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Nazev vynalezu:

Latky pro rostlinné biotechnologie na bazi
1-fenyl-3-yl-mocoviny, piipravky je
obsahuyjici a jejich pouZiti

Anotace:

Reseni se tykd substituovanych derivati 1-fenyl-3-yl-
mocoviny obecného vzorce I a pripravku tyto derivaty
obsahujici, pricemz Y je uhlik; R1 je halogen, methoxy
skupina, methylsulfanylova skupina, poptipadé mohou
byt vodiky methoxy skupiny a methylsulfanylové
skupiny substituovany halogenem, R2 je vodik, fluor,
chlor, brom nebo methylova skupina, R3 je skupina
odpovidajici R1 a R4 je fluor, chlor, brom nebo
methylova skupina. Reseni se dale tyka pouziti derivati
1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I v rostlinnych
biotechnologiich pro zvyS$eni regenerace a
zivotaschopnosti novych rostlin, zejména pti produkci
uzitkovych rostlin, a ptipravki obsahujicich tyto derivaty.
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Latky pro rostlinné biotechnologie na bazi 1-fenyl-3-yl-mocoviny, pFipravky je obsahujici a
jejich pouziti

Oblast techniky

Vynalez se tyka substituovanych denivatu 1-fenyl-3-yl-mocoviny a pfipravka tyto derivaty
obsahujici. Vynalez se dale tyka pouziti t¢chto latek v rostlinnych biotechnologiich.

Dosavadni stav techniky

Rostlinng biotechnologie mohou byt definovany jako soubor technik, které s pouzitim tkanovych
kultur a/nebo genetického inZenyrstvi vedou k produketi rostlin, které vykazuji nové nebo zlepsené
zadouci vlastnosti.

Rostlinng tkanové kultury slouzi pfedevsim k rychlému namnozeni rostlinného materialu in vitro
a dnes se pouzivaji k péstovani velkého mnozstvi rostlinnych druh, které nelze (nebo je to drahé)
péstovat ze semen. Pfikladem mohou byt napfiklad bézné dostupné banany. Nové rostlinky se
ziskavaji z raznych ¢asti puvodni materské rostliny (z jejiho kalusu, organt, z riznych druhu pletiv
atd.). K tomu, aby mohlo dochazet k vyvoji (regeneraci) nové rostliny, je potifeba do média, na
kterém se nové rostliny regeneruji, pridavat rostlinné hormony, které regeneraci indukuji. Naprosto
klicovymi hormony organogeneze a morfogeneze jsou auxiny a cytokininy, jejichz vhodny pomér
stimuluje rust kofenu a stonku rostlin. I pfesto, ze existuje Siroka nabidka komeréné dostupnych
auxind a cytokinini, stale se nékteré rostlinné druhy nedafi regenerovat nebo je index jejich
regenerace (mnozstvi regenerovanych rostlin z jedné ¢asti matefské rostliny) velice nizky.

Podstata vynalezu

Cilem predkladaného vynalezu je poskytnout nové latky ze skupiny fytohormond, které by zvysily
regeneraci rostlin in vitro a in vivo. Podstatou predkladan¢ho vynalezu jsou substituované derivaty
1-fenyl-3-yl-mocoviny, vykazujici pozitivni synergicky ucinek pii regeneraci rostlin ve tkanovych
kulturach.

Predmétem predlozen¢ho vynalezu jsou derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I,

kde
Y je uhlik (=C(H)-);

R1 je vybrany ze skupiny sestavajici z halogenu, methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny,



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

CZ 309190 B6

pii¢emz vodiky methoxyskupiny a methylsulfanylové skupiny mohou byt nezavisle substituovany
halogenem;

R2 je vodik, halogen nebo methyl;

R3 je vybrany ze skupiny sestavajici z halogenu, methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny,
pfi¢emz vodiky methoxyskupiny a methylsulfanylové skupiny mohou byt nezavisle substituovany
halogenem;

R4 je halogen nebo methyl;

a pri¢emz z rozsahu derivati 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecné¢ho vzorce 1 jsou vylouceny 1-(3,5-
difluorfenyl)-3-(3-(tnfluormethylsulfanyl)fenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
(trifluormethylsulfanyl)fenyl)mocovina, 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-
bromfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina,  1,3-bis-(3,5-dichlorfenyl)mocovina,  1,3-bis-(3,5-
difluorfenyl)mocovina.

Generické nazvy substituentii maji vyznamy, jak je definovano nize:

halogen znamena fluor, chlor, brom nebo jod;
methylova skupina je -CHs;

methoxyskupina je -OCHjs;
methylsulfanylova skupina je -SCH3;
trifluormethoxyskupina je -OCFs;
trifluormethylsulfanylova skupina je -SCF;.

Pripadnou substituci vodikii methoxyskupiny a methylsulfanylové skupiny halogenem se rozumi
substituce jednoho, dvou nebo tfech atomi vodiku jednim nebo vice atomy halogenu (F, Cl, Br, I).
Atomy halogenu mohou byt stejné nebo rizné. Vysledny substituent R1 a/nebo R3, odvozeny od
methoxyskupiny nebo od methylsulfanylové skupiny, tak muze byt napfiklad:

-OCCls; -OCBr3; -OCl;;

-OCFCly; -OCFBr;; -OCFly; -OCCIF;;, -OCCIBrz; -OCClly; -OCBrF;; -OCBrCly; -OCBrly;
-OCIF; -OCICl,; -OCIBr;

-OCFCIBr; -OCFCII; -OCCIBII;

-OCHF;; -OCHCl;; -OCHBr3; -OCHI;

-OCHFCI; -OCHFBr; -OCHFI; -OCHCIBr; -OCHCII; -OCHBII;

-OCH,Cl; -OCH;Br; -OCH,I; -OCH;F;

-SCCls; -SCBr3; -SCls;

-SCFCly; -SCFBr;; -SCFIy; -SCCIF;; -SCCIBr3; -SCClly; -SCBrF,; -SCBrCly; -SCBrly; -SCIF,;
-SCICl,; -SCIBr;

-SCFCIBr; -SCFCII; -SCCIBTlI;

-SCHF;; -SCHCl;; -SCHBr;; -SCHI;;

-SCHFCI; -SCHFBr; -SCHFI; -SCHCIBr; -SCHCII; -SCHBII;

-SCH,Cl; -SCH;Br; -SCH:I; -SCH,F.

Predkladany vynalez dale zahmuje rovnéz slouceniny obecné¢ho vzorce I ve formé soli s
alkalickymi kovy a kovy alkalickych zemin, amonné soli nebo aminy, jakoz 1 ve form¢ adicnich
soli s kyselinami.

Ve vyhodném provedeni je Rl vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu,
methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny, trifluormethoxyskupiny nebo

trifluormethylsulfanylové skupiny.

