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(54) Nazev vynalezu:
Zpiisob piipravy derivatu methylamidu alfa-
methoxyiminokarboxylové kyseliny a
meziprodukty pro tento zpisob

(57) Anotace:
7Zplsob pfipravy derivatu methylamidu a-
methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného vzorce I, kde
znamend X NO,, CFs, halogenu, C)_salkyl nebo C,_jalkoxy, n
celé &islo 1 az 4, pficemz skupiny symbolu X mohou byt
stejné nebo ruzné, pokud n znamend vétsf islonez la Y
uhlikovou organickou skupinu, pfi kterém se Pinnerovou
reakci nechavé reagovat acylkyanid obecného vzorce I1 s
alkoholem obecného vzorce ROH, jeho? teplota varu je vy3si
nez 75 °C, a nasledné se nechd reagovat Pinnerovou reakci
vytvofeny cster obecného vzorce IV a) s hydroxylaminem za
vzniku oximu obecného vzorce V, ktery se methyluje na
oximether obecného vzorce VI, nebo b) s O-
mcthylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce V1 a
nasledné se neché reagovat oximether obecného vzorce VI s
methylaminem, pficemz jednotlivé symboly maji shora
uvedeny vyznam a R znamena zbytek alkoholu, jehoz teplota
varu je vyS$i nez 75 °C. Dile jsou popsany meziprodukty pro
tuto reakci obecnych vzorci IV A, V A a VI A, kde R
znamend atom halogenu nebo OH, R znamena zbytek
alkoholu R-OH, jehoz teplota varu je vyssi nez 75 °C. X
znamena NO,, CF;, atom halogenu, C,_jalkyl nebo C, _jalkoxy,
n mamena cclé &islo 1 az 4, pFi¢emZ skupiny symbolu X
mohou byt stejné nebo rizné, pokud n je vétsi nes 1.

CamNont
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Zpusob pripravy derivatu methylamidu a—methoxyiminokarboxylové Kkyseliny a
meziprodukty pro tento zpiisob

5 Oblast techniky

Vynalez se tyka zpiisobu pfipravy derivatu methylamidu a—methoxyiminokarboxylové kyseliny
obecného vzorce |

Xa

(1)
C== NOCH;

O== C~—NHCH;

10 kde znamena

X nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s | az 4 atomy
uhliku nebo alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,

5 n  celé &islo 1 az 4, piicemz skupiny symbolu X mohou byt stejné nebo rizné, pokud n
znamena ¢islo vétsinez 1 a

Y uhlikovou organickou skupinu,

20 pfi kterém se Pinnerovou reakci necha reagovat acylkyanid obecného vzorce Il
Xa
Y (1I)
cl:..--'.: 0
CN

s alkoholem a nasledné se necha po své izolaci zreakéni smési reagovat Pinnerovou reakci
vytvoieny ester obecného vzorce [V

Xn
Y
c=0 (IV)
O== C~—0OR
25 a)s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce V
Xn
Y
v,
C== NOHE

0==(C—0R

-1 -
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ktery se methyluje na oximether obecného vzorce VI

Xn

VI
== NOCH; v,

=C—O0R

b) s O—methylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce VI a

nasledné se neché reagovat oximether obecného vzorce VI s methylaminem, pficemz jednotlivé
symboly maji shora uvedeny vyznam. Vynalez se také tyka meziproduktl pro tento zpisob.

Dosavadni stav techniky

Z literatury jsou znamy ruzné zpisoby pfipravy methylamidi o—methoxyiminokarboxylové
kyseliny. Tyto zpusoby jsou vak nepohodiné bud’ pro nutny velky podet kroki a/nebo pro
neuspokojivé vytézky, nebo vyzaduji pouziti drahych nebo ve velkém méfitku t&€zko manipulo-
vatelnych surovin (evropsky patentovy spis EP-A 398692, EP-A 463488, EP-A 477631, EP-A
579124, EP-A 582 925, EP-A 585751, EP-A 617011, EP-A 617014, svétovy patentovy spis
WO-A 92/13,830, WO-A 93/07,116, WO-A 93/08,180, WO-A 94/08,948 WO-A 94/11,334,
WO-A 91/14, 322, WO-A 94/14,761, WO-A 94/19,331, WO-A 94/22,812, japonsky patentovy
spis 04/182,461, JP-A 05/201946, JP-A 05/255,012, némecka zvefejnéna piihlaska vynalezu
44 104243 a 44 21 182.1).

Kromé toho je z literatury znama Pinnerova reakce kyaneketon obecného vzorce Il s methano-
lem a nasledna reakce na odpovidajici methylestery o~methoxyiminokarboxylové kyseliny obec-
ného vzorce II (evropsky patentovy spis EP-A 493711). Nedostatkem tohoto zplisobu je kromé
zadanych ketoaster se vytvari také v nezanedbatelném mnoZstvi ester kyseliny benzoové,
ketalester a amidy.

Jako dal$i nedostatky znamého zpusobu se uvadi: Pokud se vyrabé&ji obzvlasté vyhodné
slouceniny obecného vzorce IIA’ (Y znamena chlormethylovou skupinu)

Xn

CICHy )
(IIA’
C==0 ’

CN

napfiklad zpisobem podle némeckého patentového spisu DE-A 42 23382 a DE-A 43 11722 a
naslednou reakci s methanolem za ziskani ketoesterti obecného vzorce X

Xn
C1CH;

c=0 (X3,

3

O0==C—OCH;
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je ptiprava &istych ketoesteri obecného vzorce X spojena s velkymi obtizemi. Je to proto, Ze
fyzikalni vlastnosti ketoesterii obecného vzorce X a vedlejich produkti, zavleCenych z obou
predchazejicich reakei (podle némeckého patentového spisu DE-A 42 23 382 a DE-A 43 11 772)
(obzvlasts substituovaného ftalidu a substituovaného 2—chlormethylbenzoylchlorid) jsou velmi
podobné, takZe ¢isténi, naptiklad destilaci, pokud je viibec moZné, je velmi obtizn¢ a nakladné.

Proto vede pouziti ketoesterli, ziskanych zpisobem znamym ze stavu techniky, k necistym
hotovym produktim které se Cisti velmi obtizné.

Dokument DE—A 042 273 je posuzovan jako nejblizsi stav techniky. Jak podle tohoto spisu, tak
také podle predlozené ptihlasky, se slouceniny obecného vzorce I vyrabéji pomoci zpisobu, ktery
zahrnuje Pinnerovu reakci. V uvedeném spise se oviem pouzivd methyl-o—ketoester, zatimco
podle piedlozené prihlasky se pouzivaji vy3si esterové homology. Toto ulehCeni €isténi a—keto-
esterovych meziprodukti a snizuje tvorbu ruSivych ketald v pribéhu Pinnerovy reakce a
v diisledku toho také ve zptisobu vyroby sloucenin vzorce I.

Ukolem vynalezu je proto vyvinout jednoduchy zpisob vhodny pro provozni G¢ely vyroby ve
velkém méfitku methylamidu o—methoxyiminokarboxylové kyseliny, ktery je provozovatelny
zvlasté bez drahych a problematickych surovin a umoziiuje vyrobu ¢istych meziprodukti a
konegnych produkti.

Podstata vynalezu

Predmétem piedlozeného vynalezu je zplisob pfipravy derivatu methylamidu a~methoxyimino-
karboxylové kyseliny obecného vzorce |

Xa

(1),
C== NOCHa;

Q=== C—NHCHj;

kde znamena

X nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,

n celé &islo 1 az 4, pficemz skupiny symbolu X mohou byt stejné nebo rizné, pokud n
znamena Cislo vétS§inez | a

Y  uhlikovou organickou skupinu,
pii kterém se Pinnerovou reakci nechd reagovat acylkyanid obecného vzorce 11

Xn
(II)

s alkoholem a nasledn& se necha po své izolaci zreakéni smési reagovat Pinnerovou reakei
vytvofeny ester obecného vzorce IV
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(IV)

0==C—0R
a) s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce V
Xn

v,
C== NOH

0==C—O0R
ktery se methyluje na oximether obecného vzorce V1
Xn

(VI),

nebo
b) s O—-methylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce VI a

nasledné se necha reagovat oximether obecného vzorce Vi s methylaminem za vzniku slou¢eniny
obecného vzorce |,

pii¢emZ jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam,

pfi¢emz se Pinnerova reakce provadi s alkoholem obecného vzorce 11
R-OH (1m,

kde znamend R zbytek alkoholu, jehoz teplota varu je vyssinez 75 °C.

Zpisob podle vynalezu je tedy zaloZen na tom Ze se pfi pouziti vysokovroucich alkohold pfi
Pinnerové reakci vytvaii a—ketoestery, které jsou rovnéz obtizngji t€kavé. Tim se zvysuje rozdil
teplot varu mezi zadanym produktem a ne?adoucimi vedlejsimi produkty a tim je umozn&no
destilaéni déleni. Pfi pouziti vysokovroucich alkoholii kromé toho dochazi k potlaceni vzniku
vedlejSich produktii, takze se Zadany produkt ziska selektivngji a ve vy$§im vyt&zku.

Pii zplisobu podle vynalezu se obecné postupuje tak, Ze se smés alkoholu, kyseliny a popiipadé
inertniho rozpoustédla nechava reagovat s acylkyanidem obecného vzorce II pii teploté —10 az
150 °C, s vyhodou pfi teploté 20 az 130 °C a predevsim pFi teploté 50 az 110 °C.

Pro zpiisob podle vynélezu se hodi v podstaté viechny alkoholy, jejichz teplota varu za tlaku
okoli je vyssi nez 75 °C, s vyhodou nad 90 °C na pfedev§im nad 120 °C. Jakozto piiklady tako-
vych alkohold se uvadéji ethanol, N—propanol, izopropanol, N-butanol, sek-butanol, izo-buta-
nol, terc-butanol, n—pentanol a jeho izomery, n-hexanol a Jeho izomery, heptanol, oktanol,
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nonanol a dekanol a jejich ptipadné izomery, halogenalkoholy, jako jsou napiiklad 2—chlor-
ethanol, 3—chlorpropanol, 4—chlorbutanol, S—chlorpentanol, 6-—chlorhexanol, 7—chlorheptanol,
8—chloroktanol, 9—hlornonanol a jejich pripadné izomery, jakoZ také oxyalkaholy, napfiklad
2-methoxyethanol, 2—ethoxyethanol, 3—nethoxypropanol, 3—ethoxypropanol, 4-methoxybutanol,
4—ethoxybutanol, 5S-methoxypentanol, 5—ethoxypentanol, 6-methoxyhexanol, 6—-ethoxyhexanol,
7—methoxyheptanol, 7—ethoxyheptanol, 8-methoxyoktanol, 8-ethoxyoktanol, 9-methoxynona-
nol, 9—ethoxynonanol a jejich pfipadné izomery.

Jakozto obzvla§té vyhodné alkoholy se uvadéji ethanol, 1-propanol, 2-propanol, 1-butanol,
2-butanol, 2—-methyl-1—propanol, I—pentanol, 2—pentanol, 3—pentanol, 3-methyl-I-butanol,
2,2-dimethyl—1—propanol, 1-methyl-2-butanol, 2-methyl-1-butanol, 3-methyl-2-butanol,
1-hexanol, 2—-methoxyethanol, 2—ethoxyethanol, 3-oktanol, 1-heptanol, 1-oktanol a 2—chlor-
ethanol. Pfedev$im je viak pro provadéni zpiisobu podle vynalezu vhodny n—pentanol.

Mnozstvi pouzivaného alkoholu nemé pro provadéni zplsobu podle vynalezu rozhodujici
vyznam. Obecné se pouziva alkoholu obecného vzorce Il 1 az 10 mol, s vyhodou 1 az 5 mol a
predeviim 1 az 3 mol na 1 mol pouzitého acylkyanidu obecného vzorce II. Alkohol miize zéaro-
veit slouzit jako rozpoustédlo. V takovém pripadé se pouziva nadbytku alkoholu alespoii 20 mol,
s vyhodou alespoii 10 mol a predevsim alespoii 5 mol na mol pouzitého acylkyanidu obecného
vzorce 1l

Jakozto kyseliny se mize pouzit viech podle literatury uvadénych anorganickych a organickych
kyselin pro Pinnerovu reakci. S vyhodou se pouziva minerdlnich kyselin (naptiklad kyseliny
sirové a fosforetné, zvlasté viak halogenovodikovych kyselin, jako kyseliny chlorovodikové a
bromovodikoveé).

Jakozto inertni rozpouitédla jsou vhodné aproticka polarni nebo nepoldrni organicka roz-
poustédla, napiiklad uhlovodiky (jako pentan, hexan, cyklohexan, perolether), aromaticka roz-
poustédla (jako benzen, toluen, o—, m— a p—xylen, chlorbenzen, nitrobenzen a anisol), chlorované
uhlovodiky (jako dichlormethan, trichlormethan, tetrachlormethan a 2,2'—dichlorethan) a ethery
(jako diethylether, diizopropylether, terc-butylmethylether, tetrahydrofuran, tetrahydropyran,
dioxan a anisol) nebo smési takovych rozpoustédel.

Pinnerova reakce se s vyhodou provadi v ptitomnosti vody, pfidemZ se obvykle pouziva 0,5 az
1,5 mol vody na mol pouzitého acylkyanidu obecného vzorce II.

Mnozstvi pouzivaného inertniho rozpoustédla nema pro provadéni zpisobu podle vynalezu
rozhodujici vyznam. Obecné se pouziva hmotnostné 2 az 40 % rozpoustédla na mol pouZitého
acylkyanidu obecného vzorce II.

Pinnerova reakce se zpravidla provadi za tlaku okoli nebo za vlastniho tlaku vyvinutého v reak&ni
smési. Je mozno provadét reakci také za nizsiho nebo za vy3siho tlaku, neZ je tlak okoli, obecné
to viak neni spojeno se Zadnou vyhodou.

Reakéni smé se zpracovava o sob& zndmym zplsobem, napfiklad smiSenim s vodou, oddélenim
fazi a poptipadé chromatografickym &isténim surovych produkti. Meziprodukty a konecné pro-
dukty se ziskaji v podob& bezbarvych nebo slavé hnédavych zbarvenych viskoznich oleji, ktere
za snizeného tlaku a pii mirn& zvySené teploté se zbavuji t€kavych produkti nebo se Cisti
(poptipadé predbéznou destilaci). Pokud jsou meziprodukty a koneené produkty v pevné formé,
mohou se ¢istit krystalizaci nebo digerovanim.

Pro reakci potiebné acylkyanidy obecného vzorce I se mohou pfipravit naptiklad podle patento-
vych spisi DE-A 42 23 382, EP-A 493711, EP-A 564984 a DE-A 43 11 722 z odpovidajicich
ftalidd.
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Pti zpsobu podle vynalezu nebylo vytvafeni ketalester obecného vzorce IV

~ OR (IvV* ")

dosud pozorovano.

Pokud by se vsak ketalestery obecného vzorce IV" pece jen jako vedlejsi produkty vyskytly,
neptisobily by tyto vedlej§i produkty pro dalsi pouziti ketoesteru obecného vzorce IV pro
pripravu sloucenin obecného vzorce I rudivé, protoZe za reakénich podminek a za nasledného
zpracovani by se Stépily a zreagovaly by. Pfipadné by se mohly esterdialkylketaly ketokar-
boxylové kyseliny obecného vzorce V" za kyselych podminek, naptiklad pfi zavadéni chloro-
vodiku, v ptitomnosti inertniho rozpoustédla pfevadét na ketoestery obecného vzorce IV.

Kromé toho se pii Pinnerové reakci mohou vytvafet odpovidajici amidy H—ketokarboxylové
kyseliny obecného vzorce IV‘. Pokud jsou tyto amidy H—ketokarboxylové kyseliny obecného
vzorce IV’ Zadouci, podrobuje se icelné smés surovych produkti znova Pinnerové reakci, a to
poptipadé nékolikrat, ¢imZ se pfevedou aminy H—ketokarboxylové kyseliny obecného vzorce IV’
na ketoestery obecného vzorce 1V. Vedlejsi produkty obecného vzorce VI’ se pti zplisobu podle
vynalezu vytvareji v podstaté mensim mnoZstvi, neZ pii zpisobech, znimych ze stavu techniky.

Alkoholyza amidii nH—ketokarboxylové kyseliny obecného vzorce VI' se také mize provadét
v oddéleném kroku, napiiklad zpracovanim kyselinou a alkoholem obecného vzorce R—OH, kde
R ma shora uvedeny vyznam, popiipadé v pfitomnosti Fedidla, napfiklad uhlovodiku, jako je
toluen, chlorovaného uhlovodiku, jako je dichlormethan, trichlormethan nebo tetrachlormethan
nebo etheru, jako je diethylether, diethylenglykol, tetrahydrofuran nebo dioxan. JakoZzto kyseliny
prichazeji v vahu kyseliny mineralni, jako je kyselina chlorovodikova, sirova nebo fosfore¢na
nebo kyseliny organické, jako je kyselina octova nebo trifluoroctova, nebo kyseliny sulfonové,
Jjako je kyselina p—toluensulfonova. Vyhodnou je kyselina sirova, zvlasté v podobé koncentrova-
ného vodného roztoku a kyselina chlorovodikova, ktera se obzvlasté vyhodné zavadi v plynné
forme.

K vytvafeni oximetheru obecného vzorce VI mize dochazet z ketoesteri obecného vzorce VI
nebo z amidu H-ketokarboxylové kyseliny obecného vzorce VI' reakci s O-methylhydroxyl-
aminem nebo s jeho adi¢nim produktem s kyselinou. Kromé toho se jako vychozi latky mohou
pouZivat také smési téchto sloucenin, pficemz se také Pinnerovou reakci ziskana smés surovych
produkti mize nechavat reagovat bez dal$iho &isténi.

O-Methylhydroxylamin se pouziva bud’ ve formé adi¢ni soli s kyselinou nebo ve formé volné
zasady, pfiemZ se miZe neprotonovana sloucenina uvolfiovat ze soli pfidanim silné zasady.
Jakozto soli O-methylhydroxylaminu pfichazeji v Givahu soli s jednosytnymi az trojsytnymi
kyselinami, jako zvlast¢ s kyselinou chlorovodikovou a s kyselinou sirovou. Pouziti adi¢nich soli
s kyselinami je vyhodné.

Obecné se reakce provadi v pfitomnosti rozpoustédla nebo Fedidla. Jakozto vhodna rozpoustédla
se predevsim uvadéji aromatické uhlovodiky jako benzen, toluen, o—, m— a p—xylen, chlorované
uhlovodiky, jako methylenchlorid, alkoholy, jako methanol, ethanol, n—propanol, n—pentanol,
n—butanol, 3-methyl-1-butanol, n—hexanol a ethery, jako dioxan, tetrahydrofuran a diethylether.
Obzvlasté vyhodnymi jsou methanol, ethanol nebo a n—pentanol.
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Hmotnostni poméry edukti nemaji rozhodujici vyznam. Ugelné se pouZivaji stechiometrickd
mnozstvi vychozich latek, pokud se nedoporutuje nadbytek jedné nebo jiné slozky, naptiklad
molarné 10 %.

Zpravidla je reakéni teplota 0 az 100 °C, s vyhodou 20 az 80 °C.

Pokud se kromé jinych pouZiva amidii obecného vzorce IV’ jakoz eduktii, méla by se reakce
provadét v piitomnosti alkoholu obecného vzorce R—OH, kde R ma shora uvedeny vyznam.

Varianta zpisobu podle vynalezu spoiva v tom, e z Pinnerovy reakce ziskand surova smés se
bez izolace meziproduktu z reakéni smési nechava reagovat s O-methylhydroxylaminem nebo
s jeho adiéni soli s kyselinou.

Je také mozné nechavat reagovat ketoestery obecného vzorce IV nebo amidy H-ketokarboxylové
kyseliny obecného vzorce [V’ nebo smés sloucenin obecného vzorce IV a IV’ s hydroxylaminem
nebo s jeho adiénimi produkty s kyselinou za ziskani oximu obecného vzorce V a ten pak necha-
vat reagovat popiipadé v pfitomnosti zasady a vhodného rozpoustédla s methylaénim Cinidlem.

Xn
Y
c=0 |
O0==C~—0R Xn Xn
(IV) Y Y
HoNCH methylace
+ e == NOH ———W C== NOCH3;
O0==C-—O0R 0= C—0OR
Xn
Y (V) (V1)
i:::: 0 p—
Q= C~— NH3
(IV’)

Hydroxylaminu se pouziva bud’ ve formé adi¢ni soli s kyselinou, nebo ve forme volné zasady,
piitemz se neprotonizované sloudeniny mohou ze svych soli uvolnit pfidanim silné zasady.
Jakozto soli hydroxylaminii pfichazeji v uvahu soli s jednosytnymi aZ trojsytnymi kyselinami,
jako zvlasté s kyselinou chlorovodikovou a s kyselinou sirovou. Pouzitf adi¢nich soli s kyselina-
mi je vyhodné.

Napiiklad se vytvateni oximu provadi v pitomnosti rozpoustédla nebo fedidla. JakoZto vhodna
rozpoustédla se predeviim uvadéji aromatické uhlovodiky, jako benzen, toluen, o—, m-, p—xylen,
chlorované uhlovodiky, jako methylenchlorid, alkoholy, jako methanol, ethanol, n—propanol,
n—pentanol, n—butanol, 3—methyl-1-butanol a n—hexanol. Obzvlast¢ vyhodnymi jsou methanol,
ethanol nebo a n—pentanol.

Hmotnostni poméry vychozich latek nemaji rozhodujici vyznam. Ukelng& se pouzivaji stechio-

metricka mnozstvi vychozich latek, pokud se nedoporucuje nadbytek jedné nebo jiné slozky,
naptiklad molarné 10 %.
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Zpravidla je reakéni teplota 0 az 100 °C, s vyhodou 20 az 80 °C. Pokud se amida obecného
vzorce VI' pouziva jako eduktii, musi se reakce provadét v p¥itomnosti alkoholu obecného vzorce
R-OH, kde R ma shora uvedeny vyznam. Varianta zplsobu podle vynalezu spoéiva v tom Ze.
z Pinnerovy reakce ziskana surova smés se bez izolace meziproduktu z reakéni smési nechava
reagovat s hydroxylaminem nebo s jeho adiéni soli s kyselinou.

Methylace se provadi napfiklad tak, Ze se oxim obecného vzorce V v ptitomnosti fedidla prevadi
zasadou na odpovidajici sil a sil se nechava reagovat s methylaénim ¢inidlem. P¥itom se oxim
miZe pred reakci s methylatnim Cinidlem izolovat nebo se také mize nechavat dale pfimo
reagovat.

Jakozto vhodné zasady se uvadgji hydroxid draselny, hydroxid sodny, uhli¢itan draselny, uhli¢i-
tan sodny, methyldt sodny, ethylat sodny, natrium-n—pentylat a terc—butylat draselny.

Jakozto methyla¢ni ¢inidlo jsou vhodné methylhalogenidy, zvlaité methylchlorid aviak také
dimethylsulfat.

Jakozto organicka fedidla jsou jak pro pfipravu oximu tak pro methylaci pouZitelna rozpoustédla,
Jako naptiklad aceton, n—propanol, n—pentanol; sulfoxidy jako dimethylsulfoxid, diethyisulfoxid,
dimethylsulfon, diethylsulfon, methylethylsulfon, tetramethylensulfon; nitrily jako acetonitril,
benzonitril, butyronitril, izobutyronitril, m—chlorbenzonitril; N,N-disubstituované karbonamidy
Jako dimethylformamid, tetramethylmoGovina, N,N-dimethylbenzamid, N,N—dimeethylacetamid,
N,N-di-methylfenylacetamid, amid N,N-dimethylcyklohexankarboxylové kyseliny, amid N,N—
dimethylpropionové kyseliny a homologni piperidin karboxylové kyseliny, morfolin karboxylové
kyseliny, morfolidid karboxylové kyseliny, pyrrolidid karboxylové kyseliny; odpovidajici N,N—
diethylsloucenina, N,N—dipropylsloucenina, N,N-diizopropylslouéenina, N,N—diizobutylslouge-
nina, N,N-dibenzylslou¢enina, N,N-difenylslou¢enina, N-methyl-N-fenylslouenina, N—cyklo-
hexyl-N-methylslou¢enina, N-ethyl-N-terc-butylslou¢enina, N-methylformanilid, N-ethyl-
pyrrolidon, N~butylpyrrolidon, N—ethylpiperidon—(6), N—methylpyrrolidon, triamid hexamethy}-
fosforecné kyseliny; a smési uvedenych fedidel. Vyhodnymi fedidly jsou dimethylacetamid,
N-methylpyrrolidon, dimethylformamid, dimethylsulfoxid a tetrameethylensulfon. Obzvla§ts
vyhodnymi jsou N—-methylpyrrolidon a dimethylformamid.

Pievedeni oximu obecného vzorce V na jeho anionty a nasledna methylace se provadéji obecné
pfi teplot€ —20 az 100 °C, s vyhodou pfi teplot& 0 az 80 °C a predevsim pii teploté 20 az 80 °C.

Oxim obecného vzorce V, zasada a alkylaéni prostiedek se pouzivaji ve stechiometrickém mnoz-
stvi, nebo se pouZiva nadbytek zasady a alkyla¢niho ¢inidla, s vyhodou 1,05 az 1,5 mol alkylag-
niho ¢inidla a 1 az 1,5 mol zasady na mol oximu obecného vzorce V.

Obména zpisobu je zaloZena na tom, Ze se siil oximu nechava reagovat bez oddéleni fedidla.

Oximether obecného vzorce VI se z pravidla ziska v podobé izomemi smési, pficemz k oximové
vazbé (C=NOCHs;) dochazi ¢astetné v E konfiguraci a &asteéné v Z-konfiguraci. Presmyknuti
oximetheru na E-konfiguraci je popfipadé moZné zpracovanim izomerni smé&si obecného vzorce
V1 organickym fedidlem v pfitomnosti katalyzatoru, s vyhodou v pfitomnosti kyseliny.