Ve vyhodném provedeni je R2 vybrany ze skupiny sestavajici z vodiku, fluoru, chloru, bromu a
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methylu.

Ve vyhodném provedeni je R3 vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu,
methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny, trifluormethoxyskupiny nebo
trifluormethylsulfanylové skupiny.

Ve vyhodném provedeni je R4 vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu nebo
methylové skupiny.

V jednom vyhodném provedeni je Y uhlik; R1 je vybrané ze skupiny sestavajici z F, Cl, Br, -OCH,,
-OCF;, -SCH;3 a -SCF3; a R2 je vybrané ze skupiny sestavajici z H, F, Cl a Br.

V jednom provedeni je Y uhlik a derivat 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I je vybrany ze
skupiny, sestavajici z niZze uvedenych latek, kde:

R1je SCF;aR2je H: 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-trifluormethylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-
5-fluorfenyl)-3-(3-trifluormethylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-
trifluormethylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-methylfenyl)-3-(3-
trifluormethylsulfanylfenyl)mocovina,

Rl je SCH; a R2 je H: 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-methylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3,5-

dichlorfenyl)-3-(3-methylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-
methylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-methylsulfanylfenyl)mocovina, 1-
(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-methylsulfanylfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-methylfenyl)-3-(3-

methylsulfanylfenyl)mocovina,

Rl je OCF: a R2 je H: 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-
dichlorfenyl)-3-(3-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-
(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-trifluormethoxyfenyl) mocovina,

Rl je OCFs: a R2 je F: I1-(3-fluorfenyl)-3-(3-fluor-5-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-
chlorfenyl)-3-(3-fluor-5-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-fluor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-fluor-3-trifluormethoxyfenyl)-
mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-fluor-3-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-
dibromfenyl)-3-(3-fluor-5-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-fluor-5-
trifluor-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-fluor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina,

Rl je OCFs; a R2 je Cl: 1-(3-chlor-3-trifluormethoxyfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-

chlorfenyl)-3-(3-chlor-5-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-chlor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-chlor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-chlor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-chlor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-chlor-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-chlor-5-

trifluormethoxyfenyl)mocovina,

R1 je OCF;a R2 je Br: 1-(3-brom-5-trifluormethoxyfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-
S-trifluormethoxyfenyl)-3-(3-chlorfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-brom-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-trifluormethoxyfenyl)-3-(3,5-
difluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-trifluormethoxyfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina, 1-(3,5-
dibromfenyl)-3-(3-brom-5-trifluormethoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-trifluormethoxyfenyl)-3-
(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-brom-5-
trifluormethoxyfenyl)mocovina,
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R1 je OCHs a R2 je H: 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-
(3-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-

chlorfenyl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina,

R1 je OCH: a R2 je F: 1-(3-fluorfenyl)-3-(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-
(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-

(3,5-difluorfenyl)-3-(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina,

1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-fluor-5-

methoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-

5-fluorfenyl)-3-(3-fluor-5-methoxyfenyl)mocovina,

methoxyfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-fluor-5-

R1 je OCHs a R2 je Cl: 1-(3-chlor-5-methoxyfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-
(3-chlor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-chlor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-

(3,5-difluorfenyl)-3-(3-chlor-5-methoxyfenyl)mocovina,

1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-chlor-5-

methoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-chlor-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-

5-fluorfenyl)-3-(3-chlor-5-methoxyfenyl)mocovina,

methoxyfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-chlor-5-

R1 je OCHs a R2 je Br: 1-(3-fluorfenyl)-3-(3-brom-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-
3-(3-brom-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-methoxyfenyl)-3-(3-bromfenyl)mocovina, 1-

(3,5-difluorfenyl)-3-(3-brom-5-methoxyfenyl)mocovina,

1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-brom-5-

methoxyfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-brom-5-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-

5-fluorfenyl)-3-(3-brom-5-methoxyfenyl)mocovina,

methoxyfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-brom-5-

Rl je Br a R2 je H: 1-(3-bromfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3,5-
dibromfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-bromfenyl)-3-

(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

R1 je BraR2 je F: 1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-
(3-chlorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3-bromfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-
fluorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3,5-dibromfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3-chlor-5-

fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-fluorfenyl)-3-(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

R1 je Bra R2 je Cl: 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-
3-(3-chlorfenyl)mocovina,  1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-bromfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-

chlorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina,

1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3,5-

dichlorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3,5-dibromfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-
chlorfenyl)-3-(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1,3-bis-(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

Rl a R2 jsou Br: 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-
dichlorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-bromfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-
(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)moc¢ovina, 1,3-bis-(3,5-
dibromfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-
dibromfenyl)-3-(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

Rl je Cl a R2 je H: 1-(3-chlorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-(3,5-
dichlorfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-(3,5-dibromfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-(3-
chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-chlorfenyl)-3-(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

Rl je Cl a R2 je F: 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-
fluorfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-3-fluorfenyl)-3-(3,5-dibromfenyl)mocovina,

1-3-bis-(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina,

1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-brom-5-
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chlorfenyl)mocovina,

R1 a R2 jsou Cl: 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3,5-
dibromfenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-chlor-5-fluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-
dichlorfenyl) 3-(3-brom-5-chlorfenyl)mocovina,

Rl je F a R2 je H: 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
fluorfenyl)mocovina, 1-(3,5-dibromfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-
(3-fluorfenyl)mocovina, 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3-fluorfenyl)mocovina,

R1 a R2 jsou F: 1-(3-brom-5-chlorfenyl)-3-(3,5-difluorfenyl)mocovina.

Dalsim aspektem tohoto vynalezu je pouziti latky obecného vzorce 1 v rostlinnych
biotechnologiich, s vyhodou pro zvysSeni regenerace a Zzivotaschopnosti novych rostlin ve
tkaniovych kulturach, zejména pii produkei uzitkovych rostlin.

Ve vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce I v rostlinnych biotechnologiich je Rl
vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu, methoxyskupiny, methylsulfanylové
skupiny, trifluormethoxyskupiny nebo trifluormethylsulfanylové skupiny.

Ve vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce I v rostlinnych biotechnologiich je R2
vybrany ze skupiny sestavajici z vodiku, fluoru, chloru, nebo bromu.

Ve vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce I v rostlinnych biotechnologiich je R3
vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu, methoxyskupiny, methylsulfanylové
skupiny, trifluormethoxyskupiny nebo trifluormethylsulfanylové skupiny.

Ve vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce I v rostlinnych biotechnologiich je R4
vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu nebo methylové skupiny.

V jednom vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce I v rostlinnych biotechnologiich je
Y uhlik; R1 je vybrané ze skupiny sestavajici z F, Cl, Br, -OCH,, -OCF,, -SCH, a -SCF,; a R2 j¢
vybrané ze skupiny sestavajici z H, F, Cl a Br.

Ve vyhodném provedeni pouziti latky obecného vzorce Ia v rostlinnych biotechnologiich je latka
obecného vzorce la vybrana ze skupiny sestavajici  z:  1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
((trifluormethyl)thio)fenyl)mocovina (19), 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-
(trifluormethoxy)fenyl)mocovina (23), 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)mocovina
(24), 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)-mocovina (25), 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
fluor-5-(trifluormethoxy)fenyl)mocovina (26), 1-(3-chlor-5-(trifluormethoxy)fenyl)-3-(3-
chlorfenyl)mocovina (27).

Bylo pozorovano, Ze slouéeniny obecného vzorce I podle predkladaného vynalezu vykazuji
pozitivni synergicky efekt pfi regeneraci rostlin ve tkafovych kulturach v pfitomnosti N°-
isopentenyladeninu (iP), coz zvySuje regeneracni index rostlin a tim snizuje naklady na jejich
regeneraci (produkci). Dale bylo pozorovano, Ze slouceniny obecného vzorce 1 podle
predkladan¢ho vynalezu vykazuji pozitivni synergicky efekt s cytokininem frans-zeatinem (1Z) na
oddaleni rozpadu chlorofylu v odd€lenych listech psenice.

Slouceniny obecného vzorce I podle predkladaného vynalezu mohou byt pfi pouziti v rostlinnych
biotechnologiich aplikovany na cel€ rostliny, rostlinné organy, nebo na rostlinné buiiky a pletiva.
Slouceniny obecného vzorce I podle predkladan¢ho vynalezu jsou vhodné pro pouziti v tkanovych
kulturach, kde zvysuji regeneraci a zivotaschopnost novych rostlin, regeneraci pupenu a vyhoni z
explantatu, rust kalusi, snizuji hyperhydricitu rostlin péstovanych in vitro a vykazuji velmi silnou
mikropropagacni a anti-senescenci aktivitu.
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Vynalez dale zahmuje anti-senescencni nebo anti-stresové pripravky pro rostliny, rostlinné organy
a rostlinné bunky, obsahujici latky alespon jednu slouceninu obecné¢ho vzorce I a alespon jednu
pomocnou latku. Pomocné latky mohou byt pevné nebo kapalné.

Pomocnou latkou se rozumi rozpoustédla, pevné nosice, povrchové aktivni latky (surfaktanty),
emulgatory, dispergacni latky, zvlhCovadla, smacedla, stabilizatory, odpénovace, konzervacni
pripravky, viskozitni ¢inidla, pojiva, lepidla, a také hnojiva a dalsi aktivni prisady.

Vhodnymi rozpoustédly jsou napriklad aromatické uhlovodiky (derivaty xylenu nebo naftalenu),
ftalaty (napriklad dibutylftalat, dioktylftalat), alifatick¢ uhlovodiky (cyklohexan, parafin),
alkoholy, glykoly a jejich ethery a estery (ethanol, ethylenglykol, 2-methoxyethanol, 2-
ethoxyethanol), ketony (cyklohexanon, N-methyl-2-pyrrolidon, DMSQO, DMF), rostlinné oleje a
voda.

Pevnymi nosi¢i jsou typicky kalcit, talek, kaolin, montmorillonit nebo attapulgit, kyselina
kfemicita, polymery, drceny vapenec.

Vhodnymi povrchové aktivnimi latkami jsou neiontové, kationtové nebo aniontové surfaktanty
(soli alkalickych kovi, soli kovu alkalickych zemin nebo amonné soli vys§ich mastnych kyselin o
poctu uhliki 10 az 20, zejména sodné¢ nebo draseln¢ soli kyseliny olejové nebo stearove,
sulfonované mastné kyseliny, sulfonované derivaty benzimidazolu, alkylsulfonaty, estery kyseliny
fosfore¢né). Neiontovymi surfaktanty jsou typicky derivaty polyglykoletheru a alifatickych nebo
cykloalifatickych alkoholu nebo saturovanych ¢i nesaturovanych mastnych kyselin a alkylfenolu,
vodorozpustné adukty polyethylenoxidu s polyethylenglykolem.

Stabilizatory jsou napf. rostlinné oleje nebo epoxidované rostlinné oleje (epoxidovany palmovy
olej, fepkovy nebo olivovy olej). Odpéniova¢em je napf. silikonovy olej. Priklady dalSich vhodnych
aniontovych, neiontovych a kationtovych smacedel jsou shmuty napiiklad ve WO 97/34485.

Vynalez se dale tyka zpusobu inhibice stresu a/nebo senescence v rostlinach, rostlinnych organech
a/nebo v rostlinnych buikach, ktery zahmuje aplikaci latky s cytokininovou aktivitou vybrané ze
skupiny zahmujici: cis-zeatin, trans-zeatin, N°-isopentenyladenin, N°-benzyladenin, kinetin, meta-
topolin, jejich nukleosidy a/nebo nukleotidy a alespon jedné slouceniny obecného vzorce I na
rostlinu, rostlinny organ a/nebo rostlinnou buriku.

Slouceniny obecného vzorce I se pouzivaji v nemodifikované formé (pfidanim slouéeniny
obecného vzorce I pfimo do ristového média) nebo vyhodné spole¢né s pomocnymi latkami bézné
pouzivanymi pro formulaci pfipravki. Za timto uéelem jsou pfipravky vvhodné formulovany jako
koncentraty ucinnych latek, jakoz 1 suspenze a disperze, s vyhodou izotonické vodné roztoky,
suspenze a disperze, zfedéné emulze, rozpustné prasky, poprasky, granulaty, krémy, gely, olejové
suspenze a také obalované formulace, napf. polymemimi latkami. Stejné jako u typu pfipravku,
zpusoby aplikace, jako je postiik, rozprasovani, praskovani, rozptyl, natirani nebo zalévani, se voli
v souladu se zamyslenymi cili a pfevazujicimi okolnostmi. Pfipravky mohou byt sterilizovany
a/nebo mohou obsahovat dalsi pomocné latky neutralni povahy, jako jsou konzervacni ¢inidla,
stabilizatory, smacedla nebo emulgatory, solubilizacni ¢inidla, stejné jako hnojiva, donory
stopovych prvki nebo jinych prostfedku k dosazeni specialnich efekta.