JakoZto vhodna rozpoustédla se uvadgji aceton, aromatické uhlovodiky jako benzen, toluen, o,
m— a p-xylen, chlorované uhlovodiky, jako methylenchlorid, alkoholy, jako methanol, ethanol,
n—propanol, n-butanol, n-pentanol, 3—methyl-1-butanol, n—hexanol a ethery, jako diethylether,
dioxan, tetrahydrofuran, terc—butylmethylether a diizopropylether, sulfoxidy jako dimethylsulf-
oxid, diethylsulfoxid, dimethylsulfon, diethylsulfon, methylethylsulfon, tetramethylensulfon;
nitrily jako acetonitril, benzonitril, butyronitril, izobutyronitril, m—chlorbenzonitril; N,N—disub-
stituované karbonamidy jako dimethylformamid, tetramethylmo&ovina, N,N-dimethylbenzamid,
N.N—dimethylacetamid, N,N-dimethylfenylacetamid, amid N,N—dimethylcyklohexankarboxylo-
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vé kyseliny, amid N,N-dimethylpropionové kyseliny a homologni piperidid karboxylové kyseli-
ny, morfolid karboxylové kyseliny, morfolidid karboxylové kyseliny, morfolid karboxylové
kyseliny, morfolidid karboxylové kyseliny, pyrrolidid karboxylové kyseliny; odpovidajici N,N—
diethylslou¢enina, N,N—dipropylsloucenina, N,N-diizopropylslou¢enina, N,N—diizobutylslouce-
nina, N,N—dibenzylslou¢enina, N,N—difenylsloucenina, N-methyl-N—fenylslou¢enina, N~cyklo-
hexyl-N-methylslou¢enina, N-ethyl-N-terc—butylsloucenina, N-methylformamid, N-ethyl-
pyrrolidon, N-butylpyrrolidon, N-ethylpiperidon—<(6), N-methylpyrrolidon, trianmid hexa-
methylfosforeéné kyseliny; a smési uvedenych rozpoustédel s vodou.

Obzv14sté vyhodnymi rozpoustédly jsou methanol, ethanol, n—pentanol, toluen a diethylether.

Jakozto kyseliny prichazeji v uvahy kyseliny mineralni, jako jsou kyselina chlorista, sirova,
fosforeén a halogenovodikové kyseliny jako chlorovodikova kyselina, alifatické sulfonové kyse-
liny jako trifluormethansulfonova kyselina, aromaticke sulfonové kyseliny jako p-toluensulfo-
nova kyseliny jakoz také alkankarboxylové kyseliny, jako je kyselina trifluoroctova. Obzvlaste
vyhodou je kyselina chlorovodikova v plynné forme.

Zpravidla se pouziva 0,01- az 10nasobku, zviasté 0,01- az Snasobku molarniho mnoZstvi
kyseliny, vztaZeno na mnoZstvi izomerni smési obecného vzorce VI.

Reakéni teplota pro izomeraci je obecng —20 az 100 °C, s vyhodou 0 az 80 °C.

Piesmyk oximetheru potebuje urcity ¢as v zavislosti na teploté reakéni smési a zvlaste
v ZAvislosti na mnozstvi pouzité kyseliny, pfiblizné 1 az 90 hodin, s vyhodou 2 az 10 hodin.

Surovy roztok se pred vytvafenim oximetheru obecného vzorce VI pred moznym izomeracnim
stupném miize nejdiive zahustit nebo se miize jesté dale z fedit. Vyhodou variantou zpiisobu je
viak piimé zpracovani kyselinou surového roztoku po vytvoreni oximetheru bez dal§iho zkon-
centrovani nebo fedéni.

Takto ziskany oximether obecného vzorce VI se miZe nasledné methylaminem pievadét na
odpovidajici methylamid a—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného vzorce 1.

Xn Xn
v Y
C === NCCHj3 + HoNCH3; —P C == NOCH;
0==C—OR O== C—— NHCH;

(VI) (13

Reakce se provadi o sobé znamym zpiisobem v inertnim organickém rozpoustédle pti teploté 0 az
100 °C, s vyhodou 10 az 70 °C.

Jakozto rozpoustédlo se pouziva zvlasté acetonitrilu, tetrahydrofuranu, dioxanu, methanolu,
ethanolu, n—pentanolu, N-methylpyrrolidonu, dimethylformamidu, dimethylacetamidu a
dimethylsulfoxidu.

Methylaminu se zpravidla pouziva v nadbytku, pfi¢emz se methylamin do reakéni smési zavadi
bud’ v podobé plynu nebo smichanim s vodnym nebo s alkoholickym roztokem methylaminu.

V piipadé, ze se methylamid H-methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného vzorce I pfi vyro-
bé vytvari ve form& izomerni smési se zfetelem na dvojnou vazbu C=NOCH;, je mozné

-9 -




20

25

30

CZ 297235 B6

pfevadéni na odpovidajici E-izomery zpracovanim kyselinou, jak je popsano pro piipad
oximetheru obecného vzorce VI.

Zplsob podle vynalezu se také hodi pro pfipravu methylesterii a—methoxyiminokarboxylové
kyseliny obecného vzorce I’

(I' )_,
== NOCH-:

O==C—0CHj3;

pii¢emz se oximether obecného vzorce VI o sob& zndmym zplisobem transesterifikuje (Houben—
Weyl, svazek ES, str. 702 az 707; Tetrahedron 42, str. 6719, 1986).

Transesterifikace se obecné provadi nasledujicim zpisobem:

Surovy produkt se vyjme do nadbytku methanolu a o sob& znamym zpiisobem bud’ pFisadou
mineralni kyseliny nebo pfisadou zasady (naptiklad natriummethanolatu) se provadi transesteri-
fikace.

Zpisob podle vynélezu se zvlasté hodi naptiklad pro vyrobu methylamidiéi o—methoxyimino-
karboxylové kyseliny obecného vzorce 1A

Xn
Rl—CH;

€= NoCH; (IA),

O==C— NHCH;
kde znamena

X nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo alkoxyskupinu s | az 4 atomy uhliku,

n celé Cislo 1 az 4, pfiCemz skupiny symbolu X mohou byt stejné nebo rizné, pokud n
znamena vetsi Cislo nez |,

R' atom vodiku, hydroxylovou skupinu, merkaptoskupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu, atom
halogenu, poptipadé substituovanou alkylsulfonylovou skupinu, popiipadé substituovanou
cykloalkylovou skupinu, popfipadé substituovanou aryloxyskupinu, popfipadé substituova—
nou arylsulfonylovou skupinu, poptipadé substituovanou heterocyklylovou skupinu nebo
popfipad¢ substituovanou heteryloxyskupinu, skupinu

]
RD\

= N— O— ’
Ra, N— Q00— nebo RC/C
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kyanoskupinu, nitroskupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku

celé &islo 1 az 4, pri¢emz skupiny symbolu R* mohou byt stejné nebo rizné, pokud n
znamena vétsi Cislo nez 1,

atom vodiku,

popiipad& substituovanou skupinu alkylovou, cykloalkylovou, alkenylovou, cykloalkeny-
lovou, alkinylovou, heterocyklylovou, alkylkarbonylovou, cykloalkylkarbonylovou, alkenyl-
karbonylovou, alkinylkarbonylovou, heterocyklylkarbonylovou, alkoxykarbonylovou, arylo-
vou, heterylovou, arylkarbonylovou, heterylkarbonylovou, arylsulfonylovou, heterylsulfony-
lovou nebo skupinu C(R")=NOR®,

kde znamena

R’ atom vodiku, hydroxylovou skupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, atom
halogenu,

popiipadé substituovanou skupinu alkylovou, alkoxyskupinu, alkylthioskupinu, alkyl-
aminoskupinu, dialkylaminoskupinu, skupinu alkenylovou, alkenyloxyskupinu, alke-
nylthioskupinu, alkenylaminoskupinu, skupinu alkinylovou, alkinyloxyskupinu, alkyl-
inylthioskupinu, alkinylaminoskupinu, skupinu cykloalkylovou, cykloalkoxyskupinu,
cykloalkylthioskupinu, cykloalkylaminoskupinu, skupinu cykloalkenylovou, cykloalke-
nyloxyskupinu, cykloalkylenylthioskupinu, cykloalkenylaminoskupinu, skupinu hetero-
cyklylovou, heterocyklyloxyskupinu, heterocyklylthioskupinu, heterocyklylaminosku-
pinu, skupinu arylovou, aryloxyskupinu, arylthioskupinu, arylaminoskupinu, skupinu
heteroarylovou, heteroaryloxyskupinu, heteroarylthioskupinu nebo heteroarylamino-
skupinu,

R atom vodiku,

poptipadé  substituovanou skupinu alkylovou, cykloalkylovou, alkenylovou,
alkinylovou, heterocyklylovou, arylovou nebo heteroarylovou,

ma stejny vyznam jako symbol R® nebo znamena hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, aminoskupinu, atom halogenu,

poptipadé substituovanou alkoxyskupinu, alkylthioskupinu, alkylaminoskupinu, dialkylami-
noskupinu, aryloxyskupinu, arylthioskupinu, arylaminoskupinu, hetaryloxyskupinu, hetaryl-
thioskupinu nebo hetarylaminoskupinu,

nebo R® a R® spolu satomem uhliku, na ktery jsou vazany, vytvaieji karbocyklicky nebo
heterocyklicky zbytek.

Takové sloudeniny jsou za shora uvedené literatury zndmy jakoZto a¢inné latky pro potirani
skodlivych hub.

Sloudeniny podle vynilezu obecného vzorce I se kromé toho hodi k vyrobé methylesterd
a~methoximinokarboxylové kyseliny obecného vzorce I'A
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Xq
Rl—CH,
C== NOCH, {I'a)
O:'_— C—'OCH3

kde maji jednotlivé symboly u obecného vzorce 1A uvedeny vyznam. Takové slouéeniny jsou
znamy k potirani $kodlivych hub naptiklad z evropského patentového spisu EP-A 253213, EP-A
254426, EP-A 363818, EP-A 378308, EP-A 385224, EP-A 386561, EP-A 400417, EP-A
407873, EP-A 460575, EP-A 463488, EP-A 472300, ze svétového patentového spisu WO-A
94-00 436 a z némecké zvefejnéné prihlaska vynalezu 44 21 180.5.

V souhlase s tim se jako vychozim latkam dava prednost sloutenindm obecného vzorce 1A

X

R!—CH,
(IIA).
C=0

|

CN

Pro vyrobu z literatury znamych G&innych latek Je nediilezité, zda se tyto slou¢eniny pouZivaji
Jako slouceniny obecného vzorce IIA, kde znamena R' atom vodiku, hydroxylovou skupinu,
merkaptoskupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu, popfipadé substituovanou alkylsulfonyloxyskupi-
nu, popfipadé substituovanou arylsulfonyloxyskupinu nebo atom halogenu, nebo jako slougeniny
obecného vzorce IIA, kde znamensa R' popiipad€ substituovanou alkylsulfonylovou skupinu,
popfipad¢ substituovanou cykloalkylovou skupinu, popfipadé substituovanou aryloxyskupinu,
popfipadé substituovanou arylsulfonylovou skupinu, popiipadé substituovanou heterocyklylovou
skupinu nebo popiipadé substituovanou hetaryloxyskupinu, hydroxyftalimidoskupinu obecného
vzorce
0

N— 0—

nebo oximinoskupinu obecného vzorce

Rh\

Co N~ s
e N— ¢ ;

kde jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam.

V prvni skupiné jmenované vyznamy symbolu R' se mohou prevadét ve stupnich IV a V stejné
Jako zvlasté ve stupnich VI a I podle shora uvedené literatury na substituenty druhé skupiny.

V obecnych vzorcich uvadéné definice symbolii se dale podrobnéji vysvétluji. Jednotlivé pojmy
maji vzdy uvedeny vyznam:
Atom halogenu: atom fluoru chloru, bromu a jodu.

Alkyl: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s | az 4, 6 a3
10 atomy uhliku, naptiklad alkylova skupina s 1 az 6 atomy uhliku, jako skupina methylova,
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ethylova, propylova, 1-methylethylové, butylova, 1-methylpropylova, 2—methylpropylova, 1,1-
dimethylethylova, pentylova, 1-methylbutylova, 2—methylbutylova, 3-methylbutylovd, 2,2—di-
methylpropylova, 1—ethylpropylova, hexylova, 1,1-dimethylpropylovd, 1,2-dimethylpropylova,
|-methylpentylova, 2-methylpentylova, 3-methylpentylova, 4-methylpentylova, 1,1-dimethyl-
butylova, 1,2—dimethylbutylova, 1,3—dimethylbutylova, 2,2—-dimethylbutylova, 2,3—dimethylbu-
tylova, 3,3—dimethylbutylova, 1-ethylbutylova, 2-ethylbutylova, 1,1,2—trimethylpropylova,
1,2,2—trimethylpropylov4, I1-ethyl-1-methylpropylova a 1—ethyl-2-methylpropylova.

Alkylkarbonyl: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s 1 az
10 atomy uhliku (jak shora uvedeno) véazana pfes karbonylovou skupinu (-CO-) na kostru.
Alkylsulfonyloxy: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s 1
az 10 atomy uhliku, (jak shora uvedeno) vazana pies sulfonyloxyskupinu (~SO,-O-) na kostru.

Halogenalkyl: alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 1 az 4 atomy uhliku
(jak shora uvedeno), pfi¢emZ tyto skupiny mohou mit atomy vodiku Caste¢n€ nebo Gpln&
nahrazeny atomy halogenu (jak uvedeno shora), napfiklad halogenalkylova skupina s 1 az 2
atomy uhliku, jako skupina chlormethylova, dichlormethylova, trichlormethylova, fluormethylo-
v4, di-fluormethylova, trifluormethylové, chlorfluormethylova, dichlorfluormethylova, chlordi-
fluormethylova, 1-fluorethylova, 2—fluorethylova, 2,2—difluorethylova, 2,2,2-trifluorethylova,
2—chlor—2—fluorethylova, 2—chlor-2,2-difluorethylova, 2,2-dichlor-2-fluorethylova, 2.,2,2-tri-
chlorethylova a pentafluorethylova skupina.

Alkoxy: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s | az 4 nebo s az 10 atomy
uhliku (jak shora uvedeno), vazana ptes atom kysliku (—O-) na kostru.

Alkoxykarbonyl: Alkoxyskupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s | az
10 atomy uhliku (jak shora uvedeno), vazana pies karbonylovou skupinu (-CO-) na kostru.

Halogenalkoxy: Halogenalkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetéz-
cem s | az 4 atomy uhliku (jak shora uvedeno), vazana pfes atom kysliku (~O-) na kostru.

Alkylthio: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s 1 az 10
atomy uhliku (jak shora uvedeno), vazana ptes atom siry (—-S-) na kostru.

Alkylamino: Alkylova skupina s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovodikovym fetézcem s 1 az 4
atomy uhliku (jak shora uvedeno) vazana pfes aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Dialkylamino: Dvé navzajem nezavisle alkylové skupiny s pfimym nebo s rozvétvenym uhlovo-
dikovym tetézcem s 1 az 4 atomy uhliku (jak shora uvedeno) vazana pfes atom dusiku (-N-) na
kostru.

Alkenyl: Uhlovodikové skupina s pifimym nebo s rozvétvenym fetézcem se 2 az 10 atomy uhliku
a s dvojnou vazbou v libovolné poloze, napiiklad alkenylova skupina se 2 az 6 atomy uhliku,
jako skupina ethenylova, 1-propenylova, 2-propenylova, I-methylethenylova, 1-butenylova,
2-butenylova, 3-butenylova, 1-methyl-I1-propenylova, 2—methyl-I—propenylova, 1-methyl-2—
propenylova, 2-methyl-2-propenylova, 1-pentenylova, 2—pentenylové, 3—pentenylova, 4—pente-
nylova, I-methyl-1-butenylova, 2-methyl-1-butenylova, 3—methyl-1-butenylova, 1-methyl-2—
butenylova, 2-methyl-2-butenylova, 3-methyl-2-butenylova, 1-methyl-3-butenylova, 2-
methyl-3-butenylova, 3-methyl-3-butenylova, 1,1-dimethyl-2—propenylova, 1,2-dimethyl-1—
propenylova, 1,2-dimethyl-2—propenylova, 1-ethyl-1-propenylova, 1-ethyl-2—propenylova,
l-hexenylova, 2-hexenylova, 3-hexenylova, 4-hexenylova, S5-hexenylova, I-methyl-1-
pentenylova, 2-methyl-1-pentenylova, 3-methyl-1-pentenylova, 4-methyl-1-pentylova, 1-
methyl-2-pentenylova, 2-methyl-2-pentenylova, 3-methyl-2—pentenylovd, 4-methyl-2—
pentenylova, 1-methyl-3—pentenylova, 2-methyl-3—pentenylova, 3—methyl-3-pentenylova, 4—
methyl-3—pentenylova, 1-methyl-4—pentenylova, 2—methyl-4—pentenylova, 3—methyl-4—pente-
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nylova, 4-methyl-4—pentenylova, 1,1,~dimethyl-2-butenylova, 1,1-dimethyl-3—butenylova,
1,2—-dimethyl-1-butenylova, 1,2-dimethyl-2-butenylova, 1,2—dimethyl-3-butenylova, 1,3—di-
methyl-1-butenylova, 1,3-dimethyl-2-butenylova, 1,3~dimethyl-3-butenylova, 2,2-dimethyl—
3-butenylova, 2,3-dimethyl-1-butenylova, 2,3—dimethyl-2-butenylova, 2,3-dimethyl-3-bute-
nylova,  3,3-dimethyl-1-butenylova, 3,3—dimethyl-2-butenylova, I-ethyl-1-butenylova,
I—ethyl-2-butenylova, 1-ethyl-3-butenylova, 2—ethyl-1-butenylovd, 2-ethyl-2-butenylova,
2—ethyl-3-butenylova,  1,1,2—trimethyl-2—propenylova, 1-ethyl-1-methyl-2-propenylova,
I—ethyl-2-methyl-1—-propenylova a I-ethyl-2-methyl-2—propenylové skupina.

Alkenyloxy: Uhlovodikova skupina nenasycena s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2 nebo
se 3 aZ 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se dvojnou vazbou v libovolném misté (jak shora uvedeno),
vazand pfes atom kysliku (~O-) na kostru.

Alkenylthio: Uhlovodikova skupina nenasycena s pifimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2 nebo
se 3 az 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se dvojnou vazbou v libovolném misté (jak shora uvedeno),
vazana pres atom siry (-S—) na kostru.

Akenylamino: Uhlovodikova skupina nenasycena s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2
nebo se 3 az 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se dvojnou vazbou v libovolném misté (jak shora
uvedeno), vazana pres aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Alkenylkarbonyl: Uhlovodikova skupina nenasycena s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2
nebo se 3 az 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se dvojnou vazbou v libovolném misté (jak shora
uvedeno), vdzana pies karbonylovou skupinu (<CO-) na kostru.

Akinyl: Uhlovodikova skupina s pfimym nebo s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem se 2 az 10
atomy uhliku a s trojnou vazbou v libovolné poloze, napiiklad alkinylové skupiny se 2 az 6
atomy uhliku, jako skupina ethinylova, 1-propinylova, 2—propinylova, 1-butinylova, 2-butinylo-
va, 3-butinylovd, I-methyl-2-propenylova, l—pentinylova, 2-pentinylova, 3-pentinylova,
4-pentinylovd, 1-methyl-2-butinylova, 1-methyl-3-butinylova, 2-methyl-3-butinylova,
3-methyl-1-butinylova, 1,1-dimethyl-2—propinylova, |—ethyl-2—propinylova, 1-hexinylova, 2—
hexinylova, 3-hexinylova, 4-hexinylova, 5-hexinylova, |-methyl-2-pentinylova, 1-methyl-3—
pentinylovd, 1-methyl-4—pentinylova, 2-methyl-3-pentinylova, 2-methyl-4—pentinylova, 3—
methyl-1-pentinylova 3-methyl-4—pentinylova, 4-methyl-1-pentinylova, 4-methyl-2—pentiny-
lova, 1,1-dimethyl-2-butinylova, 1,1-dimethyl-3—butinylova, 1,2—dimethyl-3-butinylova, 2,2—
dimethyl-3-butinylova, 3,3—dimethyl-1-butinylova, 1-ethyl-2-butinylova, 1-ethyl-3-butinylo-
vé, 2—ethyl-3-butinylova a 1—ethyl-1-methyl-2—propinylova skupina.

Alkinyloxy: Uhlovodikové skupina nenasycena s ptimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2 nebo
se 3 aZ 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se trojnou vazbou v libovolném misté (jak shora uvedeno),
vazana pres atom kysliku (~O-) na kostru.

Alkinylthio: Uhlovodikova skupina nenasycena s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2 nebo
se 3 aZ 6 nebo s az 10 atomy uhliku a se trojnou vazbou v libovolném misté (Jak shora uvedeno),
vazand pies atom siry (-S—) na kostru.

Alkinylamino: Uhlovodikova skupina nenasycena s piimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2
nebo se 3 aZ 6 nebo saz 10 atomy uhliku a se trojnou vazbou v libovolném misté (jak shora
uvedeno), vazana pres aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Alkenylkarbonyl: Uhlovodikova skupina nenasycena s ptimym nebo s rozvétvenym fetézcem s 2

nebo se 3 az 6 nebo saz 10 atomy uhliku a se trojnou vazbou v libovolném misté (jak shora
uvedeno), vazana pres karbonylovou skupinu (<CO-) na kostru.
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Cykloalkyl: Monocyklicka alkylova skupina se 3 az 12 uhlovodikovymi €leny v kruhu, napiiklad
cykloalkylova skupina se 3 az 8 atomy uhliku, jako skupina cyklopropylova, cyklobutylova,
cyklopentylova, cyklohexylova, cykloheptylova a cyklooktylova skupina.

Cykloalkoxy: Monocyklické alkylova skupina se 3 az 6, 8 nebo az 12 uhlikovymi Cleny v kroku
(jak shora uvedeno), vazana pfes atom kysliku (~O-) na kostru.

Cykloalkylthio: Monocyklicka alkylova skupina se 3 az 6, 8, nebo az 12 uhlikovym &leny
v kruhu (jak shora uvedeno), vazana pies atom siry (-S-) na kostru.

Cykloalkylamino: Monocyklicka alkylova skupina se 3 az 6, 8 nebo az 12 uhlikovymi ¢leny
v kruhu (jak shora uvedeno), vazana pies aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Cykloalkylkarbonyl: Monocyklicka alkylova skupina se 3 aZ 6, 8 nebo az 12 uhlikovymi ¢leny
v kruhu (jak shora uvedeno), vazana pfes karbonylovou skupinu (~CO-) na kostru.

Cykloalkenyl: Monocyklicka alkylova skupina se 5 az 12 uhlikovymi ¢leny v kruhu a s jednou
nebo se dvéma dvojnymi vazbami v kruhu, napfiklad cykloalkenylova skupina se 3 az 8 atomy
uhliku, jako skupina cyklopropenylova, cyklobutenylova, cyklopentenylova, cykiohexenylova,
cykloheptenylova, cykloktenylova a cyklohexadienylova skupina.

Cykloalkenyloxy: Monocyklicka alkenylova skupina se 5 az 8, nebo az 12 uhlikovymi Cleny
v kruhu a s jednou nebo se dvéma dvojnymi vazbami (jak shora uvedeno), vazana pies atom
kysliku (-0-) na kostru.

Cykloalkenylthio: Monocyklicka alkenylova skupina se 5 az 8, nebo 12 uhlikovymi Cleny
v kruhu a s jednou nebo se dvéma dvojnymi vazbami (jak shora uvedeno), vazana pfes atom siry
(~S-) na kostru.

Cykloalkenylamino: Monocyklicka alkenylova skupina se 3 az 8, nebo az 12 uhlikovymi Cleny
vkruhu a sjednou nebo se dvéma dvojnymi vazbami (jak shora uvedeno), vazana pres
aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Heterocyklyl: Nasycena nebo ¢asteén& nenasycena cyklicka skupina, ktera ma jako &leny v kruhu
kromé& atomu uhliku je$té heteroatomy ze souboru zahmujiciho atom kysliku, siry a dusiku, jako
nasyceny 5-nebo 6&lenny heterokruh (heterocyklyl), obsahujici vedle atomi uhliku jeden az tfi
atomy dusiku a/nebo jeden atom kysliku nebo siry, nebo jeden nebo dva atomy kysliku a/nebo
siry, dva atomy kysliku a/nebo siry jako skupina 2—tetrahydrofuranylova, 3—tetrahydrofuranylo-
v4, 2-tetrahydrothienylové, 3—tetrahydrothienylova, 2—pyrrolidinylova, 3—pyrrolidinylova, 3—izo-
xazolidinylova, 4—izoxazolidinylova, 5-izoxazolidinylova, 3-izothiazolidinylova, 4—izothiazoli-
dinylova, 5-izothiazolidinylova, 3—pyrazolidinylova, 4-pyrazolidinylova, S—pyrazolidinylova, 2—
oxazolidinylova, 4-oxazolidinylova, 5—oxazolidinylova, 2-thiazolidinylova, 4—thiazolidinylova,
5—thiazolidinylova, 2-imidazolidinylova, 4-imidazolidinylova, 1,2,4—oxadiazolidinyl-3-ylova,
1,2,4—o0xadiazolidin—5-ylova, 1,2,4-thiadiazolidinyl-3~ylova, 1,2,4-thiadiazolidinyl-5-ylova,
1,2, 4-triazolidin-3-ylova, 1,3,4—oxadiazolidin—2-ylova, 2,3—dihydrofur—2-ylova, 2,3~dihydro-
fur—3—ylova, 2,4—dihydrofur-2—ylova, 2,3—dihydrofur-3-ylova, 2,3—dihydrothien—2-ylova, 2,3—
dihydrothien-3—ylova, 2,4-dihydrothien-2-ylova, 2,4-dihydrothien-3-ylova, 2,3-pyrrolin—2—
ylova, 2.3-pyrrolin-3-ylova, 2,4—pyrrolin-2-ylové4, 2,4-pyrrolin-3-ylova, 2,3—izoxazolin-3—
ylova, 3,4-izoxazolin-3-ylova, 4,5-izoxazolin-3-ylova, 2,3-izoxazolin—4-ylova, 3,4-izoxa-
zolin—4—ylova, 4,5-izoxazolin—4-ylova, 2,3-izoxazolin—5-~ylova, 3,4-izoxazolin—5-ylova, 4,5—
izoxazolin—5—-ylova, 2,3-izothiazolin—3-ylova, 3,4-izothiazolin-3—ylova, 4,5-izothiazolin-3—
ylova, 2,3-izothiazolin—4-ylova, 3,4-izothiazolin—4-ylova, 4.5~izothiazolin<4-ylova, 2,3-izo-
thiazolin-5-ylova, 3,4—izothiazolin-5—ylova, 4,5-izothiazolin-5-ylova, 2,3—dihydropyrazol-1-
ylova, 2,3—dihydropyrazol-4—ylova, 2,3—dihydropyrazol-5-ylova, 3,4-dihydropyrazol-1-ylova,
3,4—dihydropyrazol-3—ylova, 3,4—dihydropyrazol-4-ylova, 3,4—dihydropyrazol-5-ylova, 4,5—di-
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hydropyrazol-1-ylova, 4,5-dihydropyrazol-3-ylova, 4,5-dihydropyrazol-4--ylova, 4,5-dihydro-
pyrazol-5-ylova, 2,3-dihydrooxazol-2-ylova, 2,3-dihydrooxazol-5-ylova, 3,4—dihydrooxazol-
2-ylova, 3,4—dihydrooxazol-3-ylov4, 3,4-dihydrooxazol-4-ylova, 3,4—dihydrooxazol-5-ylova,
2-piperidinylova, 3-piperidinylové, 4—piperidinylova, 1,3—dioxan—5-ylova, 2—tetrahydropyrany-
lova, 4-tetrahydropyranylova, 2-tetrahydrothienylova, 3—tetrahydropyridazinylova, 4-tetra-
hydropyridazinylova, 2-tetrahydropyrimidinylova, 4—tetrahydropyrimidinylova, 5-tetrahydro-
pyrimidinylova, 2-tetrahydropyrazinylov4, 1,3,5-tetrahydrothiazin—2—ylova a 1,2,4—tetrahydro-
triazin-3-ylova, obzvlasté s vyhodou skupina 1-pyrrolidinylova, 1-pyrazolidinylova, 1-imidazo-
lidinylovd, 2-izoxazolidinylova, 3—oxazolidinylova, 2-izothiazolidinylova, 3-thiazolidinylova,
2,3—dihydropyrol-1-ylova, 2,5-dihydropyrrol—1-ylova, 2,3—dihydropyrazolyl-1-ylova, 4,5-di-
hydropyrazolyl-1-ova, 2,3—dihydroizoxazol-2-ylova, 2,3-dihydrooxazol-3—ylova, 2,3-dihydro-
izothiazol-2-ylova, 2,3—dihydrothiazol-3—ylova, 1-piperidylova, morfolin—1-ylova a pyrazin—
1-ylové skupina.