Pripravky

Pripravky obsahujici slouc¢eniny obecného vzorce 1 (aktivni slozka) nebo jejich soli, a pokud je
tfeba, jednu nebo vice pevnych nebo kapalnych pomocnych latek, jsou pfipraveny znamymi
zpusoby, napriklad smisenim nebo mletim ucinné latky s pomocnymi latkami, jako jsou napf.
rozpoustédla nebo pevné nosie. Do pripravki mohou byt pfidavany povrchové aktivni latky
(surfaktanty).
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V zavislosti na povaze slouceniny obecného vzorce I nebo jeji soli, ktera ma byt formulovana,
vhodné povrchové aktivni latky jsou neiontové, kationtové a/nebo aniontové povrchové aktivni
latky a jejich smési majici dobré¢ emulzifikacni, dispergacni a zvlhCovaci vlastnosti. Priklady
vhodnych aniontovych, neiontovych a kationtovych smacedel jsou shruty napiiklad ve WO
97/34485.

Také vhodné pro pripravu kompozic, které obsahuji slouceniny odvozené od obecného vzorce |
podle vynalezu, jsou povrchové aktivni latky bézné€ pouzivané pfi formulaci prostfedku, které jsou
popsany napf. v "McCutcheon's Detergents and Emulsifiers Annual" MC Publishing Corp.,
Ridgewood New Jersey, 1981, Stache, H., "Tensid-Taschenbuch", Carl Hanser Verlag,
MunichNienna, 1981 and M. and J. Ash, "Encyclopedia of Surfactants", Vol-lll, Chemical
Publishing Co., New York, 1980-81.

Formulace pfipravku obsahuje vahové od 0,01 do 99,09 % (w/w), zejména pak od 0,1 do 95 %
(w/w) aktivni slozky odpovidajici latce nebo smési latek obecného vzorce I nebo Ia, pficemz dale
obsahuje od 0,01 do 99,09 % (w/w) smési prisad €1 jinych nosicu, a to v zavislosti na zpusobech
aplikace, s vyhodou od 5 do 99,9 % (w/w) smési pfisad ¢i jinych nosicu; a popfipadé muze dale
obsahovat 1 vahové od 0,1 do 40 % (w/w) smacedla, s vyhodou 0,5 az 30 % (w/w) smacedla,
vyhodnéji 1 az 20 % (w/w) smacedla.

Ackoliv jsou komeréni produkty obvykle pripravovany ve formé koncentrati, kone¢ny uZzivatel
upotfebi nafedény pripravek. Kompozice muze proto obsahovat i dalsi prisady, jakymi jsou
stabilizatory, napf. rostlinné oleje nebo epoxidované rostlinné oleje (epoxidovany palmovy olej,
fepkovy nebo olivovy olej), odpénovace, napf. silikonovy olej, konzervacni pfipravky,
stabilizatory, zvlhéovadla anebo emulgatory, viskozitni Cinidla, pojiva, lepidla, a také hnojiva a
dalsi aktivni pfisady. S vyhodou jsou pouzivany pripravky nasledujiciho slozZeni: (% = hmotnostni
procento).

Emulgované koncentraty:

aktivni slozka: 0,01 az 90 %, smacedlo: 1 az 30 %, kapalny nosi¢: 5 az 94 %

Prasky:

aktivni slozka: 0,1 az 10 %, pevny nosi¢: 99,9 az 90 %,

Suspenzni koncentraty:

aktivni slozka: 0,5 az 75 %, voda: 94 az 24 %, smacedlo: 1 az 40 %,

Smacivé prasky:

aktivni slozka: 0,5 az 90 %, smacedlo: 0,5 az 20 %, pevny nosi¢: 5 az 95 %,

Granule:

aktivni slozka: 0,1 az 30 %, pevny nosi¢: 99,9 az 70 %.

Kompozice mohou rovnéz obsahovat dalsi pfimési, jakymi jsou stabilizatory, napriklad rostlinné
oleje nebo epoxidované rostlinné oleje (epoxidovany kokosovy olej, fepkovy olej nebo sojovy
olej), odpénovace, napr. silikonovy olej, konzervacni latky, regulatory viskozity, pojiva,

zahustovadla, a také hnojiva a dalsi aktivni latky. Pro pouziti slou¢enin obecného vzorce I nebo
jejich soli, nebo kompozic je obsahujicich, se mohou pouzivat rozdilné metody a technologie.
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Slouceniny obecného vzorce I podle tohoto vynalezu mohou byt pripraveny zpusobem, ve kterém
se isokyanatobenzen nesouci R3 a R4 necha reagovat s pyridin-4-aminem nebo anilinem nesoucim
R1 a R2 v inertnim rozpoustédle (jako je tetrahydrofuran (THF), dichlormethan (DCM) atd.), ¢imz
se ziska pozadovany produkt v kvantitativnim vytézku (schéma 1, krok B). Vsechny substituované
pyridin-4-aminy a aniliny pouzité v tomto popisu vynalezu jsou komerén¢ dostupné. Téméer
vSechny substituované isokyanatobenzeny pouZzit¢ v tomto popisu vynalezu jsou komeréné
dostupné¢. Ty nedostupné - l-chlor-3-isokyanato-5-(trifluormethoxy)benzen, 1-brom-3-
isokyanato-5-(trifluormethoxy)benzen, nebo Spatn¢ dostupné a velice drahé - 1-chlor-3-
isokyanato-5-methoxybenzen, 1-brom-3-isokyanato-5-methoxybenzen byly pfipraveny konvencni
metodou z komeréné dostupného substituovaného anilinu za pouziti difosgenu (Kurita K. et al.,
(1976) J. Org. Chem. 41, 2070-71, schéma 1, krok A).

SN,
X K
RN N
N’ N §3§‘ % §
- .g:-i'\ .
O
g:“’. %’%:;
e N
Ry 3 ;
N T N
134 Y iy

Schéma 1.

Objasnéni vvkresu

Obrazek 1 znazomuje: vliv latky 24 (0,01 uM) na regeneraci novych rostlin z explantatu tabaku v
pritomnosti 0,01 pM iP.

Priklady uskuteénéni vynalezu

Priklad 1 Priprava prekurzoru 1-brom-3-isokyanato-5-(trifluormethoxy)benzenu

3-Brom-5-(trifluormethoxy)anilin (1 ekvivalent) byl rozpustén v suchém THF a smichan s
triethylaminem (2 ekvivalenty). Tato smés byla pomalu prikapana do roztoku difosgenu (0,6
ekvivalentu) v THF pfi -20 °C. Nasledné byla teplota reakéni smési postupné privedena az k teploté
mistnosti nebo vys§i (do 60 °C). Po ochlazeni na 4°C byl odfiltrovan vysrazeny
triethylaminhydrochlorid a filtrat byl odparfen do sucha. V reakéni nadobé zustal surovy izokyanat-
1-brom-3-isokyanato-5-(trifluormethoxy)benzen, ktery byl pouzit do dalsi syntézy. Dle tohoto
pfikladu byly pfipravené 1 ostatni izokyanaty pouzité v popisu tohoto vynalezu.