Heterocyklyloxy: nasycend nebo &aste&né nenasycena cyklicka skupina, ktera vedle atom@ uhliku
v kruhu jako €len kruhu obsahuje heteroatomy ze souboru zahrnujiciho atom kysliku, siry nebo
dusiku (jak shora uvedeno), vazana pres atom kysliku (-O-) na kostru.

Heterocyklylthio: nasycena nebo Easte&né nenasycena cyklicka skupina, ktera vedle atomi uhliku
v kruhu jako ¢len kruhu obsahuje heteroatomy ze souboru zahrnujictho atom kysliku, siry nebo
dusiku (jak shora uvedeno), vazana pfes atom siry (~S—) na kostru.

Heterocyklylamino: nasycend nebo &aste¢né nenasycena cyklicka skupina, ktera vedle atomi
uhliku v kruhu jako €len kruhu obsahuje heteroatomy ze souboru zahrnujiciho atom kysliku, siry
nebo dusiku (jak shora uvedeno), vazana pies aminoskupinu (-NH-) na kostru.

Aryl popfipadé aryloxy, arylthio, arylamino, arylkarbonyl, arylsulfony! a arylsulfonyloxy: aroma-
tickd monocyklicka nebo polycyklicka uhlovodikova skupina vazana na kostru pfimo (aryloxy)
pres atom Kysliku (~O-), nebo (arylthio) pres atom siry (-S), nebo (arylamino) pfes amino-
skupinu (-NH-), nebo (arylkarbonyl) pfes karbonylovou skupinu (—CO-), nebo (arylsulfonyl)
pfes sulfonylovou skupinu (-SO,-), nebo (arylsulfonyloxy) pfes sulfonyloxyskupinu (—SO,—0-),
jako jsou napftiklad skupina fenylova, naftylova a fenyltrenylova, popfipadé fenyloxyskupina,
naftyloxyskupina a fenantrenyloxyskupinu a odpovidajici thioskupiny, karbonylové skupiny,
sulfonylové skupiny a sulfonyloxyskupiny.

Heteryl, poptipad€ heteryloxy, heterylthio, hetarylamino, hetarylkarbonyl a hetarylsulfonyl:
aromatickd monocyklicka nebo polycyklicka uhlovodikova skupina obsahujici pfipadné jeden az
Ctyfi atomy dusiku nebo jeden az 3 atomy dusiku a jeden atom kysliku nebo jeden atom siry nebo
Jeden atom kysliku nebo jeden atom siry vazané na kostru piimo (hetaryloxy) pies atom kysliku
(=O-), nebo (hetarylthio) pies atom siry (-S), nebo (hetarylamino) pies aminoskupinu (-NH-),
nebo (hetarylkarbonyl) pfes karbonylovou skupinu (-CO-), nebo heterylsulfonyl) pres
sulfonylovou skupinu (-SO,-), nebo (arylsulfonyloxy) jako jsou napfiklad skupina

— 5¢lenna heteroarylova skupina obsahujici | az 3 atomy dusiku: 5¢lenné kruhova heteroarylova
skupina, které vedle atomi uhliku miZe obsahovat 1 az 3 atomy dusiku jako &leny kruhu,
napfiklad skupina 2—pyrolylova, 3—pyrolylova, 3—pyrazolylova, 4—pyrazolylova, S—pyrazolylova,
2-imidazolylova, 4—imidazolylov4, 1,2,4—triazol-3—ylova a 1,3,4—triazol-2—ylova skupina,

— 5¢lennd heteroarylova skupina obsahujici 1 az 3 atomy dusiku nebo 1 az 3 atomy dusiku a 1
atom siry nebo atom kysliku nebo 1 atom kysliku nebo 1 atom siry: 5&lenna kruhova
heteroarylova skupina, ktera vedle atomii uhliku miize obsahovat 1 az 4 atomy dusiku nebo 1 az
3 atomy dusiku a | atom siry nebo kysliku nebo 1 atom kysliku nebo siry jako ¢leny kruhu,
napfiklad skupina 2-furylové, 3—furylova, 2-thienylové, 3—thienylova, 2—pyrrolylova, 3—pyrroly-
lova, 3—izoxazolylova, 4-izoxazolylova, S—izoxazolylova, 3—izothiazolylov4, 4—izothiazolylova,
5—izothiazolylova, 3—pyrazolylova, 4—pyrazolylova, 5—pyrazolylova, 2—-oxazolylova, 4-oxazoly-
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lova, S—oxazolylova, 2-thiazolylova, 4-thiazolylova, S—thiazolylové, 2—imidazolylové, 4—imida-
zolylova, 1,2,4-oxadiazol-3-ylova, 1,2,4-oxadiazol-5-ylova, 1,2,4—thiadiazol-3-ylova, 1,2,4—
thiadiazol-5—ylova, 1,2,4-triazol-3-ylova, 1,3,4-oxadiazol-2-ylova, 1,3,4-thiadiazol-2—ylova,
1,3,4-triazol-2—ylova skupina,

— kondenzovana 5¢lenna heteroarylova skupina obsahujici 1 aZ 4 atomy dusiku nebo 1 az 3
atomy dusiku a/nebo atom kysliku nebo siry: 5¢lenné kruhova heteroarylova skupina, ktera vedle
atomu uhliku mize obsahovat 1 az 4 atomy dusiku nebo 1 az 3 atomy dusiku a 1 atom siry nebo
kysliku nebo 1 atom kysliku nebo siry jako &leny kruhu a ve které dva sousedni uhlikové Cleny
kruhu nebo 1 atom dusiku a 1 sousedici uhlikovy ¢len kruhu mohou byt pfemostény na aroma-
ticky nebo heteroaromaticky bicyklus nebo polycyklus, napiiklad skupina benzofuranylova,
izobenzofuranylova, benzothienylova, izobenzothienylova, indolylova, izoindolylovd, benzizoxa-
zolylové, benzoxazolylové, benzoizothiazolylova, benzothiazolylova, imidazolylova, benzimida-
zolylova, pyrrolopyridylova, pyrrolopyridazinylova, pyrrolopyrimidinylova, pyrrolopyrazinylo-
v4, pyrrolotriazinylova, furopyridylova, furopyridazinylova, furopyrimidinylova, furopyrazinylo-
va, furotriazinylova, thienopyridylova, thienopyridazinylova, thienopyrimidinylova, thienopyra-
zinylova, thienotriazinylova, imidazopyridlova, imidazopyridazinylova, imidazopyrimidinylova,
imidazopyrazinylova, imidazotriazinylova, pyrazolpyridylova, pyrazolpyridazinylova, pyrazol-
pyrimidinylova, pyrazolpyrazinylova, pyrazoltriazinylova, izoxazolpyridylova, izoxazolpyridazi-
nylové, izoxazolpyrimidinylové, izoxazolpyrazinylova, izoxazoltriazinylov4, oxazolpyridylova,
oxazolpyridazinylova, oxazolpyrimidinylova, oxazolpyrazinylové, oxazoltriazinylova, izothiazol-
pyridylova, izothiazolpyridazinylova, izothiazolpyrimidinylova, izothiazolpyrazinylova, izo-
thiazoltriazinylova, thiazolpyridylova, thiazolpyridazinylova, thiazolpyrimidinylova, thiazolpyra-
zinylové, thiazoltriazinylova, triazolpyridylov4, triazolpyridazinylovd, triazolpyridimidinylova,
triazolpyrazinylova, triazoltriazinylova,

— pres atom dusiku vazana 5¢lenna heteroarylova skupina obsahujici s 1 az 4 atomy dusiku, nebo
pies atom dusiku vazana benzkondenzovana 5¢lenna heteroarylova skupina obsahujici 1 az 3
atomy dusiku: 5¢lenna kruhové heteroarylova skupina, které vedle atomi uhliku miZze obsahovat
| az 4 atomy dusiku nebo 1 az 3 atomy dusiku jako &leny kruhu a ve které dva sousedni uhlikove
&leny kruhu nebo 1 atom dusiku a 1 sousedici uhlikovy ¢len kruhu mohou byt pfemostény
skupinou buta-1,3—dien—1,4—diylova, pfiemz jsou tyto kruhy vazény ke kostfe pfes jeden
z dusikovych &lend kruhu, napfiklad skupina 1-pyrrolylova, 1-imidazolylova, 1-pyrazolylova a
1,2,4-triazol-1-ylova,

— 6¢lenna heteroarylova skupina obsahujici 1 az 3, pfipadné 1 az 4 atomy dusiku: 6¢lennd kru-
hova heteroarylova skupina, ktera vedle atomi uhliku miZe obsahovat 1 az 4 atomy dusiku nebo
1 az 3, pripadné 1 az 4 atomy dusiku jako ¢leny kruhu napfiklad skupina 2—pyridylova, 3-
pyridylova, 4-pyridylova, 3-pyridazinylova, 4-pyridazinylova, 2—pyrimidinylova, 4—pyrimidiny-
lové, 5-pyrimidinylova, 2-pyrazinylova, 1,3,5-triazin-2-ylova, 1,2,4-triazin—3-ylova a 1,2,4,5-
tetrazin—3-ylova skupina,

— kondenzovana 6&lenna heteroarylova skupina obsahujici 1 az 4 atomy uhliku dusiku: 6¢lenna
kruhova heteroarylova skupina, ve které dva sousedni uhlikové cleny kruhu mohou byt
pfemostény na aromaticky nebo heteroaromaticky bicyklus nebo polycyklus, napfiklad skupina
chinolinova, izochinolinova, chinazolinova a chinoxalinova,

popfipadé odpovidajici oxyskupiny, thioskupiny, aminoskupiny, karbonylové nebo sulfonylove
skupiny.

Vyraz ,popfipadé substituovana® v souvislosti se skupinou ze souboru zahrnujiciho skupinu
alkylovou, alkylkarbonylovou, aikylsulfonylovou, alkoxyskupinu, skupinu alkoxykarbonylovou,
alkylthioskupinu, alkylaminoskupinu, dialkylaminoskupinu, skupinu alkenylovou, alkenyloxy-
skupinu, alkenylthioskupinu, alkenylaminoskupinu a alkenylkarbonylovou skupinu, skupinu
alkinylovou, alkinyloxyskupinu, alkinylthioskupinu, alkinylaminoskupinu a alkinylkarbonylovou
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skupinu, znamend, Ze jsou tyto skupiny &astedné nebo pIné halogenovany a/nebo maji jeden az
tfi, s vyhodu jeden substituent ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu, nitroskupinu, hydroxy-
skupinu, merkaptoskupinu, aminoskupinu, skupinu karboxylovou, aminokarbonylovou, amino-
thiokarbonylovou, atom halogenu, alkoxyskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu
s | az 6 atomy uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s | az 6 atomy uhliku v alkylovém podilu,
cykloalkylovou skupinu s 3 az 6 atomy uhliku, alkylaminoskupinu s 1 az 6 atomy uhliku (NH-
skupina, kterd ma shora uvedenou alkylovou skupinu), dialkylaminoskupinu s 1 az 6 atomy uhli-
ku (aminoskupina, kterd ma dvé navzajem nezavislé alkylové skupiny shora uvedené), skupinu
arylovou, aryloxyskupinu, skupinu hetaralovou a hetaryloxyskupinu, arylthioskupinu a hetaryl-
thioskupinu, pfi¢emz jsou tyto aromatické nebo hetaromatické skupiny jako takové popripadé
Castecné nebo pIné halogenovany a/nebo maji Jeden az tfi substituenty ze souboru zahrnujiciho
kyanoskupinu, nitroskupinu, hydroxyskupinu, aminoskupinu, skupinu karboxylovou, aminokar-
bonylovou, aminothiokarbonylovou, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, skupinu halogen-
alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1
az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylaminoskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, dialkylaminoskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v kazdém alkylovém podilu a skupinu alkoxy-
karbonylovou s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém podilu.

Vyraz ,poptipadé substituovand v souvislosti se skupinou ze souboru zahmujiciho skupinu
cykloalkylovou, cykloalkenylovou, heterocyklylovou, arylovou a hetarylovou (popiipadé odpovi-
dajici oxyskupinu, thioskupinu, karbonylovou skupinu, sulfonylovou skupinu a sulfonyloxysku-
pinu) znamena, Ze jsou tyto skupiny ¢astecné nebo pIn€ halogenovany a/nebo maji jeden az étyfi,
s vyhodou jeden nebo dva substituenty ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu, nitroskupinu,
hydroxyskupinu, merkaptoskupinu, aminoskupinu, skupinu karboxylovou, aminokarbonylovou,
aminothiokarbonylovou, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 az 6 atomy uhliku, skupinu
halogenalkylovou s 1 az 6 atomy uhliku, skupinu alkylkarbonylovou s 1 az 6 atomy uhliku
v alkylovém podilu, alkoxyskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 az 6 atomy
uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 6 atomy uhliku v alkoxypodilu, alkylthioskupinu s 1
az 6 atomy uhliku, cykloalkylovou skupinu s 3 az 6 atomy uhliku, alkylaminoskupinu s 1 az 6
atomy uhliku (NH-skupina, ktera ma shora uvedenou alkylovou skupinu), dialkylaminoskupinu
s 1 az 6 atomy uhliku (aminoskupina, ktera ma dvé navzajem nezavislé alkylové skupiny shora
uvedené), skupiny alkylsulfonylovou s 1 az 6 atomy uhliku, alkenylovou s 2 az 6 atomy uhliku,
alkenyloxyskupinu s 2 az 6 atomy uhliku, skupinu arylovou, arylalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku
v alkylovém podilu, aryloxykarbonylovou, aryloxyskupinu, skupinu hetarylovou a hetaryloxy-
skupinu, nebo skupinu I-alkoxyiminoalkylovou s 1 az 6 atomy uhliku v alkoxypodilu i v alkylo-
vém podilu, pfi¢emz jsou tyto aromatické nebo hetaromatické skupiny jako takové poptipadé
Castecné nebo plné€ halogenovany a/nebo maji jeden az i substituenty ze souboru zahrnujiciho
kyanoskupinu, nitroskupinu, hydroxyskupinu, aminoskupinu, skupinu karboxylovou, aminokar-
bonylovou, aminothiokarbonylovou, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, skupinu halogen-
alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkylkarbonylovou s | az 4 atomy uhliku v alkylovém podilu,
alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, skupinu
alkoxykarbonylovou s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém podilu, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, alkylaminoskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, dialkylaminoskupinu s 1 az 4 atomy uhliku
v kazdém alkylovém podilu.

Vyraz ,Caste¢né nebo plné halogenovany“ znamena, e ve skupinach, které maji na atomu uhliku
vazané atomy vodiku, jsou tyto atomy vodiku &aste&né nebo plné nahrazeny stejnymi nebo

riznymi atomy halogenu shora charakterizovanymi, zvI4ité atomem fluoru, chloru a/nebo bromu.

Obzvlastni vyznam maji meziprodukty obecného vzorce IVA, IV'A, VA a VIA, ve kterych
znamena R' atom vodiku.

Obzvlastni vyznam maji také meziprodukty obecného vzorce IVA, VI'A, VA a VIA, ve kterych
znamena R' hydroxylovou skupinu.

- 18 -
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Obzvlaétni vyznam maji rovnéz meziprodukty obecného vzorce IVA, IV'A, VA a VIA, ve
kterych znamena R' atom halogenu (chloru nebo bromu). Tyto slou¢eniny umoziuji snadnou
vyrobu v literatufe popsanych G¢innych latek.

Zastupci obzv1asté vyhodnych meziprodukti jsou shrnuty v nasledujicich tabulkach:

Tabulka I
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
~CH,CH,CH, a R jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka II
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
—CH,);CH; a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slou€eninu.

Tabulka 111
Siouteniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
—CH,CH(CH;3), a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka IV
Slouteniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
~CH(CH;)CH,CH; a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slou¢eninu.

Tabulka V
Sloudeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
—~CHy),CHjz a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka VI
Sloudeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
—CH,CH,CH(CH3), a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka VII
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
~CH,C(CHs); a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouéeninu.

Tabulka VIII
Slou¢eniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
—C(CH3),CH,CH; a R’ jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slou¢eninu.

Tabulka IX
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu pent—2-
ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka X
Slouéeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu pent-3—
ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka XI
Slou¢eniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku, R skupinu
2—-methylbut—1-ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.
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Tabulka XII
Slou¢eniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
3—methylbut—2-ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka XIII
Slouceniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamend X, atom vodiku,
—~(CH,)sCHs a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slougeninu.

Tabulka XIV
Sloudeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
2—ethylhex—1-ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro sloueninu.

Tabulka XV
Slouceniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
—~(CH,)¢CH; a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slou€eninu.

Tabulka XVI
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
—(CH,),CH; a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A po slougeninu.

Tabulka XVII
Sloudeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,

2-methoxyeth—I—ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slougeninu.

Tabulka XVIII
Sloudeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
2—ethoxyeth—1-ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka XIX
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
2—chloreth-1-ylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro sloueninu.

Tabulka XX
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
ethylovou a R jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slouceninu.

Tabulka XXI
Slougeniny obecného vzorce IVA, VA a VIA, kde znamena X, atom vodiku,
1-methylethylovou a R' jednu ze skupin uvedenych v tabulce A pro slougeninu.

Tabulka XXII

R

R

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

skupinu

Slou¢eniny obecného vzorce VI'A, kde znamena X, atom vodiku a R' jednu ze skupin uvedenych

v tabulce A pro slouceninu.
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CH3S0,0

CgHsS020

4-CH3-C¢H4S020

(CH;3)2C=NO

CH30~C (CH3) =NO

H3CCH;0~-C (CH3} =NO

0
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Tabulka A (pokra&ovin{)

2-F

3-F

4-F

2 v 3-F2

2,4-F;

2 ¢ S"Fz

2,6-F;

3 . 4‘?2

3,5-F,

2-Cl
3-Cl
4-Cl

2,3-Cl,

2,4-Cl,
2 t S—'Clz
2,6~-Cl:

3,4-Cl>

3,5-Cl3
2' 3,4-C13
2.3,5-Cls

2,4,4-Cl;

3,4.5-Cly

2-Br

J-Br

4-Br

2,3-Br;
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2-F,

2-F, 5-Cl

3"?1 4"‘Cl

B’Fl S"Cl
3"F( G‘Cl

4-F, 5-Cl

3-Cl, 4-Br

3—C11 S"Br

4-Cl' 5-81’.'

2-NO;

3-NO>

4-NOz

2-CH3

3-CHy

4-CH;

2,3~-(CHy) 2

2,4-(CH3) 2
2,5-(CHi)>

3,4-(CH;) 3

3,5-(CHy) 2

2-CyHs

3~-C3Hg

4~CyHg

2-(CHz) 2,CH3

3-(CH3) ;CH3

4~ (CHjy) 2CH3

2-CH{CH3) 3




CZ 297235 B6

3-CH(CH3);

4~-CH (CH3) 3
2-C{CH3)3
3-C(CH3)3
4-C (CH3) 3

3-CgHg

4-C¢Hg

3-CHi, 4-CH(CHj3)>
3,5-(C(CH3)3];., 4-CHj
2~-0H

3-0OH

4-OH
2-~0CH;

3-0CH;

4-0OCH3

2-0C3Hs

3-0C3Hg

4-0CoHs

2-0(CH3) 2CH;

3-0(CH3y) oCH;3
4~0(CHp) 2CH;
JI
|
|
|

2-OCH(CH; )3
3-0OCH(CH3) >

4-OCH (CH3) 3

2-0C(CH3) ;3

3-0C(CH3)3
4-0OC {(CH3) 3

2-0C¢Hs
3-0C;sHsg

DT TERT

4-0C¢Hsg

2-CF;

3-CFy

4-CF4 I
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2-CH,CHF

3-CH,CH,F

4-CHCHF

2-CH,CF3

3-CH,CF;

4-CH,CF;

2-CyFs

3-C;Fg

4-C;Fg

2-CF,CHF;

3-CF,CHF;

4-CF2CHF)

2-0CF;,

3-0CF,

4-0CF3

2-COCH3

3-COCH;,

4-COCH3

2~CO,CH;

3-CO,CH;3

4-CO,CH3

2-C0,CzHsg

3-CO3CoHg

4-CO,CoHg

2-CN

3-CN

4-CN

2-NH>

3-NH>

4-NH>

2-N(CHj3) 2

3-N(CH3) 2

4-N(CH3) 2
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2-SCH;

3-SCH;

4-SCH;

2~50,CH;

3-S0,CH;

4-S0,CH;
3-Cl, 4-C(CH3l3

3"Fl 4—CH3

3-F, 5-CH;

4-F, 3-CH;

4’Cll 3-N02

3-Cl, 4-0OCH3

4~-Cl, 3-OCH3

4-Cl, 3-CF;

3-CH3, 4-0OCH;

4-CH3, 3-OCH;
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Tabulka A (pokra&ovani)

3-C1

4-C1

2,3-C1;

2.4-Cl)

2 ] 5_C12

2,6-Clz

3,5-Cly

2-CHj

3-CH3

4-CH3

2,3-{(CH3) 2

2,4-(CHs)2

2,5-(CHy)

2,6~ (CH3) 2

3,4-(CH3)

3,5-(CHz3l)2

2-NO3

3-NO»

4~NO2

2-CN

3-CN

4-CN

2-0OCH3y

3-0OCH3

227 -

4-0CH;y
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2-CF3

3~-CF;

4-CF3

2-F

3-F

4-F
2,3-F;

2,4-F,
2 ) S"Fz
2 ' 6’?2

3,4-F,
3,5-F
3,4-Cl;
2,3,4-Cl,
2,3,5-Cly
2,3,6-Cl;
2,4,5-Cl3
2,4,6-Cly

A A I

3,4,5-Cly

2-Br

3-Br

4-Br

2 * 3—Er2

2,4-Bry

2 * 5‘-81‘2

2,6-Br;

3 ¢ 4“"81‘2

3 [ S‘Brz

2-1

-1

4-1

21 4_12
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3‘? ' S"Br

3"?; G-Br

4"?1 2"'31‘

4"’?1 3—9!

2-Br, 3-C1

2-Br, 4-Cl

2-Br, 6~Cl

3~-Br, 2-Cl

3-Br, 4-Cl

3-Br, 5-Cl

4"‘Br: Z‘Cl

- 29 .




CZ 297235 B6

3-Cl1,

6-CN

4—C1 ]

2-CN

4-Cl1,

3~-CN

2-F,

3-CN

2-F,

4-CN

2-F,

5-CN

2-F,

6~CN

3-F,

2-CN

3-F,

4-CN

3-F,

5-CN

3-F,

6-CN

4-F,

2-CN

4-F,

3-CN

2-C1,

3-CH3

2-C1,

4-CH;

2-Cl,

S-CH3

2-C1,

6-CH;

3-Cl,

2-CHj

j-C1,

4-CH;

5-CHj

6-CHjy

2~CH,

3-CHj3

2-F,

3-CH;

2-F,

4-CH,

2-F,

5-CH;

2-F,

6-CH;

3-F,

2-CH;

3-F,

|

|

l_

i

I

!