Priklad 2 1-(2-Chlorpyridin-4-yl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina (7) - neni predmétem vynalezu

1-Isokyanato-3-methoxybenzen (75 mg, 0,5 mmol) byl rozpustén v DCM (5 ml) a za michani byl
pridan 2-chlorpyridin-4-amin (64 mg, 0,5 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za teploty mistnosti.
Bily krystalicky produkt z DCM vykrystalizoval, a po ochlazeni reakéni smési na 4 °C byl izolovan
na frité a vysuden v exikatoru (izolovano 115 mg, 82 %). EM 277. '"H NMR (500 MHz, DMSO-
ds): 6 3,69 (3H, s, OCHz3), 6,56 (1H, dd, J,=8.5 Hz, J,=2,0 Hz, ArH), 6,91 (1H, dd, J,=8,0 Hz,
J>=1,0 Hz, ArH), 7,12 (1H, t, J=2,5 Hz, ArH), 7,16 (1H, t, J/=8,0 Hz, ArH), 7,27 (1H, dd, J,=6,0
Hz, J,=2,5 Hz, ArH), 7,60 (1H, ds, J=1,5 Hz, ArH), 8,13 (1H, d, J/=6,0 Hz, ArH), 8,95 (1H, s, NH),
9,30 (1H, s, NH). MS-ESI*: 278,1 [M+H]* (100), 280,0 [M+H]" (55).
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Priklad 3 1-(2-Chlorpyridin-4-y1)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)mocovina (8) - neni predmétem
vynalezu

1-Isokyanato-3-(trifluormethoxy)benzen (101 mg, 0,5 mmol) byl rozpustén v DCM (5 ml) a za
michani byl pfidan 2-chlorpyridin-4-amin (64 mg, 0,5 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za
teploty mistnosti. Bily krystalicky produkt z DCM vykrystalizoval, a po ochlazeni reak¢éni smési
na 4 °C byl izolovan na frité€ a vysusen v exikatoru (izolovano 132 mg, 80 %). EM 331. 'H NMR
(500 MHz, DMSO-ds): 6 6,97 (1H, d, J=8.,25 Hz, ArH), 7,29-7,33 (2H, m, ArH), 7,40 (1H, dt,
J=8.,25 Hz, J~=2,75 Hz, ArH), 7,61-7,65 (2H, m, ArH), 8,16 (1H, dd, J,=5,81 Hz, J-=2.45 Hz,
ArH), 9,29 (1H, s, NH), 9.43 (1H, s, NH). MS-ESI": 353,8, 355,8 [M+Na]" (100, 35). MS-ESI":
329.9,331,9 [M-H] (100, 40).

Priklad 4 1-(2,6-Dichlorpyridin-4-y1)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina (13) - neni predmétem
vynalezu

1-Isokyanato-3-methoxybenzen (75 mg, 0,5 mmol) byl rozpustén v DCM (5 ml) a za michani byl
pfidan 2,6-dichlorpyridin-4-amin (81 mg, 0,5 mmol). Reakéni sm¢s se michala 2 h za teploty
mistnosti. Bily krystalicky produkt z DCM vykrystalizoval, a po ochlazeni reakéni smési na 4 °C
byl izolovan na frité a vysu$en v exikatoru (izolovano 118 mg, 76 %). EM 311. 'HNMR (500 MHz,
DMSO-ds): 6 3,69 (3H, s, OCHz3), 6,58 (1H, dd, J,=7,5 Hz, J=2.5 Hz, ArH), 6,92 (1H, dd, J,=7.5
Hz, J>=1,0 Hz, ArH), 7,12 (1H, t, J=2,0 Hz, ArH), 7,17 (1H, t, J=8,0 Hz, ArH), 7,51 (2H, s, ArH),
9,11 (1H, s, NH), 9,49 (1H, s, NH). MS-ESI": 310,1, 311,8 [M-H] (100, 70).

Priklad 5 1-(2,6-Dichlorpyridin-4-yl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)mocovina  (14) - neni
predmétem vynalezu

1-Isokyanato-3-(trifluormethoxy)benzen (101 mg, 0,5 mmol) byl rozpustén v DCM (5 ml) a za
michani byl pfidan 2,6-dichlorpyridin-4-amin (81 mg, 0,5 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za
teploty mistnosti. Bily krystalicky produkt z DCM vykrystalizoval, a po ochlazeni reak¢éni smési
na 4 °C byl izolovan na frité€ a vysusen v exikatoru (izolovano 144 mg, 79 %). EM 365. 'H NMR
(500 MHz, DMSO-ds): 6 6,98 (1H, d, J=8,0 Hz, ArH), 7,31 (1H, d, J=8,0 Hz, ArH), 7,40 (1H, t,
J=9,0 Hz, ArH), 7,52 (2H, s, ArH), 7,61 (1H, s, ArH), 9,45 (1H, s, NH), 9,63 (1H, s, NH). MS-
ESI*: 387.,8, 389,8 [M+Na]" (100, 70). MS-ESI: 363.9, 365,8 [M-H] (100, 70).

Priklad 6 1-(3,5-Dichlorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)mocovina (24)

3,5-Dichlorfenylisokyanat (40 mg, 0,21 mmol) byl rozpustén v DCM (2 ml) a za michani byl pridan
3-trifluormethoxyanilin (38 mg, 0,21 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za teploty mistnosti.
Bily krystalicky produkt z DCM vykrystalizoval, pak byl izolovan na frit€ a vysuSen v exikatoru
(izolovano 50 mg, 64 %). EM 364. '"H NMR (500 MHz, DMSO-ds): 6 6,94 (1H, d, J=8,6 Hz, ArH),
7,16 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH), 7,29 (1H, d, J=8,0 Hz, ArH), 7,37 (1H, t, J=8,0 Hz, ArH), 7,50 (2H,
d, J=1,7 Hz, ArH), 7,63 (1H, s(br), ArH), 9,11 (1H, s (br), NH), 9,18 (1H, s (br), NH).MS-ESI"
CV 20V, m/z (rel. int.): 365,0 a 367,0 [M+H] * (100 a 70). MS-ESI"CV 20 V, m/z (rel. int.): 363,0
a 365,0 [M-H] (100 a 70).