I
3-Cl,
3-Cl,
4-C1,
4-Cl1,

4-CH;

I 3-F, 5-CH; '
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3-F,

6~CHj

4-F,

2-CHj I

4-F,

3-CHy

2-CN,

3~CHj

2-CN,

4-CH3

Z‘CNJ

S5—-CHj

2-CN,

6~CH3y

2-CHj

4-CH3

5-CH;

6-~CH3

2-CHj

3-CH;

2-Cl,

3-CFy

2-C1,

4-CF3

2"Cll

5-CF3

2-Cl,

6~CF3

3-Cl1,

2-CF,

B’Clr

4-CF;

3-Cl1,

5-CF3

3-Cl1,

6-CF; l

2-CF3 |

4"C1»

3-CF3

3-CF;3

4-CF;

5-CF3

6~CF3

2~CF3

4-CF3

5-CF3

3-F,

6~CFy

2-CF3

3~-CF3

- 30 -
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Z“Clp 3‘0CH}

2-Cl,

4-0CH;

2-Cl, 5-OCHj3

3-Cl, 2-0CH;

3-C1l, 4-OCH;

3—C10 5‘&“]

3—Cll 6'0CH3

4-Cl, 2~-0OCH;

2-F, 3-0CH;

2"?1 4"&“3

2-F, 5-0CH3

2-F, 6-~0CH3

3-F, 2-OCHj3

3"'Ft 4"’&“3

3-F, 5-0CH;

3-F, 6-0CH;

4-F, 2~-0CH;

4-F, 3-0CH;

2-CN, 3-OCH;

2-CN, 4-0CHj3

2-CN, 5-0CHj3

2 "’CN ’ 6 "‘OCH3

3-CN, 2-0CH,

3"CN; 4"&“3

3-CN, 5-OCH;

3-CN, 6-OCH;

4-CN, 2-0OCHj;

4-CN, 3-OCH3

2-CH3, 3-OCHj3

2~CHjy, 4-0CH;3

2~CHy, 5-0CH;
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3-CF3,

6~0CH3

4-CF3,

2-0CH;

4-CF3,

3-0CH3

2-C1,

3-0CF;

2-Cl,

4-0CF;

2-C1,

5-0CF;

2-Cl,

6~0CF3

3-C1,

2-OCF3

3-Cl1,

4~-0CF,

3-C1,

5-0CF3

3~-C1,

6-0CF;

4-Cl,

2-0CF;

4"Cll

3~-0CF;

3-0CF3

4~0CF;

5-0CF3

6-0CF;,
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3-F, 5-0CF;
3-F, 6-OCF;
4-F, 2-OCF;
4-F, 3-OCF3
2-CN, 3-0CF;
4-OCF;
5-OCF3
6-OCF3
2-0CF;
4-OCF3
5-OCF3

4-CN, 2-0CF,
4-CN, 3-0CF3

2-CH3, 3-0OCF;

2-CH;, 4-OCF3
2-CH3, 5-0CF,

3~CH;3, 2-0OCF,

3-CH3, 4-0OCF;

3-CHj, 5-0CF;

3-CH3, 6-OCF3

4-CH3, 2-0OCF,

4-CH;, 3-OCF;

2-CF3, 4-OCF;
2-CF3, 5-0CF;

2 -CFB I 6"0CF3

3 —CF3 ’ S“OCF:;

3 _CF3 ’ 6"'OCF]

4-CFy, 2-0CF;
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4-CFy, 3-0CF;

2-Cl, 3-OCHF;

2-C1, 4-OCHF;

2—-Cl, S-OCHF3

2-Cl, 6-OCHF;

3-Cl, 2-OCHF;

B‘Cl » 4"OCHF2

3"Cl ¢ S'OCHFZ

3-Cl, 6-OCHF;

4-Cl, 2-OCHF;

4-Cl, 3-OCHF;

2-F, 3-OCHF;

2-F, 4-OCHF3

2-F, 5-0CHF;

2-F, 6-Q0CHF;

3-F, 2-0OCHF;

3-F, 4-0CHF;

3-F, S5-0OCHF2

3-F, 6-0CHF;

4-F, 2-0OCHF»

4-F, 3-OCHF;

2-CN, 3-OCHF;

2-CN, 4-0OCHF;

Z“CN' 5‘(xHF2

2-CN, 6~O0OCHF;

3~-CN, 2-OCHF;

3-CN, 4-OCHF;

3 ~-CN ’ 5~OCHF2

3'CN ¢ 6"(X:HF2

4-CN, 2-0OCHF,

4-CN, 3-0OCHF;

2-CHy, 3-OCHF;

4-0OCHF>
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2 ‘CH] ’
2"CH3 ‘

5~0OCHF;
6-OCHF;
2-0OCHF,

3-CHs,

3~-CHj3,

4-OCHF;

3—CH3 ’
3""CH3 ’

5-OCHF;
6-OCHF;
2-0OCHF;

4—CH3 ’

4-CHj3,

3-OCHF3
2-CF3, 3-0OCHF;
2-CF;, 4-0OCHF;
2-CF3, 5-OCHF;
2-CF3, 6-0OCHF;
3-CFy, 2-OCHF;
3-CF;, 4-0CHF;

3-CF3, 5-OCHF>

3-CF3, 6-OCHF;
4-CF3, 2-OCHF;
4-CF3, 3-OCHF;

2-CSNH;

3-CSNH;

4-CSNH,

2,4,6-(CHiy);
314f5“(CH])3

2-CH,CH3

3-CH,CH,

4-CH,CH;3

2-CH;CH2CH;

3-CHyCH,CH,

4~-CH;CH,CH;

2-CH(CHj) 3

3-CH(CH3) 4

4-CH{CH3) 3

3-C(CHj) 3
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4-C(CH3)3

3-CgHs
4-CgHsg
3,5-(CF3)2
2,3-(0CH3) 2
2,4-(0CH3) 2
2,5-(0CH3) 2
2,6-(0CH;3) 2
3,4-(OCH3)2
3,5-{(0OCHy) 2
r
|

3,4,5-{0CHay)3
2-0CH3

3-0CH;

4~0CH;

2~0OCHCH;

3~-0OCH,;CH;

4-0OCH3CH;

2—-0OCH,CH,CH;3

3-OCH,CH,CH;

4 -OCH2CH,CH;

2-OCH (CH3 )3

3-OCH(CH3)3

4-0OCH (CH3) 3
3-0C({CHa)3

4-0C (CH3) 3

2-~0CF;3

3-0CF,

4-0CF,

2-0CHF;

3-QCHF;

4-QCHF

2-0CF,CHF>

3-0CF;CHF;
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4-0OCF,CHF;

2-0H

3-0H

4-OH

2-NH;

3-NH;

4-NH,

2-NH (CH3)

3-NH (CH3)

4-NH (CH3)

2-N(CH3) >

3-N(CH;);

4-N(CHj3)»

2-SCH;

4-S0,CH;3

2~COCH;3

3-COCH;

4-COCH;

2-CO-H

3-COzH

4-COzH

2~CONH;

3~-CONH;3

|
|

4-CONH;

2~-COOCH;

3-COOCH;

I-—
3-SCH3
4-SCH;

2-S07CH;3

3-S0;CH;y

4-COOCH;

2-COOCH,CH3

3-COOCH,CH;

- 38 -
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4~COOCH,CH;

2-COOCH;CH,CH;,

3-COOCH,CHCH3

4-~COOCH,CH,CH 3

2-COOCH (CH3) 3
3-COOCH (CH3) 3
4-COOCH (CH3) 3

3-COOC(CH1) 3

4-COOC (CH3) 3

3,4-[0OCH;0]

2,3-(OC(CH3)20]

3,4-[{0OC(CH3) 0]

2, 3- [OCH,CH201

3, 4-[OCH2CHZ0]

3,4-[0CF20]

2,3-[CH2]4

3,4-[CH2]4
2,3-[CH=CH-CH=CH]

3,4~ {CH=CH~-CH=CH]
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Tabulka A ¢ pokra&avini()

4~C1l
2,3-Cl1,

2,4-Cl,

2,5-Cl,
2,6-Cl;
3,5-Cl1;

2-CH;

3-CH;

4~CHj3

2,3-(CHi)>

2,4-(CH3);

2,6~ (CH3),

3,5-(CH3);

2-NO;

3-NO;

4~NO;

2-CN

3-CN

4-CN
2-0OCH;

3-0CH3
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4-CF3

2-F

i
3-F
4-F
2,3-F;
2,4-F;
2,5-F;
|

2,6-F;

3,4-%>

3 ’ S-Fz

3 ¢ 4"C12

|

|
2,3,4-Cl5
2,3,5-Cl;
2,3,6-Cl;
2,4,5-Cl3

|

244,6_C13
3.4,5-Cly

2-Br

3-Br

4-Br

2,3-Br;

2,4-Br;

2 ' 5-8!‘2

2,6~Br;

3,4-Bry

2-1

3-I

4-1

2,4-1I,
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2"?; 3-C1

2-F, 4-Cl

2-F, 5-Cl

2"?0 S‘Cl

4-F, 3-Cl

B-Fo 4—-81‘

m——--*——l

3-Br, 6-Cl

4-Br, 3-C1

2-Cl, 4-CN

2-Cl, 5-CN

42 -
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3-CF3

3-0OCHj3

4-0CH;

5-0CH3

6-0CHj3

2-0CH;

4-0OCH;

5-0OCH;3

6-0CHj

2-0CH;3

3-0CHj3

3~0OCH;

4-0CH3

5-OCH;

6~0CH3

2-0CH3

3-F,

4~0CH3

5-0CH3

6-0CH3

2-0CH3

4-F,

3-0CH;

2-CN,

3-~0CH;

2-CN,

4-OCH;

2-CN,

5-0CH3y

Z-CN1

6~0CH;3

3-CN,

2-0CH;

3-CN,

4-0OCH3

e e L L Lt s

B_CNt

5-OCH;

3-CN,

6—-0OCH;

4-CN,

2-0CH;

4-CN,

3-QCH;

2‘CH3 ' 3 "OCH)

2-CHy, 4-OCH;

- 45 -
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3"?1 4"'ij

l 3-CH3, 6-QCF;3

4-CHy, 2-OCF;

4-CH3, 3-0CF;

2“CF3 ' 3_OCF3

2-CF3, 4-0OCF;

2-CFy, 5-OCF3

2-CFj, 6-OCF;

3-CF;, 2-OCF;

3-CFy, 4-0CF;

3~F, 5~OCF;
3-F, 6-0CF;
4-F, 2-0CF;
4-F, 3-0OCF;
2-CN, 3-OCF;
2-CN, 4-0OCF;
2-CN, 5-OCF;
2-CN, 6-OCF;
3-CN, 2-0OCF;
3-CN, 4-OCF;
3-CN, 5-0CF;
3-CN, 6-0CF;
4-CN, 2-0OCF;
4-CN, 3-0OCF;
2-CH3, 3-OCF3
2-CHy, 4~0CF;
- 2-CH3, 5-OCF3
2-CH3j, 6-OCF;
3-CH;, 2-0OCF3
3-CH3, 4-OCF;
|

3-CFy, 5-0CF3
3 "'CF} I

6-0CF»
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4-CF3, 2-0CF,

4"CF3 . 3-OCF3

2-Cl, 3-OCHF;

Z‘Cl ' S*OCHFz

2-Cl, 6-0OCHF,

3 -C1 ] 2 *OCHFZ

3-Cl, 5-OCHF,

4-Cl, 2-OCHF;

4“‘C1 ’ 3“-0CHF2

2-F, 3-OCHF;

2"‘F; 4‘&“?2

2"?0 S-OCHFZ

2-F, 6-OCHF,

3-F, 4-OCHF;

3"‘F' S’OCHFz

3-F, 6-OCHF,

4~F, 2-OCHF;

4-F, 3-OCHF;

3—-0CHF;

4-0OCHF;

5-OCHF;

6-0OCHF;

2-0CHF;

4-0CHF,

5~OCHF';

6-OCHF;

2-0OCHF,

3-0CHF,

3~OCHF;

- 48 -
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2-CH3, 4-0OCHF,

2-CHj, 5~-OCHFy

3-CH3, 2-OCHF;

3"‘CH3 ’ 4 -OCHFZ

3-CHj, S5-OCHF,

3-CH3y, 6-OCHF;

4-CH3, 2-0OCHF;

4-CH3, 3-OCHF,

2-CF3, 3~OCHF;

2-CF3, 4-OCHF,

2-CF3, 5-OCHF;

2-CF3, 6-OCHF;

3-CF3, 2-OCHF,

' 3-CF3, 4-OCHF,
3-CF3, 5-OCHF;

3-CF3, 6-0CHF,

4 -CF3, 2 —OCHFZ

4-CF3, 3-OCHF,

2-CSNH;

3-CSNH;

4-CSNH,
2,4,6~(CH3})3
304.5"(CH3)3

2-CHyCH3

3-CH,CH,

4-CH,CH;

2-CHCH3CH;

“*

3~CHCH,CH,

---------------h-n---ﬁ-ﬁ-----*—---L---J--L---L---L

4~CH,CH,CH;

2-CH(CH3) 3

3-CH(CH3)

4-CH (CH3) 3
R o
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3-C{CH3)3

4-C(CH3)3

3-CgHs

4-Cglis

3,5-(CF3)2

2: 3‘(0CH3)2

2;5‘(0(:!‘{3)2

3,4-(0CH3) 2

3.4,5-(0CH3) 3

2-0CH3

3-0OCH3

4-OCH3

2-0CH,CH;

3-0OCH2CH3

4-0CH,CHj;

2-0CH,;CH,CH3

3~OCHCH,CH3

4-OCH,CH,CH3

2-0OCH(CH3)3

3-OCH(CH3) 3

4-OCH(CH3) 3

I

3-0C (CH3) 3

4-0C(CH3)3

2-0CF3

3-0CF3

4-0CF;

2-0CHF;

3-0OCHF,

4-0CHF»

2-0CF,CHF;
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3-0OCF;CHF,
4-OCF,CHF;

2-0OH

3-0OH

¢-OH

2-NH;,

3-NH;

4-NH>

2-NH (CH3)

3-NH (CH;)

4-NH (CH3)

2-N(CH1);

3-N(CH;3) 3

4-N(CH3)»

2-SCH;

3-SCH;
4-SCH3
2-S0,CH;

3~50,CH;

4-50,CH;

2—-COCH;
3-COCH;

4-COCH;,

2-COzH

3-CO,H

4-COH

2-CONH;

3-CONH;

4-CONH;
2~COQOCH;,
3~COOCH3

e N S e TS S S St S S

4-COOCH3

2~-COOCH,CH;, l
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3-COOCH,CH3
4-COOCH,CH3

2-COOCH,CH,CH 4

3-COOCH;CH,CH;
4-COOCH2CH,CH3
2-COOCH (CH3) 3
3-COOCH (CH3) 3
‘ 4-COOCH (CH3) 3
3-COOC(CH3) 3
4-COOC (CH3) 3
2,3~ [0CH;0]
3,4~-[OCH,0]
2,3-[0C(CH;3) 0]
3,4-[0OC(CH;y) 0]
2,3~ [OCH2CH,0]
3,4-[OCHCH,0]
2,3-[0OCF,0]}

3,4-{0OCF,0]

2,3-[CH2] ¢

3.4-[CHy]4

2, 3-[CH=CH-CH=CH]

3,4-[CH=CH-CH=CH]
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Tabulka A (pokradovian{)

2,3-Cl;

2,6-Cl,

3,5-Cl>
2-CH3

2,5-Cls

3-CH,

4-CH;

2,3-(CH3);

2.4-{(CHy) 3

2,5-(CH3) 2

2,6-(CH;);

3,4-(CH3);

2-NO,

3-NO,

4-NO;

2-CN

_.-...--l--—---d---u--h---l—-

3-CN

4-CN

2-0CH;

3-0CH;
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4-0OCH;

2-CFy

3-CFy

4-CF;

2-F

3~F

4-F

2'3—F2

214"‘?2

2 ’ S"‘Fz

2,6-Fy

3.4-F>

3,5-F,

3 ’ 4"C12

2,3,4-Cl;5

2,3,5-Cl;y

2 ¢ 3( G‘Clz

2,4,5-Cl,

F_.‘

2,4,6-Cl;

3: 4, S“Clj

2-Br

3-Br

4-Br

2: 3’8:2

2 ’ 4-3!'2

2,5-Br;y

2,6-Br;y

3,4-8Br;

3,5-Br;

2-I

.54 -
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2-F, 4-Br

2-F, S5-Br

I

I
2~-F, 6-Br
3~-F, 2-Br
3-F, 4-Br
3-F, 5-Br

|

3-F, 6-Br

4-F, 2-Br

4-F, 3-Br

2-Br, 3-Cl1

Z_Brp 4"C1
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2-Cl, 6-CHj

3 "Cl '} 2 ‘CH}

3-Cl, 4-CH,

3-Cl, 6-CH;

4-Cl, 2-CHjy

4-Cl, 3-CHj;

2-F, 3-CH, |

2-F, 4-CH, l
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3-F, 5-CH;

3"?: 6-CH3

4-F, 2-CH;

4~-F, 3-CH,

2-CN, 5-CH;

EEEEEEE

2-CN, 6-CH;
3-CN, 2-CH;
3 “CN: 4 "CH]

3~CN, 5-CHj,

3~-CN, 6-CHj

4-CN, 2-CH,

4-CN, 3-CH;

2-Cl, 3-CFj
I 2-Cl, 4-CF;

3"Cl I3 2"‘CF3

l 3-C1, 4-CF,
3-C1, 5-CF;
3-C1l, 6-CF3
4-Cl, 2-CF,

I

4-Cl, 3-CFy

2-F, 3-CF3

2-F, 4-CF;

2-F, 5-CF;

2-F, 6-CF;

3-F, 2-CF;

3-F, 4-CF;

3-F, 5-CF;

3-F, 6-CF3

2-CF3

- 57 -
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3-CF,

3-0CH;

2-Cl1,

4-0OCH;

2-Cl1,

5-0OCH;

2-Cl1,

6-0CH;

3{1'

2-0CH;

3-C1,

4-0CH;

3"Cla

5~0OCH3

J—Clp

6—-0CH;

4-C1 ’

2-0CH;

4"C1:

3-0OCH;3

3-0CH3

4-~0CH;

5-0CH;

6~OCH;3

2-0OCHj3;

4-QCHj3

5-0CH;

6—-0OCH3

2~0CH;,

3-OCH;

3-0CH;

4-0CH;

5~0OCH;

6~0CH;

2~0CH3

ebupustnssnssdhessnendnomnasd

4-0CH;

5~0OCH3

3-CN,

6~0CH;

4-CN,

2~0CH;

4-CN,

3-0CH;

2-CHj,

3-OCH; I

2-CH3, 4-OCH,
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2—CH3 ., 5~0OCH;,

2-CH3, 6-OCHj
3-CH3, 2-0OCH;
3-CH3, 4-OCH;
3-CH3;, 5-OCH;
3-CH;, 6-0CH;
4-CH3, 2-QOCH;
4-CH;y, 3-OCH;
2-CFy, 3-OCHj3
2-CF3, 4-0CHj3
2-CF3, 5-0CH;

2-CF3, 6-0CH;

|

4-CF3, 2-OCH;

4-CF3, 3-OCHj3

3~-CF;, 2-0CH;
3-CF3, 4-0CH;
3-CF3, 5-0CH;3
-C1, 3-0CF;

1, 4-OCF;

-

2-C
2-Cl, S-OCF3
C

1, 2-0CF,

3-Cl, 4-0CF;

3-Cl, 5-0OCF;

3-Cl, 6-0CF;

4-Cl, 2-OCF;
-Cl, 3-0CF,

2-F, 3-0OCFj3

2-F, 6-0CF;

2-F, 4-0CF,
2-F, 5-0CF,

3-F, 2-0CF, I

- 59 .



CZ 297235 B6

3-F, 5-0CF3

3-F, 6-OCF;
4-F, 2-0CF;

4-F4 3"‘0CF3

2-CN, 3-OCF;

2-CN, 5-OCF;

2"CN' G‘OCFj
3-CN, 2-OCF;

3-CN, 5-0CFj3

3-CN, 6-OCF;

4-CN, 2-0CF;

4"'CNI 3"'OCF3

2-CH3, 4-0CF;

2-CH3, 5-0OCF;

2-CH3, 6-0CF,

3-CH;, 2-OCF3

3-CH;, 4-OCF,

3-CH;, 5-0CF;

3-CH3, 6-0OCF;

2-0CF;y

3-0CF;s

2-CF3, 3-0CF;

—?—m—_—_mt
e -
} !
O QO
[ o3 g
tad (=)

2-CF3, 4-0OCF;

2-CF3, S-OCF;

2-CF3, 6-~0CF;

3 -ch ¢ 2 _OCFJ i

3-CF3, 4-OCF; ]

5-0CF3

6—-0CF1

- 60 -
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4~CF3, 2-OCFjy

4-CF;, 3-0CF3

2"'Cl ¢ 3’OCHF2

2-Cl, 4-OCHF;

2-Cl, 5-OCHF;

Z‘Cl ] 6’“”?2

3-Cl, 2-OCHF;

B’Cl ’ 4"&8!“2

3-Cl, 5-OCHF;
3-Cl, 6-OCHF;

4-Cl, 2-OCHF;

2-F, 3-OCHF;

2-F, 4-OCHF;

2-F, 5-OCHF;

Z—F + 6*0CHF2

3-F, 2-OCHF;

3-F, 4-OCHF;

3-F, S5~-OCHF;

3-F, 6-OCHF;

4-F, 2-OCHF;

4-F, 3-OCHF;

Z*CN t 3 —OCHFZ

2-CN, 5-OCHF;

2-CN, 6-0CHF,

3 "CN . 2-0CHF2

l 3-CN, 4-OCHF;

5-0CHF;

6-0CHF>

2-0CHF»

3-OCHF3

3-0OCHF,
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2-CH;,

4-OCHF,

Z’CHJ ‘

5~OCHF,

2-CH3,

6—OCHF;

3"C“3 ’

2~OCHF3

3-CH;,

4~0OCHF,

3-CH3,

5-OCHF;,

3~-CH,,

6~0CHF,

4-CH;j,

2-0CHF;

4-CHj,

3-OCHF3

Z_CFJ '

3-0OCHF3

2-CF,,

4-0CHF;

2-CF3,

5-0CHF3;

2-CF;,

6-0CHF;

3-CF,,

2-0CHF,

3-CF;,

4-0CHF;

3-CF;3,

5-OCHF

3~CFjy,

6-0CHF3

4-CFy,

2-OCHF;

4-CFy,

3-0OCHF,

2-CSNH;

3-CSNH,

4-CSNH;

2;4:6-(CH3)3

3,4,5-(CHy);

2-CH,CH;

3~-CH;CH;

4-CH,CH;

2-CH2CH3CH;

l, 3-CH,CH,CH3

4-CHCH3CH;,

2-CH(CH3);

3-CH(CH3),

4-CH(CH3) 3
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3-C{CH3) ;3
4-C(CH3}3

3-CgHs

4-C¢Hs

2,3-(0CH3);
2,4-(0CH3) 2
2,5-(CCH;) 3
2,6~ (0CH3)
3,4~ (0CH3)

—ﬂ——“

3,5-(0CH3) 2

3,4,5-(0OCH3)3
2-0CH;
3~0CH;3

4-0CH;
2-0CHCH3
3-0CHCH3

4 -OCH,CH3

2-0OCH;CH,CH;

3-OCH,CH,CH;3

4 -OCH,CH,CH;

2-OCH(CH3i)3
3-OCH({CH3)3

4-0CH(CH3) 3

3-0C(CH3);

4-0OC{CH3);

2-0CF;
3-0CF;
4-0OCF,

2-0OCHF;

3-0OCHF;

4-0OCHF3

2~-0CF,CHF>
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3-OCF,CHF;

4~-OCF,CHF;

2-0OH

3-OH

4-COH

2-NH;

3-NH;

4-NH,

2-NH (CH3)

3-NH (CH,)

4-NH (CH,y)

2-N(CH3) 2

_ 3-N(CH3),

4-N(CH3),

2-SCH3

3-SCH3

4-SCH;

2-S0,CH;3

3-S02CH;3

4-S0,CH;

2-COCH;3

3-COCH;

4-COCH;

2-COsH

3-COH

4-COzH

2~CONH3

3-CONH;

4~CONH;

2-COOCH;

3-COOCH;

------,-,...._.___.._T

4-COOCH;

2-COOCHCH3
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3-COOCH,CH;

4-COOCH,CH;
2-COOCH,CH,CH,

3-COOCH,CH,CH,

4~COOCHCH,;CH;3

2-COOCH (CH3) 3

3-COOCH (CH3) 3

4-COOCH (CH3) 3
3~-COOC (CH3) 3
4-COOC(CH3) 3

2,3-[OCH0]

3,4-[OCH>0]
2,3-[0OC(CH3)30]

3,4-{OC(CH;3)20]

2, 3-[OCH,CH20]

3,4-[OCH3CH»0]

2,3-{0CF;0]

3,4-[0OCF,0]
2,3-[CHz]4
3,4-[CHy]4

2,3-[CH=CH-CH=CH]

3,4-{CH=CH-CH=CH]
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2-Cl

3-Cl

4-Cl

2,4-Cl;

2,5-Cl;

2,6-Cl,

.