Priklad 7 1-(3-Chlor-5-(trifluormethoxy)fenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina (28)

3,5-Dichlorfenylisokyanat (40 mg, 0,21 mmol) byl rozpustén v DCM a za michani byl pfidan 3-
chlor-5-trifluormethoxy-fenylamin (45 mg, 0,21 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za teploty
mistnosti. DCM byl odparen a do zbytku byl pfidan chloroform (1 ml). Bily krystalicky produkt
byl izolovan na frité a vysusen v exikatoru (izolovano 65 mg, 76 %). EM 398. 'H NMR (500 MHz,
DMSO-ds): 6 7,12 (1H, s(br), ArH), 7,18 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH), 7,50 (3H, d, J&=1,7 Hz, 3xArH),
7,54 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH), 9,25 (1H, s, NH), 9,36 (1H, s, NH). MS-ESI' CV 20 V, m/z (rel. int.):
397,0, 399,0 a 400,8 [M-H] (100, 80 a 30), 795,0, 796,8 a 799,2 [2M-H] (50, 100 a 50).
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Priklad 8 1-(3-Brom-5-(trifluormethoxy)fenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina (29)

3,5-Dichlorfenylisokyanat (37 mg, 0,2 mmol) byl rozpustén v acetonu a za michani byl pfidan 3-
brom-5-trifluormethoxy-fenylamin (51 mg, 0,2 mmol). Reakéni smés se michala pfes noc za
teploty mistnosti. Aceton byl odparen a do zbytku byl pridan chloroform (1 ml) a smés byla ulozena
v lednici (4 °C) pres noc. Bily krystalicky produkt byl poté izolovan na frit¢ a vysusen v exikatoru
(izolovano 70 mg, 80 %). EM 443. 'TH NMR (500 MHz, DMSO-ds): § 7,18 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH),
7,22 (1H, s (br), ArH), 7,51 2H, d, J=1,7 Hz, ArH), 7,53 (1H, s (br), ArH), 7,67 (1H, t, J=1,7 Hz,
ArH), 9,24 (1H, s, NH), 9,34 (1H, s, NH). MS-ESI": 4430, 445,0, 446,9 [M+H]" (60, 100, 50).

Priklad 9 1-(3,5-Dibromfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina (37)

3,5-Dichlorfenylisokyanat (56 mg, 0,3 mmol) byl rozpustén v acetonu a za michani byl pfidan 3,5-
dibrom-aniline (75 mg, 0,3 mmol). Reakéni sm¢s se michala 3 h za teploty mistnosti. Produkt z
acetonu krystaloval. Smés byla ulozena v lednici (4 °C) pres noc. Bily krystalicky produkt byl poté
izolovan na frit€ a vysusen v exikatoru (izolovano 85 mg, 65 %). EM 438. 'H NMR (500 MHz,
DMSO-ds): 6 7,17 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH), 7,39 (1H, t, J=1,7 Hz, ArH), 7,50 (2H, d, J=1,7 Hz,
ArH), 7,67 (2H, d, J=1,7 Hz, ArH), 9,23 (1H, s (br), NH), 9,26 (1H, s (br), NH). MS-ESI": 4369,
4389, 440,9, 443.0 [M+H]" (40, 100, 90, 40).

Priklad 10 1,3-Bis-(3,5-dichlorfenyl)mocovina (39)

3,5-Dichlorfenylisokyanat (188 mg, 1 mmol) byl rozpustén v THF a za michani byl pfidan 3,5-
dichloranilin (162 mg, 1 mmol). Reakéni smés se michala 2 h za teploty mistnosti. Pak byl THF
odparen do sucha a bily produkt re-suspendovan v DCM. Bily krystal byl zfiltrovan (izolovano
310 mg, 88 %). EM 348. '"HNMR (500 MHz, DMSO-ds): § 7,17 (2H, t, J=1,7 Hz, ArH), 7,50 (4H,
d, J=1,7 Hz, ArH), 9,24 (2H, s, NH), MS-ESI" CV 20 V, m/z (rel, int,): 348,8 [M+H] " (80), 350,8
[M+H] * (100), 352,8 [M+H] " (60). MS-ESI' CV 20 V, m/z (rel. int.): 346,8 [M-H] (60), 3487
[M-H] (100), 350,7 [M-H] (50), 696,8 [2M-H] (50), 698.,8 [2M-H] (60), 700,8 [2M-H] (50).

Dle uvedenych postupu z pfikladu 1 az 10 byly pfipraveny dalsi latky, které jsou v Tabulce 1.
Tabulka 1

Piehled substituentu v polohach R1-R4 pro syntetizované latky a jejich hodnoty MS-ESI [M+H]".
Pokud substituent neni uveden (-) je v dané poloze vodik (H). Vysvétlivky: CP —chlorpyndyl, P -
pyridyl, D - di, F - fluor, C1 (C) — chlor, Br — brom, Me — methyl, MeO — methoxyskupina, MeS
— methylthioskupina, TFM - trifluormethoxyskupina, TFS - trifluormethylsulfanylova skupina.
Cislice oznaduje polohu substituentu na fenylu (pyridylu), pomléka oddéluje dva aromatické cykly
mocoviny. Zkratky neobsahuji slova fenyl a mocovina. Zkratky zacinaji jadrem, které nese R1 a
R2.
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Cisle atky

Zhratka htky

Ri

B2

N —nejsou predmétem vimaler

2FP-3,5DF

F

2 2 8DFP-3C F 3 - 2842
T .E: —~

2 6DFP-3.5DCH

2.A8DFP-3Me()

ol Bl e v

3 20P-3.3DC1 €1 . C <l 2842
6 2CP-33DBr & - Br Br SO17
7 2CP-3MeD €1 - | oCH: ; 2780
8 ZOP-ATFM O .- OCTs - 3319

<

J

2 6DCP-3F

3

18

e

11 2.8DP-3 308y €1 i Br Br 438.Q
12 280CP-3MeDd 1 i O Hs - 3131
i3 25003 TEM 1 L8 QCEs - 3881

OCE

18 BrP-3.5DF Br - F F 278

is BrP-3TFS Br - 5CF; - 018

17 MeOP-3 5DF QCH; - F F IEGG

18 Mea(P-3,3D071 OUH: - Cl i 3122
Latkvkde ¥ =C

19 YTES-3.:3D( SCFy - Cl 1 3513

28 3TER-aCLANMe SCFa - 1 Me
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21 3Me$-3.3DF SCH: - F F 3050
23 3MsS-3.3DBr SCH: - Br Br 4151
23 STEM-3CLSF OCF; - i F 3491
24 3TFM-3.4DC] OCF; - Tl 1 365.0
25 3TFM-3,3DF QCF3 - F F 3331
25 3TEM,SF-3.5DCH OCF: F 1 1 3820
27 STEM,SCI3CT OCF; i 1 - 365.0
28 3TFM.3C1-3,5DCT GCF3 1 i 1 3903
20 STEM, 3Br-3.5001 QCF; Br i 1 4334
39 iMe0-3,5001 OCH; R i 1 30
31 3MeOQ,5F-3.4DF DCH; F F F 071
32 330 .5C13.5DF OCH: | Ot F F 3130
33 3Me0 3Br-3.3DC] OCH: | Br Tl 1 389.3
34 3Br-3.5DC B - Tl 1 199.0
s 3Br.SF-3,5DF Eir F F F 3431
36 3Br.SCR3.3D01 B g i 1 3032
37 3 SD%-3, 5008 Er Bi Tl 1 3369
3§ 3C1-3.5DF €l R F T 283.0
39 3 ADCE3,SDCT €l i 1 1 3488
40 3 SDE-3Br.5C1 F F €1 B 3610

Priklad 11 Synergicky efekt latek obecného vzorce I s cytokininem iP na zvySeni Regeneracniho
indexu rostlin tabaku.

Tabakové listy byly rozdéleny na malé kruhové disky (d = 0,5 cm) a umistény do Petriho misek s
10 ml Murashige a Skoog média. (sacharoza 30 g/l, rostlinny agar 7 g/, pH 5,8). Toto médium dale
obsahovalo 0,1 uM N’-isopentenyladenin (iP) nebo kombinaci 0,1 uM iP a 0,1 uM latky 1 az 40.
Kazda kombinace byla provedena ve 3 opakovanich s 15 explantaty na 1 kombinaci. Regenerace
rostlin se hodnotila po 3 tydnech. Vysledky jsou uvedeny v tabulce 2. Z vysledku je patmé, Ze
vSechny latky 1 az 40 podle predkladaného vynalezu zvysSuji regeneracni index rostlin tabaku
oSetfenych 0,1 uM iP. Zatimco samotné 0,1 uM iP vede k regeneraci asi 5 rostlin z jednoho disku
(explantatu), latky 1 az 40 byly schopné tuto regeneraci zvysit na priblizné 7 az 12 rostlin. Nejlepsi
latky tak zdvojnasobily pocet regenerovanych rostlin z jednoho explantatu. V extrémnim pfipad¢,
0,01 uM latka 25 pozitivné ovlivnila regeneraci novych rostlin z explantatu tabaku v pfitomnosti
0,01 pM 1P (obr. 1). Latky 1 az 40 aplikované samotné (bez iP) nemaji na regeneraci novych rostlin
z listu tabaku zadny vliv (regeneracni index je 0), nicméné v kombinaci s iP pusobi prekvapivé
synergicky a zvysuji uéinnost standardné pouzivaného 1P.

Tabulka 2

Efekt latek na regeneracni index (pocet novych rostlin na explantat) tabaku a mnozstvi
zachovaného chlorofylu v listech psSenice (v %). Hodnoty regenerac¢niho indexu jsou u latek 1 az
40 vysledkem synergického ucinku téchto latek v 0,1 uM koncentraci a cytokininu iP v téze
koncentraci. Hodnota regencrac¢niho indexu je primérem z 15 explantati (+ standardni chyba).
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Hodnota obsahu chlorofylu (viz pfiklad 12) je prumérem z 5 méfeni obsahu chlorofylu v 5 listech
(+ standardni chyba). nt. — netestovano. — nerelevantni. Latky 1 az 18 nejsou pfedmétem vynalezu.
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17 Medd3P-3 53DF THEE4LT ut. nt.
i8 Me3P-3 2D &8 =48 1145 48 =3
19 ITEFS-3,5D400 11512 132 =
20 ATFS-3CL 3N e {387 §=3 452
21 INeS-3.5DF HOa=HE Tx1 45 = 3
22 3WeS-3.508By gB 13 G = 412
23 ATFMALSFE 168 =438 1324 =4
24 ITEXM-330CE 11,9288 i4£2 3§+ 4
25 ITEM-3.5DF 1ta=407 1§=3 2=3
26 ITEMLAF-3,3D0 125208 16 +3 48 =3
3 162 =08 132 422
18 87244 83 44 =2
29 FTFMLSBe-3 3D TI£4R 1, af,
ki) 3Me-3,5D0 &8 = 48 TE3 42 =8
a1 Ry, SF-3,5DF 9 6x£G3 T3 3F=2
b M SCLA5DE &8 =47 §=132 36 =3
RX] IMey, SBr-3.5DKH f4x85 i1 £3 AEE2
34 IBr-3.5D(C Ti=04 at nt.
R 3By, SF-3.313F TAE04 nt. nt
36 3B 3CE35DCH RAIxEHS T3 IR=3
37 3.5DBr-3.50(C0 RIEGE nt. bt
38 3(3-3,5DF BRI R . R
39 IADCEIISECE 8518 &= 2 3532
340 3, 5DF-3Bs. 3 8.5+ 418 E=2 36=3

Priklad 12 Anti-senescencéni synergicky efekt latek obecného vzorce I s trans-zeatinem v
senescencnim testu na listovych segmentech psenice kultivovanych ve tmé.

Semena ozimé pSenice 7riticum aestivum cv. Hereward byla promyvana pod tekouci vodou 4
hodiny a poté byla vyseta do vermikulitu nasyceného Knopovym Zivnym roztokem (Ca(NOs),,
MgSQO,, KNO;s, KH,PO,, vse < 19%). Nadoby se semeny byly umistény do klimatizované ristoveé
komory s 16/8 hodinovou svételnou periodou (svételna intenzita 50 pmol.m~.s™) a teplotou 15 °C.
Po 7 dnech mély semenacky vyvinuty prvni praporcovy list a druhy list za¢inal proriistat.

Vrcholové sekce prvnich listi byly odebrany tak aby jejich vaha byla 25 mg. Bazalni konce téchto
listovych segmenti byly umistény do jamek mikrotitracnich polystyrenovych desticek
obsahujicich 150 pl roztoku testovaného derivatu obecného vzorce I (1 list na jamku) nebo jeho
kombinace s trans-zeatinem. DestiCky byly umistény do plastového boxu vystlaného filtraénim
papirem, ktery byl nasycen vodou za ucelem maximalni vzdusné vlhkosti. Po 96 hodinach inkubace

- 14 -



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

CZ 309190 B6

ve tm¢ pri 25 °C byly listové sekce vyymuty a chlorofyl extrahovan v 5 ml 80% ethanolu zahratim
pfi 80 °C po dobu 1 hodiny. Objem vzorku byl poté doplnén na 5 ml pridanim 80% ethanolu.
Absorbance extrakti byla mérena pri 665 nm. Jako zelena kontrola slouzily ¢erstvé odrezang listy,
z nichZ byl stejnym zpiisobem extrahovan chlorofyl a zméren jeho obsah (tato hodnota predstavuje
100 %). Jako negativni kontrola slouzily listy inkubované pouze v deionizované vod¢ (obsah
chlorofylu v téchto listech byl stanoven jako 0 %). Vypoctené hodnoty jsou primérem z 5
opakovani a cely experiment byl zopakovan minimaln¢ 2-krat. Efekt latek obecného vzorce I a
trans-zeatinu byl nejdfive testovan v 1 a 10 mikromolami koncentraci.