2-CHj

3-CH3

4-CHjy

2,3-(CHy);

2,4~ (CHj); l

2,6-(CH3),

3,4-(CHi)»

3,5-(CH3) >

2-NO,

3-NQ»>

4-NO;

2-CN

3-CN

4-CN

2-0CH;

- 66 -
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4-0CH3;

2-CF4
3-CFy I
4-CF;

—— ——

2-F

3-F ]

4-F

2;3"?2

2,4-F;

ZIS-FZ
2,6-F;

3:4"‘F2

l 3,5~Fy

3 I3 4°C12

2,3,4-Cl;

2,3,5-Cl,
L 2,3,6-Cly
2,4,5-Cl;

2,4,6-Cl;

3.4,5-Cl3

2-Br

3-Br

4-Br

21 3—Br2

2,4-Br;

2 ’ 5“8!2

2,6-Bry

3,.4-Br;

3,5~Br;
2-I

T T T T T T T

3-1

4-1

21 4"I2
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3-F,

6-CN

2-CN

3-CN

3-CH;,

4-CH;

5-CH;

6~CH;

2~CHj

4-CHjy

5-CH;

6-CH>

2-CH;
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3-CN, 4-CHj

3 -CN ’ 5"’CH3

3-CN, 6-CHj

4-CN, 2-CH;

2-Cl, 4-CF;
2-Cl, 5-CF; |

2-Cl, 6-CF;

3-C1 ] 2"CF3

3-Cl, 4-CF;

3-Cl, S-CF;3

3-C1: S’CFJ
4-Cl, 2~CF;
4-C1' 3"'CF3

2-F, 3~-CF,
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3-CF;
3~0OCH;
4-0CH;

5~0CH;

6-0OCH3

2-0CH;

4-0CH,
5-0CH;
6-0OCH;

2-0CH3y
3-QOCH3
3-0CH;
4-0OCH;

5-0CHj
6-0OCH;,
2-0CH;

4-0OCH;

5-0OCH;

4-F, 2-OCH;

4-F, 3~OCHj;

2-CN, 3-OCHj;

2—CNO 4°OCH3
2-CN, S-OCH;

3-CN, 2-OCH;

3-CN, 4-OCH;

5-~-0CH;

3-CN, 6~0CH;

-ﬂ-T------
(8]
I
@)
=

4-CN, 2-0OCH;

4-CN, 3-OCH; |

2-CH3, 3-OCHj3
2-CH3, 4-0OCH;
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4-F, 3-OCF;

2-CN, 3-0CF;
2-CN, 4-OCF,
2-CN, 5-OCF,

*‘

2 -CN: 6 _OCF3

3-CN, 2-0CF;
3-CN, 4-0OCF;

3“CN¢ S_OCF3
4-CN, 2-OCF;

2-CH3, 6-0CF;

3-CH;, 2-0CF;

3-CHj, 4-OCF,

3-CHy, 5-OCF;

3-CH3, 6-0CF;,
4-CH3, 2-0OCF;
4~-CHy, 3-0OCFj3

2-CF3, 4-OCF;
2-CF3, 5-OCF;

2-CF3, 6-0CF;

3-CFy, 2-0CF;

3-CF3, 4-0OCF;3
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4"CF3 ) 2 "0CF3

4-CF3, 3-OCF;

2-Cl1,

3-OCHF;

2-C1 ]

4-OCHF,

2-Cl,

5~-0CHF3

2-Cl,

6~0CHF,

3-C1,

2-0CHF3

3-Cl,

4-OCHF;

3-C1,

5-OCHF,

3-C1,

6~0OCHF;

4-C1,

2-0OCHF 7

3-QCHF3

3-OCHF;

4~-OCHF;,

5-OCHF3

6-OCHF2

2~0CHF;

4-OCHF

5-0CHF>

6-OCHF;

2-0CHF;

3-0OCHF;

s

3-QOCHF>

4-OCHF

5~OCHF»

6—-OCHF,

2-OCHF,

4-OCHF,

5-OCHF;

6-0OCHF,

2-0CHF

3-QCHF;

3-0OCHF;
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2'CH3 ’

4-OCHF3

2-CHs,

5-~OCHF;

2-CH;j,

6~0OCHF;

3-CH;s,

2~0CHF;

3-CHj3,

4-0OCHF3

3 “"‘CH] .

5-0CHF3

3-CH;,

6-0CHF;

4‘CH3 H

2-0CHF,

4-CH,,

3-0OCHF>

2"CF3 '

3-0CHF;

2-CFj3,

4-0OCHF>

2-CF1,

5~0CHF;

2-CF3,

6-OCHF>

3-CF3,

2-0OCHF;

3-CFa,

4-OCHF;

3-CFj,

S—OCHF;

3-CFs,

6~OCHF>

4-CF,y,

2-0OCHF;

4-CF3,

3~OCHF»

2~CSNH;

3-CSNH;

4-CSNH»

2,4,6-{CH3)

3,4:5-(CH3)3

2-CH3CH3

3-CH5CH;

4-CH,CH;3

2-CHCH,CH;

3-CHyCH,CH;,

4-CH>CHCH;

2-CH(CHj) 3

3-CH(CH3)3

4-CH(CH3) 3
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3-C(CH3)3
4-C{(CH3)3

3-CgHs

4-C¢Hg
3,5-(CF3)
2,3-(0OCH3);
2,4~ (OCH3),

2,5~ (0CH3),
2,6-(0CH3),
3.4-(OCH;);
3,5-(0CH;3) 3
3,4,5-(0CH3) 3
2-0CH;
3-0OCH;3
4-0CH;

2-0CH,CH;,

3-OCH,CH;3

4-0OCH,CH;,

2-0CHCH,CH;

3-0CHCH,CH;,

4-OCHCH;CH;
2-OCH(CH3) 3
3-OCH(CH3) 3
4-OCH(CH;3)3
3-OC(CH3) 3
4-0C (CH3 ) 3

2-0CF,

3-0CF;

4-0CF,

2-0CHF>

3-0CHF;

4-0CHF;

I 2-0OCF,CHF; I

- 76 -
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3-OCF,CHF;

4-OCF,CHF,

2-0OH

3-0H

4-OH

2-NH;

3-NH;

4-NH;,

2-NH (CHj3)

3-NH (CH3)

4-NH (CH;3)

2-N{CH3) >

3-N{(CH3) 3

4-N(CH;3) »

2-SCHj3

3-SCH;

4-SCH3

2-S05CH;

3-S0,CH;,

4-S0,CH;3

2-COCH;

3-COCH;

4-COCH;,

2-CO,H

3-COsH

4-COH

2~CONH;

3-CONH;

4-CONH,

2-COOCH;

3-COOCH;

4-COOCH3

2-COOCH,CH3 I
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3-COOCH,CHj
4-COOCH,CH;3

2-COOCHCHCH;

3-COOCH3CH;CH;

4—-COOCHCH,CH3

2-COOCH (CH3) 3

3~COOCH (CH3) 3

4-COOCH (CH3) 3

3-COOC(CH3) 3
4-COOC (CH3) 3
2,3-{OCH;01

3,4-{OCH;0]

2,3-[OC(CH;120]
3.,4-{0C(CH;3) 0]
2, 3-[OCHCH0]

3, 4= [OCH2CH,0)

3,4-(OCF20]

314"'[CH2]4

2, 3~ [CH=CH-CH=CH]

3, 4~ {CH=CH-CH=CH]
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Tabulka A (pokradovanf{)

Rl = H3C~-CR=NO~

i-naphthyl

2-naphthyl
2-pyridyl
3-pyridyl
4-pyridyl
| 4-Cl-pyridin-2-y1
l 5-Cl-pyridin-2-y1

6-Cl-pyridin-2-y1l1

pyrimidin~-S-yl

6-CH3-pyridin-3-y1

thien-2-vy1

pyridazin-4-yl

3-CH3-pyrimidin-4-yl

1.2,4-triazin-5-yl

5~-CH3-pyrazin-2-yl

I 6~CF3-pyrimidin-4-y1l

5~Cl-thien-2-yl

$S-CH3;-thiazol-2-yl

COCH;
I COCgHg

6~CFi-pyrazin-2-yl
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Tabulka A (pokra&ovini)

Rl = R"ON=CR’~C(CH;) =NO-

R'

H

CHj

C2Hsg

CH2CHCHj

CH{CH3) 2

cyclopropyl

{CH;).3CH3

CH(CH; ) CH3CH3

CHCH (CH3) 2
C(CH3);

(CH3) sCH;
CH2CHZCH (CH3 ) 2

CH3 CH,C (CH3) 3
CH3 cyclopentyl
CHy (CH3) 5CH3
CHy cyclohexyl
CH3 {CH3) 7CH3
CHj CH,CH;0CH;
CHj CH2CH20CH,CH3
CH3 CH>CH (CH3) OCH4
CHj (CH») ;0CH;
CH; CH>CN

CHj CH2CH,CN
CH; CH,CH>CH,CN
CHj CH;CH=CH;
CHy CH CH=CHCH;
CHj CH,CH=CHC1
CH, CH>C=CH
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CHC & CCH;,

CH,CO2H

CH2CO3CH;,

CH,CONH;

CH>CONHCH;,

CH,CON(CH3) 2
CH,CH3COzH

CH;CH,CO,CH;

CH,CH,CONH;

CH,CH,CONHCH3

CH2CHCON(CH3 ) 2

CHoCH)NH3
CH2CH;CH,NH
CH»CH3CH,CHyNH
CHoCHINHCH;3
CH3 CH;CH2CHoNHCH3
CH3 CHCH,CH2CHNHCH;
CH3 CH,CHN (CH3) 2
CH3 CH,CHCHoN(CH3 ) 2
CH, CH,CH,CH,CHN (CH3 ) 2
CH, CH,CSNH;
CH; CH;CH;CSNH;
CH3 CH,CH,CH,CSNH
CH, CH,COCH;
CHj, CH,CH,COCH;3
CH3 CH,CH,0CF;
CH, CH2CH2CHAOCF,
CH)y CH3CH3CH,CH,OCHF
CH; CH,NO;
CH; CH,;CHNO,
CH; CHZCHCH NG,
CH3 C (CH3) =NOCH3

CH; C{CH3) =NOCH,CHj3
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CHj C (CHyCH3 ) =NOCH3
CHj3 C(CHzCH3) =NOCH;CH3
CH3 CH,CH,SCH;
CH; CH,CH,S0,CH;
CeHs H
CgHs CH3
CeHs CoHg

I CeHs CH,CH,CH,

| CeHs CH(CH3),

I CeHs cyclopropyl

l CeHs (CHz) 1CH3
CeHs CH(CH3 ) CH,CH;
CgHg CH;CH(CH;);
CsHs C(CH3) 3
CgHs (CH2) 4CH;3

] CgHs CH>CH2CH (CH3 ) 5

[ CeHs CH2C (CH3) 3

I CgHs cyclopentyl

l CeHs (CHg) 5CH3

l CeHsg cyclohexyl
CeHsg {CHz) 7CH3
CgHs CH>CH,;0CH
CeHs CH,CH,0CH,CH3
CgHs CHCH (CH;3 ) OCH3
CeHs (CH2) 30CH;
CgHs CH,CN
CgHs CHCH,CN
CgHs CH,CH2CHON
CeHs CH,CH=CH,
CeHs CH,CH=CHCHj
CgHs CHCH=CHC1
CeHs CHC=CH
CgHs CHpC&CCH;
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CeHs CH,CO,H
CeHs CH,CO,CH3

| CeHs CH,CONH;

I CeHs CH,CONHCH;

I CeHs CH2CON (CH3 )

l CeHs CHCH,COZH
CgHs CH,CHCO,CH;
CeHg CH,CH,CONH 2
CsHs CH2CH,CONHCH;
CeHs CH,CH,CON (CH3 ) 2
CeHs CHCH,NH;
CeHs CHCH;CHNH?
CeHs CHCH,CH,CHoNH
CgHs CH;CH,NHCH3
CeHs CH,CH,CH,NHCH 3
CeHs CH2CH,CHCHoNHCH;
CegHs CH2CH2N (CH3) 2
Cg¢Hs CH32CHCH2N (CH3 ) 2

l CeHs CH2CH2CH,CH,N (CH3 ) 5

l'v CeHs CH,CSNH3

l CeHs CH3CH,CSNH;
CeHs CH,CH3CH,CSNH,
CeHs CH,COCH;
CeHs CH,CH,COCH,
CeHs CH,CH,0CF3
CeHs CH,CH,CH,0CF;
CeHs CH,CH;CHoCH,0CHF
CgHg CH3NO;
CeHs CH,CHZNO;,
CeHs CH,CHCH,NO;
CeHs C (CH3) =NOCHj |

l CeHs C (CH3) =NOCH,CH;

CgHg

[

C (CH,CH3) =NOCH3
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CgHg C (CHyCH3 )} =NOCH3CH;

CeHg CH,CH,SCH;

CgHg CH2CH3S0,CH4
4-C1-CgHg H
4-C1-CgH, CH;
4-Cl-CgHy C2Hg
4-C1-CgHy CH2CH2CH3
4-C1-CgHy CH(CH3),
4-C1-CgH, cyclopropyl
4-C1-CgH,q (CHz) 3CH3 |
4-C1-C¢H, CH (CH3 ) CH,CH; l
4-C1-CgH, CH,CH (CH3 } 2 ]
4-C1-C¢Hy C(CH;3) 3 I
4-C1-CgHy (CH;) (CH; I
4-C1-CgHq CH2CH2CH(CH3) 2
4-C1-CgH,4 CH2C (CH3) 3
4-C1-CgHy cyclopentyl
4-C1-CgHy (CH2) sCH3
4-C1~-CgHq cyclohexyl
4-C1-CgHy (CHz) 7CH;,
4-C1-CgH, CH;CH,0CH;
4-C1-CgHy CH,CH0CH,CHj
4-C1-CgH, CH,CH (CH3 ) OCHj
4-C1-C¢Hy {CH3) ;0CH;
4-C1l-CgHq CH,CN
4-C1-CgHy CH,CH,CN
4-Cl~CgHy CHCHCHACN
4-C1-CgHy CH;CH=CH;
4-C1-CgHy CH,CH=CHCH;
4-C1-CgHg CH,CH=CHC1
4-C1-CgHy CHC = CH
4-Cl-CgH, CH2C=CCH;

4-C1-CgHy

CH,COoH
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4-C1-CgHqy CH,CO,CH;3
4-C1-CgHq CH,CONH;
4-Cl-CgHq CHCONHCH3
4-C1l~-CgHy CH,CON(CH3 ) 2
4-C1-CgHyq CH,CH,CO4H
4-C1~CgHy CHCH2CO,CH,
4-C1-CgHg CH,CH,CONH>
4-Cl-CgHy CH;CHCONHCH;3
4-C1-CgHy CHCHCON(CH3) 2
4-Cl-CgHy CH;CHoNH3
4-C1-CgHy CHCH,CH,NH;
4-Cl-CgHy CH2CHCH2CH,NH
4-C1-CgHy CHCH,NHCH;
4-C1-CgHy CH2CH,CHaNHCH
4-C1-CgHy CHCHCH2CHZNHCH;3
4-Cl-CgHy CHCH,N (CH3) 2
4-C1l-CgHy CHCH2CHN (CH3 ) 2
4-C1l-CgHy CH,2CH2CHCH2N (CH3 ) 2
4-Cl-CgHy CH2CSNH;
4-Cl-CgHgy CHzCHzCSNHz
4-C1l-CgHgy CH,CH2CHCSNH3
4-C1-CgHy CH3COCH;
4-C1-CgHy CH,CH,COCH3
4-C1-CgHy CH,CH;0CF;
4-C1-CgHy CH3CH,CH20CF;
4-Cl-CgHy CHCHyCH,CH,OCHF
4-C1l-CgHy CHNO2
4-C1-CgHy CH,CHZNO;
4-C1-CgHy CH,CH3CHNO,
4-C1-CgHy C (CH3) =NOCH;3;
4-C1-CgHy C (CH;3 ) =NOCH,CH;
4-Cl-CgHy C (CHCHj3 ) =NOCH;
4-C1-CgHy C (CHCH3) =NOCH,CH3

4-Cl-CgHy

CH,CH;SCH;

4-C1-CgHy

CH2CH,S0,CH;y
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Tabulka A (pokraXov4n{)

3-F

4-F

2,3-F;

2,4-F;

2,5-F;

2,6-F;

3.4-F,

33 S-FZ

2-F, S5-CHj

S5-F, 2-CHj

2-Cl

3-Cl

4-Cl

2,3-Cl;

2,4-Cl;

2,6-Cl,

3,4-Cl,

3,5-Cl>

O R B

2-CH;

3-CH;

4-CH;

2,5-(CH3) 2

l 2,6-(CH;3) o
s ]
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3,4-(CH3)»

2-NO»

3-NO;

4-NO>

2-CN

3-CN

4-CN

2—-0CHj3
3~-0CH3
4-0CH;

2-CFs3
3-CF;

4-CF3

2"'C1 ’ 4"CH3

2-Cl, 5-CHj;

4-Cl, 2-CHj;

5-Cl, 2-CHj

2-COCH3

3-COCH;

4-COCH3

2-COCyHs

3-COC3Hsg

4-COC;Hsg

2-CO(CH2) 3CH;

3-CO{CH;)2CH;

4 ~CO(CH3) 2CH;3

2-COCH{CH3) 2
3-COCH{(CH3) 2
4-COCH{(CH3) ;

2-CHj, 4-COCH;

2-CH3, 4-COC3Hs

2-CHj, 4-CO(CH;3)2CH;
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2-CH;, 4-COCH(CH3)3 -
| 2,5-(CH;);, 4-COCH;
2,5-(CHy);, 4-COC3Hs

2.5-(CH3)2, 4-CO(CH3),CH;

2,5-(CH3)2, 4-COCH(CH;3)3
2-CHj, 4-C(CH3}=NOH
2-CH3, 4-C(CHj)=NOCH;

2-CH3, 4-C(CHj3)=NOCzHs

2-CH3, 4-C(CHj3)=NO(CH3)3CH;3
2-CH3, 4-C{CH;)=NOCH (CH3);
2~CHj3, 4-C(CH3)=NO(CH,)3iCH;

2-CH3, 4-C(CHj3)=NO(CH3)4CHj

2-CH3, 4-C(CH3)=NO(CH;)5CH;

2,5-(CH3)2, 4-C(CH3)=NOH

2,5-{(CH3) 2, 4-C(CH3)=NOCH;

2,5-(CH3)2, 4-C(CHj3)=NOCzHs
2,5-{(CH3)2, 4~C(CH3)=NO(CH;),CH;
2,5-(CH3)2, 4-C(CH3)=NOCH{(CHi) 3

2,5-(CH3)2, 4-C(CHj3)=NO(CH>)3CHj3
2,5-(CH3) 32, 4-C(CH3)=NO(CH3) (CH3

2,5-(CH3) 3, 4-C(CH;3)=NO{CH;)sCH;
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Tabulka A (pokra&oviani{)

2-pyridyl

3-pyridyl

4-pyridyl

5~Cl-2-pyridyl

6-Cl-2-pyridyl

3,5-Cly-2-pyridyl

3-C1, 5-CF3-2-pyridyl

S-CF3-2-pyridyl

6-CF3~2~-pyridyl

5-CH;-2-pyridyl

6-CHa~-2-pyridyl

5-0CH3;-2-pyridyl

6-0CH;-2~pyridyl
| 5-C1-3-pyridyl 1
6-Cl-3-pyridyl

3,5-Cl;-3-pyridyl

3-Cl, 5-CF3-3-pyridyl

S-CF3y-3-pyridyl

6-CF3~3-pyridyl

S~CH3-3-pyridyl

5-OCH3-3-pyridyl

| 6-CHy-3-pyridyl

6-OCH3-3-pyridyl

2-pyrinidinyl

4-pyrimidinyl

S-pyrimidinyl

5-Cl-2-pyrimidinyl
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6-Cl-2-pyrimidinyl

4,6-Cl;~-2-pyrimidinyl

4-Cl, 6-CFy-2-pyrimidinyl

4-CF3—-2~-pyrimidinyl

6-CF3;-2-pyrimidinyl

4-CH3~-2-pyrimidinyl

6~CH3-2-pyrimidinyl

4-OCH3-2-pyrimidinyl

6-OCH3~-2-pyrimidinyl

3-pyridazinyl

2-Cl-3-pyridazinyl

6-Cl-3~-pyridazinyl

2,6-Cly-3-pyridazinyl

2-Cl, 6-CFj3-3-pyridazinyl

2-CFy-3-pyridazinyl

6-CF3~3-pyridazinyl

2-CH3-3-pyridazinyl

6-CH;-3-pyridazinyl

2-0CH3-3-pyridazinyl

6-0CH3-3-pyridazinyl

2-pyrazinyl

2-oxazolyl

2-Cl-4-oxazolyl

S-cyclopropyl-3-isoxazolyl

2-CN-4-thiazolyl
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Tabulka A (pokra&ovanf{)

2-pyridyl

3-pyridyl

4-pyridyl
5-Cl-2-pyridyl

6-Cl-2-pyridyl

3,5-Cl,-2-pyridyl

3-Cl, 5-CF3-2~pyridyl

5-CF3-2-pyridyl

6-CF3-2-pyridyl

5-CH3-2-pyridyl

6-CH3-2-pyridyl

S-OCH3;-2-pyridyl

6-0OCH3-2-pyridyl

5-C1-3-pyridyl

6-Cl-3-pyridyl

3,5-Cly-3-pyridyl

3-Cl, 5-CF;-3-pyridyl

S-CF3-3-pyridyl

6-CF3-3-pyridyl

5-CH3~3-pyridyl

6-CH3-3-pyridyl

5-0CH3~-3-pyridyl

6~0CH3~3-pyridyl

2-pyrimidinyl

4-pyrimidinyl

S-pyrimidinyl

5-Cl-2-pyrimidinyl
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6-Cl-2-pyrimidinyl

4,6~Cly-2-pyrimidinyl

4-Cl, 6-CF;-2-pyrimidinyl

4-CFy-2~-pyrimidinyl

6-CF3;-2~pyrimidiny1l

4-CH3-2-pyrimidinyl

6-CH3-2-pyrimidinyl

4-OCH;-2-pyrimidinyl

6-OCH;~2-pyrimidinyl

3-pyridazinyl

2~-Cl-3-pyridazinyl

6-Cl-3-pyridazinyl

2,6~Cl;-3-pyridazinyl

2-C1, 6-CF3-3-pyridazinyl

2-CF3-3-pyridazinyl

6-CF3;-3-pyridazinyl

2-CH3;-3-pyridazinyl

6-CH3-3-pyridazinyl

2-0OCH3~3-pyridazinyl

6-0OCH3-3-pyridazinyl

2-pyrazinyl

2-oxazolyl

2-Cl-4-oxazolyl

S-cyclopropyl-3-isoxazolyl

2-CN-4-thiazolyl
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Tabulka A (pokraZovan{i)

2-pyridyl

3-pyridyl

4-pyridy!

5-Cl-2-pyridyl
6-Cl-2-pyridyl

3,5-Cly-2-pyridyl
3-Cl, S—CF3-2-pyridyl

5-CF3-2-pyridyl

6-CF3~2-pyridyl

5=-CH3~-2~-pyridy!

6-CH3-2-pyridyl

5-OCH3-2-pyridyl
6-0CH3~2~pyridyl

5~Cl-3-pyridyl

6-Cl-3-pyridyl

3,5-Cly-3-pyridyl

3-Cl, 5-CF3-3-pyridyl

5-CF3-3-pyridyl

6-CF3~3-pyridyl

5-CH3y-3-pyridyl

6-CH3-3-pyridy|

5~-0CH;3-3-pyridyl

6-0CH3-3~-pyridyl

2-pyrimidinyl

4-pyrimidinyl

S-pyrimidinyl

5-Cl-2-pyrimidinyl
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6-Cl-2-pyrimidinyl

4,6-Cl-2-pyrimidinyl

4-Cl, 6-CF;-2-pyrimidinyl

4-CF3-2-pyrimidinyl

6-CF3-2-pyrimidinyl

4-CH3-2-pyrimidinyl

6-CH3~2-pyrimidinyl

4-OCH3~-2-pyrimidinyl

6-0CH3-2~pyrimidinyl

3-pyridazinyl

2-Cl-3-pyridazinyl

6-Cl-3-pyridazinyl

2,6~Cly-3-pyridazinyl

2-Cl, 6-CF;-3-pyridazinyl

2-CF3-3-pyridazinyl

6-CF3-3-pyridazinyl

2-CH3-3-pyridazinyl

6-CH3-3-pyridazinyl

2-0CH3-3-pyridazinyl

6-0CH3-3-pyridazinyl

2-pyrazinyl

2-oxazolyl

2-Cl-4-oxazolyl

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl

2-CN-4-thiazolyl
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6-Cl-2-pyrimidinyl

4,6-Cl;~2-pyrimidinyl

4-Cl, 6-CF3-2-pyrimidinyl

4-CFy-2-pyrimidinyl

6-CF3~-2~pyrimidinyl

4-CH;3;-2-pyrimidinyl

6-CH;~2~-pyrimidinyl

4-0OCH3-2-pyrimidinyl

6-OCH;-2-pyrimidinyl

3-pyridazinyl

2-Cl-3-pyridazinyl

6-Cl-3-pyridazinyl

2,6-Cly-3-pyridazinyl

2-Cl, 6-CF3;-3-pyridazinyl

2-CF3-3-pyridazinyl

6-CF3~-3-pyridazinyl

2-CH3-3~pyridazinyl

6-CH3-3-pyridazinyl

2-0CH3y-3-pyridazinyl

6-0OCH3~3-pyridazinyl

2-pyrazinyl

2~oxazolyl

2-Cl-4-oxazolyl

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl

2-CN-4-thiazolyl
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Tabulka A (pokraXovini{)

3-pyridyl

4-pyridyl
5-Cl-2-pyridyl
6-Cl-2-pyridyl

3,5-Cl-2-pyridyl

3-Cl, 5-CF;-2-pyridyl

5-CF3-2-pyridyl

6-CF3-2-pyridyl

5-CH3-2-pyridyl

6-CH3-2-pyridyl

5-OCH3-2-pyridyl

6-0CH3-2-pyridyl

5-Cl-3-pyridyli

6-C1l-3-pyridyi

3,5-Cl;-3-pyridyl

3-Cl, S5-CF3-3-pyridyl

5-CF3-3-pyridyl

6-CF3-3-pyridyl

S5-CH3-3-pyridyi

6-CH3~3-pyridyl

5-0OCH3-3-pyridyl

6-0CH3-3-pyridyl

2-pyrimidinyl

4-pyrimidinyl

S-pyrimidinyl

5-Cl-2-pyrimidinyl
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6~-Cl-2-pyrimidinyl

4,6-Cly-2-pyrimidinyl

4-Cl, 6-CF3;-2-pyrimidinyl

4-CF3-2-pyrimidinyl

6-CF3-2-pyrimidinyl

4-CH;-2-pyrimidinyl

6-CH3-2-pyrimidinyl

4-0OCH3-2-pyrimidinyl

6-OCH3;-2-pyrimidinyl

3-pyridazinyl

2-Cl-3-pyridazinyl

6-Cl1~3-pyridazinyl

l 2,6-Cl,-3-pyridazinyl

2-Cl, 6-CF3-3-pyridazinyl

2-CF3-3-pyridazinyl

6-CF3-3-pyridazinyl

2-CH3-3-pyridazinyl

6-CH3-3-pyridazinyl

2-0OCH3-3-pyridazinyl

6-OCH3~3~pyridazinyl

2-pyrazinyl

2-oxazolyl

2-Cl-4-oxazolyl

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl

2-CN-4-thiazolyl
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Tabulka A (pokra&ovdng)

Rl = R"ON=CR’-C(R'‘ ‘) =NO-
p———

R R* R’
S S ——————eas -
CHs CH; 2-P-CgHy
CH; CHj3 3-F-CgHy
CH; CH;3 4-F-CgHy
CH3 CHa 2.3-F3-CgHj
CH3 CH3 2,4-F-CgHj
CHj CH, 2,5-Fy-CgH;
CH;, CHa 2,6-F-CgHa
CHy CH3 3,4-Fy-CgHa
CH; CH; 3,5-F2-CgH,
CHy CH3 2-C1-CgHy
CH3 CH, 3-Cl-CgHy
CHj CHj 4-C1-CgHy
CHj, CHj 2,3-C13-CgHy
CH; CHj 2,4-C1l3-CgHa
CH; CHj 2,5-C15-CgHs
CH, CH3 2,6-Cly-CgH3
CH; CH; 3,4-Cl3-CgH,
CH; CH; 3,5-Cl;-CgHs
CH; CH; 2.3,4-Cl;-CgH,
CH, CH, 2,3,5-Cly~CgHy
CH; CH; 2,3,6-C13-CgH;
CH3 CHaj 2,4,5-Cl3~CgH,y
CH;3 CH, 2,4,6-Cl3y~CgHy
CH; CH, 3,4,5-Cly-CeHs
CHa CH3 2-Br-CgHy
CH3 CH3 3-Br-CgHg
CH3 CH3 4-Br-CgHa
CH3 CH; 2,3-Br-CgHj
CH3 CH; 2,4-Br;-CsH;
CH3 CH3 2,5-Bry-CgHs
CHy CHy 2, 6-Bry-CgH;
CH; CH; 3,4-Br,-CgHy
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RI = R*ON=CR‘-C(R*’’)=NO-

CH3 CHj 3,5-Bry-Ce¢H3
CH3 CH,y 2-F, 3-Cl-Cg¢Hy
CHax CH; 2-F, 4-Cl-CgHy
CH; CH;y 2-F, 5-Cl-CgHj3
CH, CHj 2-F, 3-Br-CgH
CH;3 CH; 2-F, 4-Br-CgHs
CH3 CH; 2-F, 5-Br-CgHy
CH; CHj 2-Cl, 3-Br-CgH;
CH, CHa 2-Cl, 4-Br-CgHj
CH; CH, 2-Cl, 5-Br-CgHj
CH;, CH; 3-F, 4-Cl-CgHj
CH3 CH3 3-F, 5-Cl-Cg¢H3
CH3 CH;, 3-F, 6-Cl-CgHy
CH; CH; 3-F, 4-Br-CgHj
CH; CHj 3-F, 5-Br-CgH3
CH; CHj 3-F, 6-Br-CgHa
CH; CH;, 3-Cl, 4-Br-CgHs
CH, CH3 3-Cl, S-Br-CgHj
CH; CH; 3-Cl, 6-Br-CgHj
CH3 CH3 4-F, 5-Cl-CgHj
CH; CHj 4-F, 6-Cl-CgHj
CH3 CH; 4-F, S-Br-CgH
CH3 CH;3 4-F, 6-Br-CeH;
CH; CH, 4-Cl, 5-Br-CeHy
CH; CH; 5-F, 6-C1l-CgHj3
CH; CH, S-F, 6-Br-CgHj
CH3 CH,y 5-Cl, 6-Br-C¢Hj
CH; CH, 3-Br, 4-Cl, 5-Br-CgHs
CH, CHs 2-CN-CgHy

CH; CH, 3-CN-CgHy

CH3 CHj3 4-CN-CgHy

CH; CH; 2-NO,-CgHy

CH3 CH3 3-NO;-CgHy4

CH; CHa 4-NO;-CgHy
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Rl = R*ON=CR'-C(R'‘ ‘) =NO-

R" "’ R* R’ o

CH3 CHj 2-CH3~CgHy

CH; CH, 3-CH3~CgHy

CH; CH3 4-CH3-CgHq

CH; CH;3 2,3~ (CH3)3-CgHj
CH3 CH; 2,4~ (CH;3) 2-C¢Ha
CH3 CHj 2,5~ (CH3) 2-CgH3
CHj CH; 2,6~ {CH3) -CgH3
CH, CH3 3,4- (CHj) 3-CgH;
CH,y CH3 3,5-(CH3) 2-CgH3
CH3 CHj 2-CaHg-CgHy

CH; CH3 3~CHs-CgHy

CH3 CHj 4-CHs-CgHy

CH3 CH3 2-1-C3H7-CgHy
CH3 CH; 3-1-C3H7-CgHy
CH; CH; 4-1-C3H7-CgHy
CH3 CH3 3-tert.-CeHy-CgHy
CH; CH; 4-tert.-CgHy-CgHy
CH; CH, 2-Viny1-CgH,

CH; CHj3 3-Vinyl-CgHy

CH;, CH, 4-vVinyl-CgHy

CH, CHjy 2-Allyl-CgHy

CH; CH; 3-Ally1-CgHy

CH;, CH; 4-A11yl-CgHy

CH; CH; 2-CgHg~-CgHy

CH; CH3 3-CgHg-CgHy

CH; CHs 4-CgHg-CgHy

CH; CH; 3-CH3, 5-t-C4Hg-CgH;
CH, CH; 2-OH-CgHq

CH, CH, 3-OH-CgHyg

CH; CH, 4-OH-CgHg

CH; CH; 2-0CH;-CgHy

CH CH; 3-OCH;-CgHy

CH; CH; 4-OCH3-CgHg

CH3 CH3 2,3~ (OCH3) 3-C¢Hj
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—————
Rl = R"ON=CR’-~C{R‘’’)=NO-

S

CHj CH4 2,4-(0OCH;y) 2~CgH3

CH; CH; 2,5-(0OCH;3) 2-CgH)

CH> CH3 3,4~ (OCH;) 2-CgHj

CH3 CH; 3,5~ (OCH;) 2~CgH3

CHj CH3 3,4,5- (OCH3) 3-CgH3

CH, CH;, 2-0CH5~-CgHg

CH3 CH; 3-0C;H5~CgHy

CH; CH; 4-0CHg-CgHy

CHj CH; 2-0- (n-C3H7) -CgHy

CH3 CH3 3-0- (n~-C3H7) ~CgHy

CH3 CH3 4-0- (n-C3H7) -CgHqy

CH> CH; 2-0-(i-C3H7) -CgHy

CH3 CH3 3-0-{i~C3H7) -CgHy

CH3 CH3 4-0- (i-C3H7) -CgHq

CH3 CH3 4-0~(n-C4Hg) -CgHy

CH3 CH3 3-0-{t-CqHg} -CgHy

CH;3 CH; 4-0-{t-C4Hg) ~CgHy

CH3 CH3 2-0-Al1ly1-CgHy

CHs CH3 3-0-Allyl-CgHy

CHj CH; 4-0-a1l1y1-CgHy

CH3 CH;3 2-CF3-CgHy

CH;3 CH3 3-CF3-CgHy

CH; CH3 4-CF3-CgHy

CH; CH3 2-Acetyl-CgHy

CH3 CH; 3-Acetyl-CgHy

CH3 CHj3 4-Acetyl-CgHy

CH3 CH; 2-Methoxycarbonyl-CgHy
CH, CH; 3-Methoxycarbonyl-CgHy
CH; CH; 4 -Methoxycarbonyl-CgHy
CH; CH; 2-Aminocarbonyl-CgHy
CH; CH; 3-Aminocarbonyl-C¢Hy
CH; CH; 4-Aminocarbonyl-CgHy
CH;, CH3 2—Dimethylaminocarbonyl-csﬂ4
CH3 CH3 3-Dimethylaminocarbonyl-CgHy
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T R LRocrcr oo
4-Dimethylaminocarbonyl-CgHg
CH; CHj 2- (N-Methylaminocarbonyl) -CgH,
CH; CH; 3- (N-Methylaminocarbonyl) ~CgHy
CH;, CHj 4- (N-Methylaminocarbonyl) ~CsH,
CH; CH3 2-HyN-CgHy
CH3 CHj3 3-H)N-CgHy
CH3; CH; 4-HyN-CgHy
CH; CH; 2-Aminothiocarbonyl-CgHy
CH; CH; 3-Aminothiocarbonyl-CgH,
CH3 CH; 4-Aminothiocarbonyl-CgH,
CH3 CH3 2-Methoxyiminomethyl-CgH,
CH3 CH3 3-Methoxyiminomethyl-CgHgq
CH3 CH3 4-Methoxyiminomethyl-CgHy
CH; CH; 2-Formyl-CgHj
CHj3 CH3 3-Formyl-CgHy
CH; CH;j 4-Formyl-CgHy
CHj3 CH; 2-(1'-Methoxyiminoeth-1’-y1) ~CgHy
CH; CH; 3-(1’-Methoxyiminoeth-1’-y1) -CgHy'
CH3 CH3 4-(1’-Methoxyiminoeth-1‘-yl) -CgHy
CH3 CHj 2-SCH3-CgHy
CH3 CH3 3-SCH3~CgHy
| CH; CH3 4-SCH;3-CgH,
% CH; CH; 2-50,CHy~C¢Hy
1 CH; CH; 3-S0;CH3-CgHy
‘ CH; CH; 4-S0,CH3-CgHy
CH; CH; 2-0CF;-CgHy
CH3 CH3 3-0CF;-CgHy
CH; CH; 4-0CF;-CgH,
CH; CH; 2-0CHF-CgHy4
CH; CH; 3-OCHF,-CgHy
CHj3 CH, 4-0CHF;-C¢H,
CH; CH; 3-CF3, 4-OCF3-CgHj
CH3 CH; 2-NHCHj-CgHy
CH; CH;3 3~NHCH31-CgHy
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Rl = R*ON=CR'’'~C(R’"'’)=NO-

R’ ! R" R’

CH3 CH3 4 -NHCH; -CgHy

CH; CH3 2-N(CHj3) 2-CgHy

CH> CH3 3-N(CH3)3-CgHy

CHj CH; 4-N(CH;3) 3-CgHy

CH, CH, 2-Ethoxycarbonyl-CgHy

CH3 CH;3 3-Ethoxycarbonyl-CgHy

CH; CH3 4-Ethoxycarbonyl-CgHy

CH3 CH; 2-CH4CHaF-CgHy

CH3 CH,y 3-CHCHyF-CgHy

CHj CH; 4-CH,CH,F-CgHy

CHj CHj 2-CH,CF3-CgHy

CHjs CH3 3-CHCF3-CgHy

CH; CH3 4-CH7CF3-CgHy

CH; CH; 2-CF,CHF3-CgHg

CH; CH, 3-CFCHF;-CgHy

CH3 CH3 4 -CF,CHF-CgHg

CHj CH; 2-CHF2-CgHqy

CHj CH; 3-CHF,-CgHy

CH; CH; 4-CHF;-CgHg

CH3 CH, 2-(1’-0Oxo-n-prop-1-yl) -CgHy
CH3 CH; 3-(1'-Oxo-n-prop~-1l-yl)-CgHy
CH;3 CH3 4-(1'-Oxo-n-prop-1-yl)-CgHy
CH;, CH;3 2-(1’'-Oxo-iso-prop-1-yl) ~-CgHy
CH3 CH; 3-{1'-Oxo-iso-prop-1-yl)-CgHy
CH3 CHj 4-(1'-0Ox0-iso-prop-1-yl)-C¢H,
CH3 CH3 Cyclopropyl

CH; CH; Cyclopentyl

CH; CH; Cyclohexyl

CH; CHa 1-Naphthyl

CH; CH, 2-Naphthyl

CH; CH; 2-Pyridyl

CH, CH; 3-Pyridyl

CH3 CH3 4-pyridyl

CH3 CHj3 5-CH3;-Pyridin-2-y1
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Rl = R“ON=CR‘-C(R’‘‘)=NO-

CH, CH; | 5-Cl-Pyridin-2-yl

CH, CH; 6-Cl-Pyridin-2-yl

CH; CHy 3,5-Cl;-Pyridin-2-yl
CH; CHj3 6-OCH3~-Pyridin-2-yl
CH; CH;y 6-CH;~Pyridin-2-yl

CH; CH; 6-Cl-Pyridin-3-yl

CH;, CH; 6-CH;-Pyridin-3-yl

CH3 CH; 6-OCHy-Pyridin-3-yl
CH; CH3 2-Pyrimidinyl

CH, CH; .}4~OCH3;~Pyrimidin-2-yl
CHj CH3 4-0CzHs-Pyrimidin-2-yl
CHj3 CH3 4-Cl-Pyrimidin-2-yl
CH;3 CHj 4-CH3-Pyrimidin-2-yl
CH3 CH3 5-CH3-Pyrimidin-2-yl
CHj CH; 5-Cl-Pyrimidin-2-yl
CH3 CH3 5-OCH;-Pyrimidin~-2-yl
CH, CH; 5-0C3Hs-Pyrimidin-2-y1l
CH3 CH;3 4-Pyrimidinyl

CH, CH; 2-Cl-Pyrimidin-4-yl
CH3 CHj; 2-OCH3-Pyrimidin-4-yl
CH3 CH; 2-CH3;~Pyrimidin-4-yl
CH; CH; 6-Cl-Pyrimidin-4-yl
CH; CH; 6-CH3;-Pyrimidin-4-yl
CH; CH; 6-0CH3-Pyrimidin-4-yl
CH; CHj; S-Pyrimidinyl

CH; CHy 2-CH3~-Pyrimidin-5-yl
CH; CH; 2-Cl-Pyrimidin-5-y1
CH;y CH; 2-OCH3~Pyrimidin-5-yl
CHj CH; 2-0CyHs-Pyrimidin-5-yl
CH; CH; 2-Furyl

CH; CHj 4-CHs-Fur-2-yl

CH3 CH;3 4-CH3-Fur-2-yl

CH3 CH;, 4-Cl-Fur-2-vyl

CH3 CH; 4-CN-Fur-2-yl

- 104 -



CZ 297235 B6

| Rl = R*ON=CR’-C(R’‘’)=NO- l

R R* R’
CH, CH; 5-CHj~Fur-2-yl
CH3 CH;3 5-Cl-Fur-2-y1l

CH3 CH3 5-CN-Fur-2-yl

CH; CHj ) 3-Furyl

CHj CH, ‘ S-CH3~-Fur-3-yl
CHj CHj 5-Cl-Fur-3-yl

CH3 CH;3 , 5-CN-Fur-3-yl

CH3 CH3 2-Thienyl

CH3 CHj 4-CH;~Thien-2-yl
CH; CH;3 4-Cl-Thien-2-yl
CH3 CH3 4-CN-Thien-2-yl
CH3 CH3 5-CHi-Thien-2-yl
CH; CH3 5-Cl-Thien-2-yl
CH; CHa 5-CN-Thien-2-yl
CH; CHs 3-Thienyl

CH3 CHj 5-CH3~Thien-3-yl
CH3 CH; 5-Cl-Thien-3-yl
CH, CHj3 S5-CN-Thien-3-yl
CH; CH; l1-Methylpropyl-2-vyl
CH; CH; l1-Methylpropyl-3-yl
CH3 CH4 2-Oxazolyl

CHj3 CHy 4-CH;-Oxazol-2-y1l
CH3 CH; 4-Cl-Oxazol-2-yl
CH;3 CH3 4-CN-Oxazol-2-yl
CH, CH; 5-CH3-Oxazol-2-yl
CH; CH; 5-Cl-Oxazol-2-yl
CH3 CHy 5-CN-Oxazol-2-yl
CH3 CH, 4-0Oxazolyl

CH; CH3 2-CH3~0Oxazol-4-yl
CH; CH3 2-Cl-Oxazol-4-yl
CH; CH; 2-CN-Oxazol-4-yl
CH; CH; S-Oxazolyl

CH;3 CH3 2-CH3;-Oxazol-5-y1
CH; CHy 2-Cl1-Oxazol-5-yl
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Rl = R"ON=CR’-C(R’’‘)=NO-

AR —
—

pR—

R’
CH3 CH3 2-CN-Oxazol-5-yl

CH3 CH; 3-Isoxazolyl

CH3 CH; 5-CH3~Isoxazol-3-yl
CH3 CH, 5-Cl-Isoxazol-3-yl
CHj CH; S-CN-Isoxazol-3-yl
CHj CH3 5-Isoxxazolyl

CH3 CH, 3-CH;-Isoxazol-5-y1
CHy CH; 3-Cl-Isoxazol-5-yl
CH3 CH; 3-CN-Isoxazol-5-yl
CH3 CH3 2-Thiazolyl

CH3 CH; 4-CH;-Thiazol-2-yl
CHjy CH; 4-Cl-Thiazol-2-yl
CHj3 CH3 4-CN-Thiazol-2-yl
CHy CHy 5-CH3;~Thiazol-2-yl
CHj CH3 5-Cl-Thiazol-2-yl
CHjy CH3 5-CN-Thiazol-2-yl
CH;j CH; 4-Thiazolyl

CH3 CH; 2-CH3-Thiazol-4-yl
CH; CH; 2-Cl-Thiazol-4-yl
CHj CH; 2-CN-Thiazol-4-yl
CH; CH; 2-SCH3-Thiazol-4-y1
CH, CH3 5-Thiazolyl

CHj CH; 2-CH3~Thiazol-5-yl
CH;, CH;, 2-Cl-Thiazol-5-yl
CHj CH;3 2-CN-Thiazol-5-yl
CH3 CHj3 3-Isothiazolyl

CH3 CH; 5-CH3i~Isothiazol-3-yl
CH; CH; 5-Cl-Isothiazol-3-y1
CHj CH3 S-CN-1Isothiazol-3-yl
CH; CH; 5-Isothiazolyl

CH3 CH;, 3-CH3-Isothiazol-5-y1
CH; CHj 3-Cl-Isothiazol-5-yl
CHj CH; 3-CN-Isothiazol-5-yl
CH3 CH3 2-Imidazolyl
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I
Rl = R"ON=CR’-C(R‘’ ‘) =NO-

Y T —
CH, CH; 4-CH;-Imidazol-2-yl |
CHa CHjy 4-Cl-Imidazol-2~yl
CH; CHjy 4-CN-Imidazol-2-yl
CH; CHj3 1-CH3y-Imidazol-2-yl
CH3 CH3 1-CHi, 4-Cl-Imidazol-2-yl
CH3 CH;j 1,4-(CH;);-Imidazol-2-yl
CH3 CH, 1-CHj, 5-Cl-Imidazol-2-yl
CH;> CH; 1,5-(CHj)~Imidazol-2-yl
CHj3 CHi 4~Imidazolyl
CH; CH; 2-CHi-Imidazol-4-yl
CH3 CHj3 2-Cl-Imidazol-4-yl
CHj3 CH3 1-CH3-Imidazol-4-yl
CHj3 CH3 1,2-(CH3)2-Imidazol-4-yl
CHj CH;3 1-CH;, 2-Cl-Imidazol-4-yl
CH3 CH; 1-CH3;-Imidazol-5-y1
CH3 CH3 1-CH;, 3-Cl-Imidazol-5-yl
CH3 CH; 1,2-(CH;3)2-Imidazol-5-yl
CH3 CH; 3-Pyrazolyl
CH3 CH3 5-CH3-Pyrazol-3-yl
CH3y ) CHa 5-Cl-Pyrazol-3-yl
CH; CH3 5-CN-Pyrazol-3-yl
CH; CHj 1-CH3-Pyrazol-3-yl
CH3 CHy 1-CH;y, 4-Cl-Pyrazol-3-yl
CH; CHi 1-CH,;, 5-Cl-Pyrazol-3-yl
CH3 CH, 1,5-(CH;3) y~-Pyrazol-3-yl
CH; CHj; 1-CH;-Pyrazol-5-yl
CH3 CH; 1-CH;, 3-Cl-Pyrazol-S-yl
CH; CH; 1,3-(CH3)~-Pyrazol-5-~yl
CH, CHj 4-Pyrazolyl
CH; CHj3 3-Cl-Pyrazol-4-yl
CH3; CH; 3-CH3y-Pyrazol-4-yl
CH; CH; 1-CH3-Pyrazol-4-yl
CH3 CH3 1-CH;, 3-Cl-Pyrazol-4-yl
CHj3 CH;3 1,3-{CH3)3-Pyrazol-4-yl
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Rl = R“ON=CR‘-C(R’'"'‘)=NO-

Rl'l

R'

Rl

CH3 CHj o 1,3,4-Oxadiazol-5-yl

CH3 CH3 2-CH3-1, 3, 4-Oxadiazol-5-yl
CH;3 CH;3 2-C1-1,3,4-0Oxadiazol-5-yl
CH; CH; 2-CF3-1,3,4-0Oxadiazol-5-yl
CH; CH; 2-i-C3Hy-1,3,4-0Oxadiazol-5-y1
CHj3 CH;j 2-0CH3-1,3,4-Oxadiazol-5-y1
CH;3 CH; 1,2,4-0xadiazol-3-yl

CH; CH, 5-CH3~-1,2,4-Oxadiazol-3-yl
CH; CH;3 5-i-C3H7-1,2,4-0Oxadiazol-3-yl
CH; CH; $-Cl-1,2,4-Oxadiazol-3-yl
CH3 CH; $-CF3-1,2,4~-0Oxadiazol-3-yl
CH; CH; 1,2,4-Triazol-3-yl

CH3 CH; 1-CH3-1,2,4-Triazol-3-yl

CH; CH; 1-Pyrrolyl

CHj CH; 3-CH3-Pyrrol-1-yl

CH3 CH3 1-Pyrazolyl

CH3 CH; 3-CH3-Pyrazol-1l-yl

CH;3 CH; 3-CFP;3;~Pyrazol-1-yl

CH; CH; 4-CH3-Pyrazol-1-yl

CH3 CH; 4-Cl-Pyrazol-l-vyl

CH;, CH3 4-Ethoxycarbonyl-Pyrazol-1-yl
CH; CH; 3-CH;, 4-Br-Pyrzol-l-yl

CH; CH; 1-Imidazolyl

CH, CH; 4-CH3-Imidazol-1-y1

CH; CH; 4,5-Clz-Imidazol-1-yl

CH; CHj 2,4- (CH3) 2-Imidazol-1-yl

CH;, CH; 1,2,4-Triazol-1-yl

CH; CH, 1,3,4-Triazol-1-yl

CH; CH3 3,5-(CH3)3-1,2,4~-Triazol-1-yl
CH; CH; 1-Piperidinyl

CH; CH3 1-Pyrrolidinyl

CH3 CH;3 1-Morpholinyl

H CH; CH3

F CH; CH3
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o "~ Rl = R*ON=CR'-C (R’ ') =NO-
J—— ———
R’ R” R’
benm— —— S ——————————
cl CHj CH3

Br CH; CH;

CyHg CH; CH,

CN CH, CH;

NO; CH; CH3

OCH3 CH3 CH;

SCH, CH; CHj

NH3 CH; CH;

NH (CH3) CHj CH;

N{(CH3) > CH; CH;

OH CH; CH3

CF; CHj CH;

OCF3 CH» CH;

H CH; CeHs

F CH3 CeHs

Cl CHj CgHs

Br CH; CeHs

CyHg CH; CgHg

CN CHy C¢Hs

NO; CHj, CeHs

OCHj CHj CgHs

SCH; CH; CgHs

NH; CHj CgHs

NH (CH3) CH; CgHsg

NH (CH3) » CHj CgHs

OH CH; CgHsg

CF, CH; CgHsg

OCF,y CH; CgHg

CH; CH; H

CH; CH> CzHs

CH; CH; n-Cs;Hy

CH; CH; is0-C3Hy
CH;j CH; tert .-CqHy
CHy CHy CN
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-_-.--—-—-Ir_l{'ON=CR‘ -C(R’ ") =NO-
CH3 CH3 NO;

CH; CH;, OCH;

CH; CH3 OCzHs

CH3 CH3 0-n-C3Hy
CH3 CH3 0-is0-C3H7
CH; CH; 0O-Benzyl
CH; CH; . }sCH;

CH;, CH; SC3Hsg

CH3 CH, S-n-CyHy
CH; ‘ CH; S-iso-C3Hy
CH; CHj NH;

CH; CH3 NH (CH3)
CH3 CH; N(CH3) 3
CH; CH; OH

CHj CHj; CF3

CHj CHj OCF3

OCH; CH;, OCHj;

CF, CHj CF;

SCH; CH;, N

OH CH, OH

OCH; CaHg CHj

OCH; n-C3Hy CH;

OCH3 is0-C3Hy CH;

OCH; CzHs CgHs

OCHj, n-CiHy CeHs

OCH; iso0-CiHy CeHs

CH;, CH; F

CH;, CH; Cl

CHj CH; Br

CH; CH3 S (CHs)

CH, CoHs CyHs

CH; CoHe n-CiyHy

CH; C2Hs iso-CiHy
CHj CyHs tert.-C4Hg
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T Rl = R”ON=CR’-C(R’‘‘) =NO:-
R’ R* R-'-l

OCH; CH; 2-F-CeHy
OCH; CHj 3-F-CgHy

OCH; CHa 4-F-CgHy

OCH3 CH; 2,3-F3-CgHy
OCH3 CH3 2,4-F>-CgH3
OCH; CH3 2,5-Fy-CgHy
OCH; CH; 2,6-F;-CgH;
OCH3 CH3 3,4-F3-CeHj
OCH; CH3 3,5-F3-CgHs
OCH3 CH; 2-C1-CgHy

| OCH3 CH; 3-C1-CgHy

OCH3 CH3 4-C1-CeHy

OCH; CH3 2,3-Cl,-CgHa
OCH; CH; 2,4-Clo-CgHs
OCH3 CHj 2,5-Cly-CgHj
OCH;3 CH; 2,6-Cla-CgHs
OCH; CHj 3,4-Cly-CgH,
OCH; CHa 3,.5-C1;-CgH3
OCH3 CHj 2.3,4-C13-C¢Hy
OCH; CH; 2,3,5-Cl3-CeHy
OCH;j CH; 2,3,6-C1l3-CgH;
OCH; CH3 2,4,5-Cly-CgHy
OCH; CH3 2,4,6-Cl3-CgHy
OCH3 CH; 3,4,5-C13-CgHz
OCH3 CH; 2-Br-CgHy

OCH3 CH3 3-Br-CgHq

OCHj3 CH; 4-Br-CgHy

OCH; CHjy 2,3-Bry-CgHy
OCH; CHy 2,4-Br;-CgHj
OCH; CH; 2, 5-Bry-CgHy
OCH; CH; 2,6-Bry-CgH
OCHj CHj 3,4-Bry-CgHs
OCH;3 CH; 3,5-Brs-CgHa
OCH; CH; 2-F, 3-Cl-CgH,

- 111 -



CZ 297235 B6

R! = R*ON=CR‘-C(R’‘"’)=NO-

OCHj CHy 2-F, 4-Cl-CeH;
OCH3 CH, 2-F, 5-Cl~CgHj
OCHy CH; 2-F, 3-Br-CgHy
OCH; CH3 2-F, 4-Br-CgHj
OCH; CH; 2-F, S-Br-CgH
OCH3 CH; 2-Cl, 3-Br-CeHy
OCHj CH, ~l2-c1, 4-Br-ce,
OCH; CHy 2-Cl, 5-Br-CgHj
OCH; CH; 3-F, 4-Cl-CgH,
OCHy CH3 3-F, 5-Cl-C¢H;
OCH; CHy 3-F, 6-C1-CgHy
OCH;3 CH; 3-F, 4-Br-CgH;
OCH3 CH3 3-F, 5-Br-CgHj
OCHj; CH, 3-F, 6-Br-CgHj
OCH; CH3 3-Cl, 4-Br-CgH;
OCH;3; CH3 3-Cl, 5-Br-CgHj
OCH; CH; 3-Cl, 6-Br-CgH;
OCH; CHj3 4-F, $-C1-CgHj
OCH; CH3 4-F, 6-Cl-CgH3
OCH; CH3y 4-F, 5-Br-CgH
OCH; CH3 4-F, 6-Br-Cg¢Hj
OCH;3 CH, 4-Cl, S~Br-CgH;
OCH3 CHj3 S5-F, 6-C1-CgH,
OCH; CH;y 5-F, 6-Br-CgH;
OCH3 CHj 5-Cl, 6-Br-CgHs
OCH; CH, 3-Br, 4-Cl, S-Br-CgHy
OCH; CH; 2-CN-CgHy

OCH; CH; 3-CN-CgHy

OCH3 CH;, 4-CN-CgHy4

OCH; CH; 2-NO3-CgHy
OCH;3 CHj 3-NO;3-CgHy
OCH, CH; 4-NO3-CgHy

OCH; CHjy 2-CH3-CgHy
OCH; CH, 3-CHj-CgHy
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Rl = R"ON=CR’-C(R’’'')=NO- I

R R* N R’

povr— —— e ————————
OCH;j CHj 4-CH3-CgHy

OCH;3 CH3 2,3-(CH3) 7-CgH3
OCH3 CH; 2,4~ (CH3)2~CgH3
QOCH; CH; 2,5-(CH3) 2~C¢H;
OCHj CH; 2,6~ (CH3) ;-CgH3
OCH; CH; 3,4-(CH;3) 2~CgHj
QOCH; CH;j 3,5~ (CH3) 2-CgH3
OCH; CH, 2-CoHg~CgHy

OCH; CH; 3-CHg-CgHy

OCH; CH; 4-CyHg-CeHy

OCH;, CHj 2-1-C3H7-CgHy
OCH; CH; 3-i-C3H7-CgHy
OCH> CH; 4-1-C3H7~CgHy
OCH3 CHj 3-tert -CgHyq-CgHy
OCH;, CH; 4-tert -CgH4-CgHy
OCH; CH; 2-Vinyl-CgeHy

OCH; CH,y 3-vinyl-CgHy

OCH;3 CH; 4-Viny1l-CgHgy

OCH; CH; 2-Allyl-CgHy

OCH; CHj 3-Allyl-CgHy

OCH; CH3 4-Allyl-CgH,

OCH; CHj 2-CeHg-CgHy

OCH; CHj 3-CgHs-CgHy

OCH; CH; 4-CgHs-CgHy

OCH; CH; 3-CHj, 5-t-CqHg-Cg¢Hj
OCH3 CH; 2-OH-CgHy

OCH; CH, 3-OH-CgHy

OCH; CHj 4-OH-CgHy

OCH; CHs 2-0OCH3-CgHy

OCH; CH; 3-0CH;-CgHy

OCH; CH; 4-OCH;-CgHy

OCH;3 CH, 2,3-{0CH;) 2-CgH3
OCH; CHj 2,4- {OCH3) 2-CgH3
OCH3 CH; 2,5~ {OCH3) 2-CgHa
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OCH; CH; ' 3,4-(OCH3) 2-CgH3

OCH; CH, 3.5~ (OCH;3) 3-CeH;

OCH; CH; 3.4,5-(OCH;3)1-CgH;

OCHj CHj 2-0CHs5-CgHy

OCH3 CH; 3-0C2Hg-CgHy

OCH; CH; 4-0CyHg-CgHy

OCH3; CH; 2-0- (n-C3H7) -CgHy

OCHj CHj 3-0- (n~C3H7) ~CgHyq

OCH; CH; 4-0- (n-C3H7) -CgHy

OCH, CH;3 2-0-(1-C3H7) -CgHy

OCH; CH3 3-0-(i-C3H7) -CgHy

OCH; CH; 4-0~(i-C3Hy) -CgHq

OCH, CHj3 4-0- (n-C¢Hg) -CgHy

OCH; CH; 3-0-(t~CyHg) -CgH4

OCH3 CH; 4-0- (n-CgH13) ~CgHy

OCH3 CH; 2-0-Allyl-CgHy

OCH; CH; 3-0-Ally1-CgHy

OCH;, CH, 4-0-Allyl-CgHy

OCH3 CH3 2-CF3-CgHyq

OCH; CH3 3-CF3-CgHy

OCH;3 CH; 4-CF3-CgHy

OCH; CH; 2-Acetyl-CgHy

OCH; CH3 3-Acetyl-CgHqy

OCH;3 CH;y 4-Acetyl-CgHy

OCH; CH; 2-Methoxycarbonyl-CgHy

OCH3 CH; 3-Methoxycarbonyl-CgHgy

OCH; CH, 4-Methoxycarbonyl-CgH,

OCH; CH3 2-Aminocarbonyl-CgH,

OCH;, CH; 3-Aminocarbonyl-CgHgy

OCH; CH3 4-Aminocarbonyl-CgHg

OCH3 CH, 2-Dimethylaminocarbonyl-CgHg
OCH3 CH; 3-Dimethylaminocarbonyl-CgHq
OCH3 CH; 4-Dimethylaminocarbonyl-CgHy
OCH; CH; 2~ (N-Methylaminocarbonyl) -CgHg
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Rl = R*ON=CR’-C(R'‘‘)=NO-

RY ¢

ISCT-IT_-— CH, 3- (N-Methylaminocarbonyl}-CgHy
OCH; CH; 4- (N-Methylaminocarbonyl) -CgHg
OCH3 CHs 2-HoN-CgHy

OCH; CH, 3-HyN-CgHy

OCH;3 CH; 4-HyN-CgHy

OCH; CH; 2-Aminothiocarbonyl-CgHy

OCH3 CH; 3-aminothiocarbonyl-CgHy

OCH; CHj 4-Aminothiocarbonyl-CgHy

OCH3 CH3 2-Methoxyiminomethyl-CgHy

OCH; CH3 3-Methoxyiminomethyl-CgHy

OCH;3 CH; 4-Methoxyiminomethyl-CgHg

OCH;3 CH3 2-Formyl-CgHy

OCH3 CH; 3~-Formyl-CgHy

OCH3 CH; 4-Formyl-CgHy

OCH3 CH3 2-(1'-Methoxyiminoeth-1’-yl)-CgHy
OCH; CH; 3-(1'-Methoxyiminoeth-1’-yl)-CgHs
OCH;3 CH; 4-(1'-Methoxyiminoeth-1’-y1)-CgHy
OCH; CH; 2-SCH3~-CgHy

OCH; CH3 3-SCH3-CgHy

OCH; CHj 4-SCH3-CgHy

OCHj CHj 2-S0,CHy-CgHy

OCH3 CH; 3-S05CH3-CgHy

OCH;3 CH, 4-S0,CH3-CgHy

OCH3 CH, 2-0CF;3-CgHy

OCH3 CHa 3-OCF3-CgHgy

OCH3 CH; 4-0CF3-C¢Hy

OCH; CH;, 2-0OCHF-CgHy

OCH3 CH3 3-OCHF,-CgHgy

OCH3 CHa 4-OCHF>-CgHgy

OCH; CH;3 3-CF;, 4-OCF;3-CgHj

OCHj CH; 2-NHCH3-CgHq

OCHj CHj 3-NHCH3-CgHgq

OCH3 CH; 4 -NHCH;3-CgHgq

OCH3 CH3 2-N(CHj3)3-CgHq
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R! = R“ON=CR‘-C(R'‘‘)=NO-

CH; 3-N(CHj) ;-CgHy
OCH; CH; 4-N(CHj3) 3-CgH,
OCHj; CH; 2-Ethoxycarbonyl ~-CgHy
OCHj; CH, 3-Ethoxycarbonyl-CgHy
OCH3 CH3 4-Ethoxycarbonyl-Cg¢H,
OCH3 CH, 2-CH,CH,F-CgHy
OCH; CH; 3~CHCHyF-CgHq
OCH, CH3 4-CH,CH;F-CgH,
OCH; CH; 2~-CH,CF3-CgHgy
OCH; CH3 3-CH3CF3-CgHy
OCHj CH; 4-CH3CFy-CgHy
OCH; CH3 2-CF,CHF3-CgHy
OCH; CH3 3-CFCHP;~CgHy
OCH3 CH; 4-CFCHF;-CgHy4
OCH; CH, 2-CHF~CgHy
OCH;3 CH;3 3-CHF;-CgHy
OCHj CH; 4-CHF3-CgHy
OCH; CH3 2-(1'-0Ox0-n-prop-1-y1) -CeHy
OCH; CH; 3-(1’-Oxo-n-prop-1-yl) -C¢Hy
OCH; CH;, 4-(1'-Oxo-n-prop-1-y1l) -CgH,
OCH; CHj3 2-(1’'-0Oxo-iso-prop-1-y1l) ~CgHy
OCHj CH, 3-{1’-Oxo~iso-prop-1-y1) ~CgHy
OCH; CH3 4-(1’'-Oxo-iso-prop-1-y1) -CgHy
OCHj3 CH; Cyclopropyl
OCH; CH; Cyclopentyl
OCH;, CH; Cyclohexyl
OCH;3 CH3 1-Naphthyl
OCH; CH3 2-Naphthyl
OCH; CH; 2-Pyridyl
OCH; CH;, 3-Pyridyl
OCHj; CH; 4-Pyridyl
OCH; CH, 5-CH3~Pyridin-2-yl
OCH;, CHj 5-Cl-Pyridin-2-y1
OCH;, CH; 6-Cl-Pyridin-2-yl

-116-



CZ 297235 B6

o Rl = R"ON=CR’-C(R'‘’)=NO-
N

— = o 3,5-Clp-Pyridin-2-yl
= = 6-OCH3-Pyridin-2-yl
— = 6~CH;~-Pyridin-2-yl
— - 6-Cl-Pyridin-3-yl
— — 6~CH;~-Pyridin-3-yl
— = 6-0CH;-Pyridin-3-yl
— = 2-Pyrimidinyl
— — 4-0CH3-Pyrimidin-2-yl
— - 4-0C;Hg~Pyrimidin-2-yl
— = 4-Cl-Pyrimidin-2-yl
— - 4-CH3-Pyrimidin-2-yl
— = 5-CH3~-Pyrimidin-2-yl
- - 5-Cl-Pyrimidin-2-yl
— - 5-OCH3-Pyrimidin-2-y1l
— = 5-0C3Hs~Pyrimidin-2-yl
— = 4-Pyrimidinyl
- - 2-Cl-Pyrimidin-4-yl
— - 2-OCH3~-Pyrimidin-4-yl
— — 2-CH3-Pyrimidin-4-yl
— - 6-Cl-Pyrimidin-4-y1l
— = 6-CH3-Pyrimidin-4-yl
— - 6-OCH3-Pyrimidin-4-yl
= - 5-Pyrimidinyl
— = 2-CH3~Pyrimidin-5-yl
— - 2-Cl-Pyrimidin-5-y1l
— - 2-0CH;3-Pyrimidin-S-yl
— = 2-0CoHg-Pyrimidin-5S-vyl
OCH3 CH; ——=
— - 4-CyHg-Fur-2-yl
— = 4-CH3-Fur-2-yl
— = 4-Cl-Fur-2-yl
o - 4-CN-Fur-2-yl
— — $-CH3~Fur-2-yl
— - 5-Cl-Fur-2-yl
OCH) CHj
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Rl = R”"ON=CR’-C(R’’ ") =NO-

R'’* R* R’ B
OCH3 CHjy 5~C§-Fur-—2-y1
OCH; CH3 3-Furyl

OCH, CH3 5-CH3~Fur-3-yl
OCH3, CH; 5-Cl-Fur-3-yl
OCHy CH; 5-CN-Fur-3-yl
OCH3 CHj 2-Thienyl

OCH; CHj, 4-CH;-Thien-2-yl
OCH; CH3 4-Cl-Thien-2-yl
OCH3 CH; 4-CN-Thien-2-yl
OCH3; CHj 5-CH;-Thien-2-y1
OCH3 CH, 5-Cl-Thien-2-yl
OCH3 CH;, 5-CN-Thien-2-y1l
OCH3 CH, 3-Thienyl

OCH;3; CH3 5-CH;-Thien-3-yl
OCH; CH; 5-Cl-Thien-3-yl
OCH; CH3 5-CN-Thien-3-y1l
OCH; CHj 1-Methylpropyl-2-y1l
OCH; CH, 1-Methylpropyl-3-yl
OCH;, CH; 2-Oxazolyl

OCHj CH, 4-CH;-Oxazol-2-y1
OCH; CHj, 4-Cl-Oxazol-2-yl
OCH3 CH; 4-CN-Oxazol-2-y1
OCH; CH; 5-CH;~-Oxazol-2-yl
OCH;3; CH; 5-Cl-Oxazol-2-yl
OCH3 CH3 5-CN-Oxazol-2-yl
OCH; CH, 4-Oxazolyl

OCHj3 CH; 2-CH3;-0Oxazol-4-yl
OCH; CH; 2-Cl-Oxazol-4-yl
OCH; CH; 2-CN-Oxazol-4-yl
OCHj, CH3 5-Oxazolyl

OCH; CH; 2-CH3~-Oxazol-5-yl
OCH; CH; 2-Cl-Oxazol-S-yl
OCH3 CH3 2-CN-Oxazol-5-yl
OCH;3 CH3 3-Isoxazolyl
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o
Rl = R"ON=CR'-C(R’’’}=NO-

R**’ R* R’

OCH3 CH3 5-CH;-Isoxazol-3-yl |
OCH3 CH;, 5-Cl-Isoxazol-3-yl
OCH3 CHj 5-CN-Isoxazol-3-yl
OCH3 CH; S-Isoxxazolyl

OCH3 CH3 3-CH3-Isoxazol-S-y1
OCH3 CHj 3-Cl-1soxazol-S5-yl
OCH; CH;y 3-CN-Isoxazol-5-y1
OCH3 CHj3 2-Thiazolyl

OCH3 CH3 4-CH3~Thiazol-2-yl
OCH3 CH; 4-Cl-Thiazol-2-yl
OCH3 CH; 4-CN-Thiazol-2-yl
OCH;3 CH3 $-CH3;-Thiazol-2~yl
OCH3 CH» 5-Cl-Thiazol-2-yl
OCH3 CH; 5-CN-Thiazol-2-yl
OCH3 CH3 4-Thiazolyl

OCH3 CH3 2-CH3-Thiazol-4-yl
OCH3 CHj 2-Cl-Thiazol-4-y1l
OCH, CHj 2-CN-Thiazol-4-yl
OCH; CHy 2-SCH3-Thiazol-4-yl
OCH3 CHj 5-Thiazolyl

OCH3 CHj> 2-CH3-Thiazol-5-y1
OCH; CH3 2-Cl-Thiazol-5-yl
OCH3 CH3 2-CN-Thiazol-5-yl
OCH; CHj 3-Isothiazolyl

QCH; CH3 5-CHi-Isothiazol-3-yl
OCH3 CHj3 5-Cl-Isothiazol-3-yl
OCH; CHs 5~-CN-Isothiazol-3-yl
OCH3 CHjy 5-Isothiazolyl

OCH; CH3 3-CH3-Isothiazol-S-yl
OCH; CHjy 3-Cl-Isothiazol-5-y1
OCH, CH; 3-CN-Isothiazol-5-yl
OCH;3 CH; 2-Imidazolyl

OCH» CH» 4-CH3~Imidazol-2-y1
OCH;3 CH3 4-Cl-Imidazol-2-yl
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R! = R"ON=CR’-C(R’" ‘) =NO-

Rl

CH, ~ |4-CN-Imidazol-2-y1 ]
OCH; CH; 1-CH3~Imidazol-2-yl
OCH; CH; 1-CH3, 4-Cl-Imidazol-2-yl
OCH3 CHy 1,4-(CH3)2~Imidazol-2-yl
OCHj; CH3 1-CH3, 5-Cl-Imidazol-2-y1
OCH; CH3 1,5-(CH3) 2-Imidazol-2-yl
OCH; CH; ¢-Imidazolyl
OCH; CHj 2-CHj;-Imidazol-4-yl
OCHj3 CH; 2-Cl-Imidazol-4-yl
OCH; CHj3 1-CH3-Imidazol-4~yl
OCH; CH;3 1,2-(CH;)-Imidazol-4-yl
OCH; CH;3 1-CH3, 2-Cl-Imidazol-4-yl
OCH; CHj 1-CH3-Imidazol-5-y1
OCH; CHy 1-CH3, 3-Cl-Imidazol-5-yl
OCH3 CH; 1,2-(CH3)2-Imidazol-5-y1
OCH; CHa 3-Pyrazolyl
OCH3 CH, 5-CH;-Pyrazol-3-yl
OCH; CH;, 5-Cl-Pyrazol-3-yl
OCH; CH; 5-CN-Pyrazol-3-yl
OCH; CH, 1-CH3-Pyrazol-3-yl
OCH3, CH, 1-CH3, 4-Cl-Pyrazol-3-yl
OCH3 CH, 1-CH;, 5-Cl-Pyrazol-3-yl
OCH, CH; 1,5-(CH;3);~-Pyrazol-3-yl
OCH; CH; 1-CH3-Pyrazol-5-y1
OCH3 CH; 1-CH3;, 3-Cl-Pyrazol-5-yl
OCH; CH; 1.3~ (CH;3),-Pyrazol-5-y1
OCH; CH; 4-Pyrazolyl
OCH; CH, 3-Cl-Pyrazol-4-y1
OCH, CH, 3-CH3-Pyrazol-4-y1
OCH; CH; 1-CH;-Pyrazol-4-yl
OCH; CH; 1-CH;, 3-Cl-Pyrazol-4-yl
OCH;, CH; 1,3-{CH3)-Pyrazol-4-y1
OCH3 CH; 1,3,4-Oxadiazol-5-y1
OCH; CH3 2-;CH3-1,3,4-0Oxadiazol-5-y1
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Rl = R°ON=CR’-C (R’ ' ') =NO- ]
———— AR S
R’ R~” R’
OCH;j CH3 2-C1l-1,3,4-Oxadiazol-5-v1
OCH; CHj 2-CF3-1,3,4-Oxadiazol-5-yl
OCH; CH; 2-i-C3H7~1,3,4-Oxadiazol-5-y1
OCH; CH3 2-0CH;3-1,3,4~Oxadiazol-5-y1
OCH3 CH;3 1,2,4-0Oxadiazol-3-yl
OCH; CHj 5-CHi-1,2,4-Oxadiazol-3-yl
QOCH; CH, 5-i-C3H7-1,2,4-Oxadiazol-3-y1
OCH3 CH; 5-C1-1,2,4-Oxadiazol-3-yl
OCH3 CH; 5-CF3;-1,2,4-Oxadiazol-3-yl
OCH, CH; 1,2,4-Triazol-3-yl
OCH; CH1 1-CH;-1,2,4-Triazol-3-y1
OCH; CHj3 1-Pyrrolyl
OCHj3 CH;3 3-CH3~Pyrrol-1-yl
OCH; CH; 1-Pyrazolyl
OCH; CH3 3-CH3-Pyrazol-1-yl
OCH3 CH3 3-CF3-Pyrazol-1-yl
OCH; CH;, 4-CH3-Pyrazol-1-yl
OCH; CHj 4-Cl-Pyrazol-1l-yl
OCH; CHj3 4-Ethoxycarbonyl-Pyrazol-1-yl
OCH3 CH3 3-CH;, 4-Br-Pyrzol-l-yl
OCH; CH;3 1-Imidazolyl
OCH; CH3 4-CH3-Imidazol-1-y1
OCH; CH;3 4,5~Cly;-Imidazol-1-yl
OCH; CH3 2,4-(CH;y)2-Imidazol-1-yl
OCH3 CH; 1,2,4-Triazol-1-yl
OCH3 CH3 1,3,4-Triazol-1-yl
OCH; CH; 3,5-(CH3}2-1,2,4-Triazol-1-yl1
OCH; CH;, 1-Piperidinyl
OCH;3 CHs 1-Pyrrolidinyl
OCH; CH3 1-Morpholinyl

Vynalez objasiiuji, nijak viak neomezuji nasledujici pfiklady praktického provedeni.
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Ptiklady provedeni vynalezu

Priklad 1
n—Pentylester 2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny

ClCH;

iC..--==O
O==C—0(CH;) 4CH3

Vyjme se 18 g pentanol-1-u (0,2 mol) s 1,8 g vody do 80 g toluenu. Zavede se 14,6 g (0,4 mol)
chlorovodiku (pfi teploté 0 °C). Prikape se 16,2 g (0,09 mol) 2—(chlormethyl)benzoylkyanidu.
Micha se pfi teploté mistnosti po dobu dvou hodin a zahfivanim se po dobu osmi hodin udrzuje
na teploté 60 °C.

Reakeni smés se necha ochladit, extrahuje se jednou 50 ml 15% kyseliny chlorovodikové a tfikrat
50 ml vody a odpati se k suchu.

Vytézek je 23 g (95 % teorie, obsah 4,9 % pentylesteru 2—~(chlormethyl)benzoové kyseliny).

Mensi mnozstvi se Cisti bleskovou chromatografii, naptiklad za pouziti jako eluéniho ¢inidla
systému cyklohexan/toluen (2:1) na silikagelu 60.

'H-NMR (CDCl3): 1 0,92 (t, 3H), 1,28-1,48 (m, 4H), 1,67-1,84 (m, 2H), 4,39 (t, 2H), 5,03 (s,
2H), 7,45-7,78 (m, 4H), ppm

Priklad 2
(2-EthyDhexylester 2—(chlormethy)fenylglyoxylové kyseliny

ClCH;

C==0
l .~ C2Hs
OmC*‘OCHz““— CH
™ (CH3) yCH;

Rozpusti se 30 g 2~ethylhexanolu (0,23 mol) s 2,0 g vody v 80 g toluenu. Pfi teploté 0 az 5 °C se
zavede 14,6 g (0,4 mol chlorovodiku). Prikape se 18 g 2—(chlormethyl)benzoylkyanidu ve 25 g
toluenu pfi teploté 0 °C. Reakéni smés se v pribshu dvou hodin za michéni zahfeje na teplotu
60 °C. Ponecha se na této teplot& po dobu osmi hodin, neché se ochladit na teplotu mistnosti a
promyje se jednou 50 ml 15% kyseliny chlorovodikové a tikrat 50 ml vody a odpafi se k suchu.
Vytézek je 33 g (piiblizné 88 %).

Cisti se bleskovou chromatografii, za pouziti jako eluéniho &inidla systému cyklohexan/toluen

(3:1) na silikagelu 60. Vytézek 23 g (75 %, &istota vétsi nez 99%).

Piiklad 3
n—Pentylester 2-methoxyimino—2-{(2'~(chlormethyl)fenylJoctové kyseliny
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Do roztoku 27 g (0,2 mol) n—pentylesteru 2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny v 50 ml
methanolu se pfida 33 g (0,4 mol) O—methylhydroxylaminhydrochloridu a 10 g suchych perel
molekulového sita (0,3 nm) a necha se stat po dobu 16 hodin pfi teploté mistnosti. Po odfiltrovani
molekulového sita se roztok zahusti, zbytek se rozdéli mezi methyl-terc—butylether a vodu, orga-
nicka faze se promyje vodou, vysusi se siranem sodnym a zahusti se. Ziska se 30 g (100 % teorie)
n—pentylesteru 2—methoxyimino—2-[(2'(chlormethyl)fenyl]Joctové kyseliny v podobé svétle Zlu-
tého oleje, ktery je izomerni smési E:Z = 1:1. Dé&leni izomerni smési je mozné sloupcovou
chromatografii na silikagelu (jako eluéniho ¢inidla pouzito systému methylterc—butylether/n—
hexan).

E~izomer: (bezbarvy olej)

'H-NMR (CDCly): &1 0,87 (t, 3H), 1,20-1,37 (m, 4H), 1,62-1,74 (m, 2H), 4,05 (s, 3H), 4,27 (1,
2H), 4.44 (s, 2H), 7,16 (dd, 1H), 7,32-7,51 (m, 3H) ppm

Z—izomér: (bezbarvy olej)

'"H-NMR (CDCH): b1 0,89 (t, 3H), 1,24—1,41 (m, 4H), 1,66-1,77 (m, 2H), 4,04 (s, 3H), 4,30 (t,
2H), 4,88 (s, 2H), 7,32 (7,47 (m, 3H), 7,58 (d, 1H), ppm.

Priklad 4
n—Pentylester (E)}-2—methoxyimino-2—[(2'—(chlormethyl)fenyl]octové kyseliny

Roztok 30 g (0,1 mol) n—pentylesteru 2—-methoxyimino—2-[(2'<(chlormethyl)fenylJoctové kyseli-
ny (E:Z = 1:1) v 500 ml diethyletheru se za chlazeni ledem nasyti plnym chlorovodikem. Reak&ni
smés se necha ohfat na teplotu mistnosti a micha se po dobu 16 hodin. Reak¢ni smés se zahusti a
gisti se sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako elu¢niho ¢inidla pouzito systému methyl-
terc—butylether/n—hexan). Ziska se 24,3 g (81 % teorie) n—pentylesteru (E)-2—-methoxyimino—2—
[(2'—(chlormethyl)fenyl]octové kyseliny v podobé bezbarvého oleje.

"H-NMR: jako podle ptikladu 1 (E-izomer)

Priklad 5
n-Pentylester (E,E)-2-methoxyimino-2—-{[(2'—(1"'—(4"""chlorfenyl)-1"—methyl)iminooxy-
methyl}fenyl}octové kyseliny

Ptedlozi se 0,27 g (11 mmol) hydridu sodného v 50 ml dimethylformamidu. Pfida se po Castech
1,7 g 4—chloracetofenonoximu a micha se pfi teploté mistnosti po dobu 30 minut. Pfikape se
3,0 g (10 mmol) n—pentylesteru (E)-2—-methoxyimino—2—[(2'—(chlormethyl)fenyl]octové kyseliny
v 10 ml dimethoylformamidu a micha se po dobu dvou hodin pfi teploté mistnosti. Nalije se na
studenou 2M kyselinu chlorovodikovou a extrahuje se methyl-terc~butyletherem. Spojené orga-
nické faze se promyji vodou, vysu$i se siranem sodnym a zahusti se. Produkt se Cisti se sloupco-
vou chromatografii na silikagelu (jako eluéniho &inidla pouzito systému methyl-terc~butyl-
ether/n—hexan). Ziska se 3,5 g (80 % teorie) n—pentylesteru (E,E)-2—methoxyimino—2—{[(2"-1"-
(4"""—chlorfenyl)-1"—methyl)iminooxymethyl]fenyl} octové kyseliny v podobé bezbarvého oleje.

'"H-NMR (CDCLy): b1 0,84 (t, 3H), 1,16-1,36 (m, 4H), 1,53-1,72 (m, 2H), 2,18 (s, 3H), 4,02 (s,
3H), 4,19 (t, 2H), 5,12 (s, 2H), 7,17-7,59 (m, 8H) ppm

Ptiklad 6
Monomethylamid (E,E)-2-methoxyimino—2—{[(2'—(1"—(4""—chlorfenyl)-1"-methyl)iminooxy-
methyl]fenyl}octové kyseliny

Rozpusti se 2,0 g (4,6 mmol) n—pentylesteru (E,E)}-2-methoxyimino—2-{](2'<(1""—(4"""~chlor-
fenyl)-1""-methyl)iminooxymethyljfenyl} octové kyseliny v 50 ml tetrahydrofuranu, smich4 se se
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20 ml 40% vodného roztoku monomethylaminu a micha se po dobu tf hodin pii teploté mist-
nosti. Smicha se s vodou a extrahuje se methyl-terc-butyletherem. Spojené organické faze se
promyji vodou, vysusi se siranem sodnym a zahusti se. Ziska se 1,6 g (92 % teorie) mono-
methylamidu (E,E)}-2-methoxyimino—2—{[(2'-1 ""—<(4""—chlorfenyl-1""—methyl)iminooxymethyl]-
fenyl}octové kyseliny v podobé bilého prasku o teploté tani 117 az 119 °C.

'"HNMR (CDCL): b1 2,17 (s, 3H), 2,86 (d, 3H), 3,94 (s, 3H), 5,11 (s, 2H), 6,72 (s, $iroké, 1H),
7,19-7,55 (m, 8H) ppm

Priklad 7
Monomethylamid (Z)-2-methoxyimino—2—{[(2'<(E)~1 "—(4"""-chlorfenyl)-1""-methyl)imino-
oxymethyl]fenyl} octové kyseliny

Predlozi se 0,09 g (3,7 mmol) hydridu sodného v 10 ml dimethylformamidu. Pfida se po &astech
0,58 g 4—chloracetofenonoximu a michéa se po dobu 30 minut pfi teplotd mistnosti. Prikape se
1,0 g (3,4 mmol) n—pentylesteru (Z)-2-methoxyimino—2-[(2'—chlormethyIfenyl)octové kyseliny
v 10 ml dimethylformamidu, micha se po dobu 30 minut pfi teploté mistnosti, smicha se s 10 ml
tetrahydrofuranu a s 10 ml 40% vodného roztoku monomethylaminu a micha se po dobu 16
hodin pfi teploté mistnosti. Smicha se s vodou a extrahuje se methyl-terc—butyletherem. Spojené
organické faze se promyji vodou, vysudi se siranem sodnym a zahusti se. Produkt se &isti
sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako eluniho &inidla pouzito systému methyl-terc—
butylether/n—hexan). Ziska se 1,0 g (79 % teorie) monomethylamidu (Z)-2-methoxyimino—2—
{ [2’—(E)—(1”—(4’”—chlorfenyl)—1"—methyl)iminooxymethyl]fenyl}octové kyseliny v podobé
bézove zabarveného prasku o teplot& tani 111 az 113 °C.

'H-NMR (CDCh): b1 2,23 (s, 3H), 2,80 (d, 3H), 4,04 (s, 3H), 5,39 (s, 2H), 6,68 (s, Siroké, 1H),
7,30-7,55 (m, 8H) ppm

Priklad 8
Monomethylamid (E,E)-2-methoxyimino-2-{[2'<(1 "—(4""—chlorfenyl)-1""—methyl)imino-
methyl]fenyl}octové kyseliny

Do roztoku 8,4 g (0,022 mol) monomethylamidu (Z)-2-methoxyimino—2—{[2'«(E)-(1""«(4"""-
chlorfenyl)-1""-methyl)iminooxymethyl]fenyl} octové kyseliny v 300 ml toluenu se pfida 50 ml
nasycencho etherového roztoku chlorovodiku a necha se stat pii teplot& mistnosti po dobu &tyF
hodin. Po piisadé methyl—terc-butyletheru se promyje do neutralni reakce nasycenym roztokem
hydrogenuhli¢itanu sodného a nakonec vodou, organicka faze se oddéli, vysusi se siranem sod-
nym a zahusti se. Produkt se Cisti sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako eluéniho ¢inidla
pouZito systému methyl-terc-butylether/n—hexan). Ziska se 54 g (65 % teorie) monomethyl-
amidu (E,E)-2-methoxyimino—2—{[2'(1""-4""—chlorfeny!)-1 "—methyl)iminooxymethyl]fenyl}-
octové kyseliny v podobé bezbarvych krystalii o teplot& tani 117 az 119 °C.

'H-NMR (CDCls): 11 2,17 (s, 3H), 2,86 (d, 3H), 3,94 (s, 3H), 5.11 (s, 2H), 6,72 (s, Siroké, 1H),
7,19-7,55 (m, 8H) ppm

Priklad 9
Amid 2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny

Spoji se 16,5 g (92 mmol) 2—(chlormethyl)benzoylkyanidu, 150 ml koncentrované kyseliny chlo-
rovodikové a 150 ml nasyceného etherického roztoku chlorovodiku a miché se po dobu 5 hodin
pii teploté¢ mistnosti. Nalije se na vodu, organickd faze se oddéli a vodna faze se extrahuje
methyl-terc—butyletherem. Spojené organické faze se promyji vodou, vysusi se siranem sodnym
a zahusti se. Produkt se &isti sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako elu¢niho ¢inidla
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pouzito systému methyl-terc-butylether/n-hexan). Ziskd se 13,4 g (74 % teorie) amidu
2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny v podob& bézové zabarveného prasku o teploté tani 105
az 107 °C.

'H-NMR (CDCl5): b1 4,90 (s, 2H), 5,79 (s, $iroké, 1H), 7,03 (s, siroké, 1H), 7,46 — 7,69 (m, 3H),
8,02 (d, 1H) ppm

Priklad 10
n—Pentylester 2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny

Predlozi se 1,5 g (7,6 mmol) amidu 2—(chlormethyl)fenylglyoxylové kyseliny ve 200 ml n—penta-
nolu. Zavadi se plynny chlorovodik aZ do nasyceni, pficemz se teplota zvysi na 80 °C. Micha se
po dobu tfi hodin. Reak&ni smés se zahusti, zbytek se smichd s vodou a extrahuje se methyl-terc—
butyletherem. Spojené organické faze se promyji vodou, vysusi se siranem sodnym a zahusti se.
Produkt se &isti sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako elu¢niho Cinidla pouzito systému
methyl—terc-butylether/n—hexan). Ziska se 1,1 g (54 % teorie) N—pentylesteru 2—(chlormethyl)-
fenylglyoxylové kyseliny v podobé bezbarvého oleje.

'H-NMR (CDCl;): 1 0,92 (t, 3H), 1,28-1,48 (m, 4H), 1,67-1,84 (m, 2H), 4,39 (t, 2H), 5,03 (s,
2H), 7,45-7,78 (m, 4H), ppm

Priklad 11
Monomethylamid (E,E,E)-[[[[2-methoxyimino—1,2—(dimethyl)ethyliden]amino]oxy]methyl}-o—
methoxyiminofenyloctové kyseliny

Predlozi se celkem, 1,4 g (10 mmol) uhli¢itanu draselného a 0,7 g (5,4 mmol) (E,E)}-2-hydroxy-
imino—3—methoxyiminobutanu v 15 ml dimethylformamidu a micha se po dobu jedné hodiny pfi
teploté 50 °C. Pfida se 1,5g (5,0 mmol) n—pentylesteru (E)-2-methoxyimino—2-[2—chlor-
methyl)fenylJoctové kyseliny, rozpu§ténych v 5 ml dimethylformamidu a micha se celkem 48
hodin pti teplot& mistnosti. Po smichéani s vodou se extrahuje methyl-terc—butyletherem. Spojené
organické faze se promyji vodou, vysusi se siranem sodnym a zahusti se. Produkt se Cisti
sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako eluéniho ¢inidla pouZzito systému methyl-terc—
butylether/n-hexan). Ziska se 1,5g (91 % teorie) monomethylamidu (E,E,E)}-[[[[2-methoxy-
imino—1,2—(dimethyl)ethyliden]aminoJoxy]methy!]-o—methoxyiminofenyloctové kyseliny v po-
dobé bilého prasku o teploté tani 67 az 69 °C.

'H-NMR (CDCly): 1 1,95 (s, 3H), 1,98 (s, 3H), 2,90 (dm, 3H), 3,92 (s, 3H), 3,94 (s, 3H), 5,05 (s,
2H), 6,70 (s, $iroké, 1H), 7,13-7,45 (m, 4H) ppm

Ptiklad 12
Monomethylamid (E,E,E)-[[[[2-methoxyimino—1—(methyl)}-2—(fenyl)ethyliden]amino]oxy]-
methyl]-a—methoxyiminofenyloctové kyseliny

Predlozi se celkem 2,2 g (16 mol) uhli¢itanu draselného a 0,65 g (3,4 mmol) (E,E)}-1-fenyl-1-
methoxyiminopropan—2-on—2—oximu ve 30 ml dimethylformamidu a micha se po dobu jedné
hodiny pti teploté 60 °C. Pfida se 1,0 g (3,4 mmol) n—pentylesteru (E)-2-methoxyimino—2-[(2—
chlormethyl)fenyl]octové kyseliny, rozpusténych ve 20 ml dimethylformamidu a michd se 28
hodin pfi teploté mistnosti a 17 hodin pfi teploté 60 °C. Po chlazeni se pfida 50 mi tetrahydro-
furanu a 15 ml 40% vodného roztoku monomethylaminu a micha se po dobu 24 hodin pfi teploté
mistnosti. Po smichani s vodou se extrahuje methyl—terc—butyletherem. Spojené organické faze
se promyji vodou, vysusi se siranem sodnym a zahusti se. Produkt se Cisti sloupcovou
chromatografii na silikagelu (jako eluéniho &inidla pouzito systému methyl-terc-butylether/n—
hexan). Ziska se 1,0g (75 % teorie) monomethylamidu (E,E,E)}-[[[[2-methoxyimino-1-
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(methyl)—2—(fenyl)ethyliden]amino]oxy]methyl]—a—methoxyiminofenyloctové kyseliny v podo-
bé bilého prasku o teploté tani 127 az 130 °C.

'H-NMR (CDChL): b1 2,10 (s, 3H), 2,84 (d, 3H), 3,87 (s, 3H), 3,89 (s, 3H), 4,91 (s, 2H), 6,62 (s,
siroké, 1H), 7,12-7,33 (m, 9H), ppm

Ptiklad 13
n—Pentylester (E)}-2—[[[1-fenyl-1 »2,4-triazol-3-ylJoxy]methyl]-o—methoxyiminofenyloctové
kyseliny

Predlozi se 0,8 g (5,0 mmol) 3-hydroxy—1-fenyl-1,2,4—triazolu a 3,5 g (25 mmol) uhliéitanu
draseln¢ho ve 40 ml dimethylformamidu a micha se po dobu 10 minut pfi teploté mistnosti. P¥id4
se 1,5 g (5,0 mmol) n—pentylesteru (E)-2-methoxyimino—2—-[(2—chlormethyl)fenyl]octové kyse-
liny, rozpusténych v 10 ml dimethylformamidu a na $picku $pachtle jodidu draselného a
zahfivanim se udrzuje na teploté 100 °C po dobu $esti hodin. Po smichani s vodou se extrahuje
methyl-terc—butyletherem. Spojené organické faze se promyji vodou, vysusi se siranem sodnym
a zahusti se. Produkt se Cisti sloupcovou chromatografii na silikagelu (jako elu¢niho ¢inidla
pouzito systému methyl-terc—butylether/n-hexan). Ziska se 1,7 g (80 % teorie) n—pentylesteru
(Ey-2-{[[1-fenyl-1,2,4-triazol-3—yl]oxy]methyl]-a—methoxyiminofenyloctové kyseliny v podo-
bé zlutého oleje.

'H-NMR (CDCLy): b1 0,83 (¢, 3H), 1,21-1,32 (m, 4H), 1,60-1,71 (m, 2H), 4,04 (s, 3H), 4,23 (t,
2H), 5,26 (s, 2H), 7,17 (7,70 (m, 9H), 8,25 (s, 1H) ppm

Priklad 14
Monomethylamid (E)}-2-[[[1-fenyl-I ,2,4~triazol-3—yl]Joxy]methyl}-a~methoxyiminofenyl-
octové kyseliny

Rozpusti se 1,5 g (3,6 mmol) pentylesteru podle ptikladu 13 v 50 ml tetrahydrofuranu, smiché se
s 10ml 40% vodného roztoku monomethylaminu a micha se pii teploté mistnosti po dobu
16 hodin. Po smichani s vodou se extrahuje methyl—terc—butyletherem. Spojené organické faze se
promyji vodou, vysusi se siranem sodnym a odstiedi se. Ziska se 1,1 g (86 % teorie)
monomethylamidu  (E)-2—{[[1-fenyl-1 ,2,4~triazol-3—ylJoxy]methyl]-a—methoxyiminofenyl-
octové kyseliny v podobg Zlutého oleje.

'H-NMR (CDCL): b1 2,90 (dD, 3H), 3,96 (s, 3H), 5,30 (s, 2H), 6,87 (s, siroké, 1H), 7,25-7,68
(m, 9H), 8,21 (s, IH) ppm

Priumyslova vyuZitelnost

Jednoduchy zpisob vhodny pro provozni tgely vyroby ve velkém méfitku methylamidu o~
methoxyiminokarboxylové kyseliny, ktery je provozovatelny zvlast¢ bez drahych a
problematickych surovin a umoziiuje vyrobu &istych meziproduktii a kone&nych produkta.
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PATENTOVE NAROKY

1. Zplsob pfipravy derivatu methylamidu a—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného
vzorce |

Xn

(1),
C== NOCHj;
Q== C—NHCH;
kde znamena

X nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy
uhliku nebo alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,

n celé &islo | aZ 4, pfiCemZ skupiny symbolu X mohou byt stejné nebo rizné, pokud n
znamena Cislo vétSinez 1 a

Y uhlikovou organickou skupinu,

pit kterém se Pinnerovou reakci necha reagovat acylkyanid obecného vzorce Il

Xa
¥ (1I)

s alkoholem a nasledné se necha po své izolaci zreakéni smési reagovat Pinnerovou reakci
vytvofeny ester obecného vzorce IV

Xn

(IV)

=0

O0==C—O0R

a) s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce V

Xn

v,
C==NOH

O0==(C—0OR

ktery se methyluje na oximether obecného vzorce V1
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C== NOCHj v,

=C—OCR

nebo
b) s O-methylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce VI a

nasledné se necha reagovat oximether obecného vzorce VI s methylaminem za vzniku slou¢eniny
obecného vzorce I, pricemz jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam,

vyznalujici se tim, Ze Pinnerovareakce provadis alkoholem obecného vzorce I

R-OH (111),
kde znamena R zbytek alkoholu, jehoZ teplota varu je vyssi nez 75 °C.
2. Zpisob pripravy derivitu methylamidu o—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného

vzorce 1, kde jednotlivé symboly maji vyznam uvedeny v naroku 1, pfi kterém se necha reagovat
Pinnerovou reakci acylkyanid obecného vzorce I1

¥ (II)

s alkoholem a nasledné se necha reagovat Pinnerovou reakci vytvofena smés esteru obecného
vzorce IV

Xn
Y
f= 0 (IV)
Q== C"""OR
a amidu obecného vzorce IV’
Xn
Y
Iv')
T= O (
O==C—NH;

a) s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce V
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Xn

v,
C== NOE

O0==C—O0R

ktery se methyluje na oximether obecného vzorce VI

—t

(VI),
C== NOCH;

0==C—0R
nebo

b) s O—methylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce VI

a nasledné se necha reagovat oximether obecného vzorce VI s methylaminem za vzniku slouce-
niny obecného vzorce I,

piiéemZ jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam,

vyznadlujici se tim, Zze Pinnerovareakce provadi s alkoholem obecného vzorce III
R~OH (1),
kde znamena R zbytek alkoholu, jehoz teplota varu je vys§inez 75 °C.

3. Zptsob podle naroku 1 nebo 2, vyznadujici se tim, Ze se reakce na oxim
obecného vzorce V provadi v pfitomnosti stejného alkoholu obecného vzorce III, jakého se
pouziva pfi Pinnerové reakei.

4. Zpisob podle naroku 1 nebo 2, vyznadujici se tim, Ze se reakce na oximether
obecného vzorce VI ve stupni a) i b) provadi v pfitomnosti stejného alkoholu obecného vzorce
IT1, jakého se pouziva pii Pinnerové reakei.

5. Zpusob podle naroku 1 az 4, vyznadujici se tim, Zze se pfi reakci pouzivd
alkoholu o teploté varu vyssi nez 90 °C.

6. Zplsob pfipravy derivatu methylamidu a—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného
vzorce A

Xn
R1—CH;
C== NOCH; (IA),
O== C— NHCH;
kde znamena

X nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy
uhliku nebo alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
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celé ¢islo 1 az 4, pfiéemZ skupiny symbolu X mohou byt stejné nebo riizné, pokud n
znamena Cislo vétsi nez 1,

atom vodiku, hydroxylovou skupinu, merkaptoskupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu, atom
halogenu, popfipadé substituovanou alkylsulfonylovou skupinu, poptipadé substituovanou
cykloalkylovou skupinu, poptipadé substituovanou aryloxyskupinu, popfipadé substituova-
nou arylsulfonylovou skupinu, popfipadé substituovanou heterocyklylovou skupinu nebo
popfipadé substituovanou hetaryloxyskupinu, skupinu

Ran N-— O0— nebo R:/

kyanoskupinu, nitroskupinu, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku

celé ¢islo 1 az 4, pficemz skupiny symbolu R* mohou byt stejné nebo rizné, pokud m
znamena Cislo vét§inez 1,

atom vodiku,

popfipadé substituovanou skupinu alkylovou, cykloalkylovou, alkenylovou, cykloalkenylo-
vou, alkinylovou, heterocyklylovou, alkylkarbonylovou, cykloalkylkarbonylovou, alkenyl-
karbonylovou, alkinylkarbonylovou, heterocyklylkarbonylovou, alkoxykarbonylovou, arylo-
vou, hetarylovou, arylkarbonylovou, hetarylkarbonylovou, arylsulfonylovou, hetarylsulfony-
lovou nebo skupinu C(R")=NOR*, kde znamena

R’ atom vodiku, hydroxylovou skupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, atom
halogenu, popiipadé€ substituovanou skupinu alkylovou, alkoxyskupinu, alkylthioskupi-
nu, alkylaminoskupinu, dialkylaminoskupinu, skupinu alkenylovou, alkenyloxyskupi-
nu, alkenylthioskupinu, alkenylaminoskupinu, skupinu alkinylovou, alkinyloxyskupinu,
alkylinylthioskupinu, alkinylaminoskupinu, skupinu cykloalkylovou, cykloalkoxyskupi-
nu, cykloalkylthioskupinu, cykloalkylaminoskupinu, skupinu cykloalkenylovou, cyklo-
alkenyloxyskupinu, cykloalkylenyithioskupinu, cykloalkenylaminoskupinu, skupinu he-
terocyklylovou, heterocyklyloxyskupinu, heterocyklylthioskupinu, heterocyklylamino-
skupinu, skupinu arylovou, aryloxyskupinu, arylthioskupinu, arylaminoskupinu, skupi-
nu heteroarylovou, heteroaryloxyskupinu, heteroarylthioskupinu nebo heteroaryl-
aminoskupinu,

R” atom vodiku,
popfipadé substituovanou skupinu alkylovou, cykloalkylovou, alkenylovou,
alkinylovou, heterocyklylovou, arylovou nebo heteroarylovou,

ma stejny vyznam jako symbol R® nebo znamena hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, aminoskupinu, atom halogenu, popfipadé substituovanou alkoxyskupinu,
alkylthioskupinu, alkylaminoskupinu, dialkylaminoskupinu, aryloxyskupinu, arylthiosku-
pinu, arylaminoskupinu, hetaryloxyskupinu, hetarylthioskupinu nebo hetarylaminoskupinu,

nebo R a R° spolu satomem uhliku, na ktery jsou vazany, vytvarieji karbocyklicky nebo
heterocyklicky zbytek,

pti kterém se Pinnerovou reakci necha reagovat acylkyanid obecného vzorce I1A
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X-
Ri—CH (IIA)
C=0 )

CN

s alkoholem a nasledné se necha reagovat po své izolaci zreakéni smési Pinnerovou reakci
vytvofeny ester obecného vzorce IVA

al
o J
Rl—CH;
(I: =0 (IVA)
==C-——CK
a) s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce VA
~
- X
R-—CH:
! (VA},
i'.'= NORB
O==(C—2CR
ktery se methyluje na oximether obecného vzorce VIA
Xn
Rl-— CH,
C== NOCH; (VIA),
0==(C—0R

nebo

b) s O—-methylhydroxylaminem na oximether obecného vzorce VIA
a nasledné se nechava reagovat oximether obecného vzorce VIA s methylaminem,
ptitemz jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam, podle naroku 1,

vyznadujici se tim, Ze Pinnerova reakce provadi s alkoholem obecného vzorce Il
R-OH (11D,

kde znamena R zbytek alkoholu, jehoZ teplota varu je vys$si nez 75 °C.

7. Zplsob pripravy derivatu methylamidu a—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného

vzorce IA, kde jednotlivé symboly maji vyznam uvedeny v naroku 6 podle naroku 6, pii kterém
se necha reagovat Pinnerovou reakei acylkyanid obecného vzorce IIA
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X
Ri—cHy (1IA)
C==0 '

CN

s alkoholem a nasledné se necha reagovat Pinnerovou reakci vytvofena smés esteru obecného
vzorce [IVA

Xn
Rl— CHy

b (IVA)

O==C-—0R

5 a amidu obecného vzorce [V'A

(IV’A)

a) s hydroxylaminem za vzniku oximu obecného vzorce VA

e
) . +T'xn
R—CH:

! (VA),
== NQH

O=(C—2F

10 ktery se methyluje na oximether obecného vzorce VIA

Xq
RI—CHy

v
C== NOCHj (VIAL,

O==C—0R
nebo
b) s O—methythydroxylaminem na oximether obecného vzorce VI
15 anasledné se necha reagovat oximether obecného vzorce VI s methylaminem,
pii¢emz jednotlivé symboly maji shora uvedeny vyznam,
vyznadujici se tim, ZePinnerova reakce provadi s alkoholem obecného vzorce 111

R-OH (1),
20
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kde znamen4 R zbytek alkoholu, jehoZ teplota varu je vyssi nez 75 °C.

8. Zpisob pripravy derivatu methylamidu a-methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného
vzorce 1A, kde jednotlivé symboly maji vyznam uvedeny v naroku 6, podle naroku 6 nebo 7,
vyznacujici se tim, Ze se reakce s hydroxylaminem na oxim obecného vzorce VA
provadi podle varianty a) v ptitomnosti stejného alkoholu obecného vzorce Ill, jakého se pouziva
pfi Pinnerov¢ reakci.

9. Zpilisob ptipravy derivatu methylamidu o—methoxyiminokarboxylové kyseliny obecného
vzorce A, kde jednotlivé symboly maji vyznam uvedeny v naroku 6, podle naroku 6 nebo 7,
vyznafujici se tim, Ze sereakce s O-methylhydroxylaminem na oximether obecného
vzorce VIA provadi podle varianty b) v pfitomnosti stejného alkoholu obecného vzorce III,
jakého se pouziva pii Pinnerové reakci.

10. Zpisob podle narokii 6 az 9, vyznacujici se tim, Ze se pfi reakci pouziva
alkohol o teploté varu vyssi nez 90 °C.

11. o~Ketoester obecného vzorce IVA, ve kterém
R'  znadiatom halogenu nebo hydroxyskupinu,

R znaCi zbytek alkoholu R—OH, jehoz teplota varu je vyssi nez 75 °C a

X a n maji vyznamy uvedené v naroku 6.

12. o—Oximether obecného vzorce VA, ve kterém
R'  znagi atom halogenu nebo hydroxyskupinu,
R znaci zbytek alkoholu R-OH, jehoZ teplota varu je vy3si nez 75 °C a

X an maji vyznamy uvedené v naroku 6.

13. a-Methoxyiminoester obecného vzorce VIA, ve kterém
R'  znadi atom halogenu nebo hydroxyskupinu,
R znali zbytek alkoholu R—OH, jehoz teplota varu je vy3si nez 75 °C a

X ay maji vyznamy uvedené v naroku 6.
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