Trans-zeatin samotny v 1 mikromolami koncentraci, stejné¢ tak jako samotné latky obecného
vzorce I v 1 mikromolarni koncentraci nevykazovaly vyrazny pozitivni efekt na obsah chlorofylu
v listech pSenice (0 az 3 %). Trans-zeatin samotny v 10 mikromolami koncentraci byl schopen
zadrzet 28 % chlorofylu (viz tabulka 2) v porovnani s negativni kontrolou. Latky obecného vzorce
I samotné v koncentraci 10 mikromolami byly schopny zadrzet mezi 5 az 16 % chlorofylu (viz
tabulka 2). VSechny testované slouéeniny obecného vzorce I tak vykazuji pozitivni vliv na oddaleni
senescence v segmentech listi pSenice vyvolané pusobenim tmy.

Dale byl otestovan vliv kombinace frans-zeatinu v 10 mikromolami koncentraci a jednotlivych
latek obecného vzorce I v 1 mikromolami koncentraci (v této koncentraci nebyly latky samy
aktivni) na obsah chlorofylu v odd€lenych listech pSenice a inkubovanych ve tmé. VSechny nove
pfipravené a testované latky obecného vzorce I v 1 mikromolami koncentraci vykazovaly
synergicky efekt s frans-zeatinem v 10 mikromolami koncentraci (viz tabulka 2).

Priklad 13 Pripravky

Aktivni slozkou v pfipravcich muze byt kterakoliv sloucenina obecného vzorce L.

Al. Emulgovatelné koncentraty a) b) c) d)
Aktivni slozka 5% 10 % 25 % 50 %
dodecylbenzensulfonan vapenaty 6 % 8 % 6 % 8 %
polyoxyethylovany ricinovy olej

(polyglykol ether ricinového oleje) 4% - 4% 4%
(36 mol ethylen oxid)

oktylfenol polyglykol ether - 2% - 2%
(7-8 mol ethylen oxid)

cyklohexanon - - 10 % 20 %
smés aromatickych uhlovodiku 83 % 82 % 53 % 18 %
C9‘C12

Emulze o vyzadované finalni koncentraci mohou byt ziskany z takového koncentratu zfedénim
vodou.

A2. Roztoky a) b) c) d)

Aktivni slozka 5% 10 % 50 % 90 %
1-methoxy-3-( 3-methoxy-

propoxy)-propan - 20 % 20 % -
polyethylenglykol MW 400 20 % 10 % - -
N-methyl-2-pyrrolidon - - 30 % 10 %
smés aromatickych uhlovodiku 75 % 60 % - -
C9‘C12

Roztoky jsou vhodné k aplikaci ve form¢ mikrokapének.
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A3. Smacive prasky

Aktivni slozka
ligninsulfonan sodny
laurylsulfat sodny
diisobutylnaftalensulfonat
sodny

oktylfenol polyglykol ether
(7-8 mol ethylen oxid)

vysoce disperzni kyselina kfemicita

kaolin

CZ 309190 B6

a) b) c) d)
5% 25 % 50 % 80 %
4% - 3% -
2% 3% - 4 %
- 6 % 5% 6 %
- 1 % 2% -
1 % 3% 5% 10 %
87 % 61 % 37 % -

Aktivni slozka je dikladné promisena s pomocnymi latkami a smés je dukladné rozemleta ve
vhodném mlynu. Suspenzi libovolné koncentrace je mozné ziskat smisenim vzniklého prachu

s vodou.
A4. Potahovan¢ granule

Aktivni slozka

vysoce disperzni kyselina kfemicita

anorganicky nosic¢
(0,1 az 1 mm)
napf. CaCOs nebo SiO;

a) b) c)
0,1 % 5% 15 %
0,9 % 2% 2%
99.0 % 93 % 83 %

Aktivni slozka je rozpusténa v methylenchloridu a nasprejovana na nosi¢. Rozpoustédlo je

odpareno ve vakuu.
AS. Potahované granule

Aktivni slozka
polyethylenglykol MW 200

vysoce disperzni kyselina kfemicita

anorganicky nosic¢
(AE 0,1 az | mm)
napf. CaCOs nebo SiO;

a) b) c)

0,1 % 5% 15 %
1,0 % 2% 3%
0,9 % 1 % 2%
98.0 % 92 % 80 %

Jemné rozemleta aktivni slozka je v mixéru stejnomémé nanesena na nosi¢ zvlhceny
polyethylenglykolem. Takto jsou ziskany neprasné granule.

A6. Extrudované granule

Aktivni slozka
ligninsulfonan sodny
karboxymethylcelulosa
kaolin

a)

0,1 %
1,5 %
1,4 %
97,0 %

b) c) d)

3% 5% 15 %
2% 3% 4%
2% 2% 2%
93 % 90 % 79 %

Aktivni slozka je smisena a rozemleta s pomocnymi latkami a slozka je zvlhéena vodou. Smés je

extrudovana a usu$ena v proudu vzduchu.

A7. Prachy

Aktivni slozka
talek
kaolin

a)

0,1 %
39,9 %
60,0 %

b) c)

1% 5%
49 % 35%
50 % 60 %
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Prachy k pfimému pouziti jsou ziskany rozemletim aktivni slozky s nosi¢em ve vhodném mlynu.

A8. Suspenzni koncentrat

Aktivni slozka

ethylenglykol
nonylfenolpolyglykolether

(15 mol ethylenoxid)
lignosulfonat sodny
karboxymethylcelulosa

37% vodny roztok formaldehydu
emulse silikonového oleje

voda

a)

3%
5%

3%
1 %
0,2 %
0,8 %
86 %

b)

10 %
5%
1 %

3%
1 %
0,2 %
0,8 %
78 %

c)

25 %
5%
2%

4%
1 %
0,2 %
0,8 %
64 %

d)

50 %
5%

5%
1 %
0,2 %
0,8 %
38%

Jemn¢ rozemleta aktivni slozka je smichana s pomocnymi latkami. Vznikly suspenzni koncentrat
umoziuje pripravu suspenze o pozadované koncentraci zfedénim vodou.
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PATENTOVE NAROKY

1. Derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I,
{.f;rfsé:\"\_\
_.«~""§‘§\\;x K_.\E}\_\
RaT T NN
S N
.«*‘i\f
-y
R T Ra
@
kde
Y je uhlik;

R1 je vybrany ze skupiny sestavajici z halogenu, methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny,
pficemz vodiky methoxyskupiny a methylsulfanylové skupiny mohou byt nezavisle substituovany
halogenem;

R2 je vodik, halogen nebo methyl;
R3 je vybrany ze skupiny sestavajici z halogenu, methoxyskupiny, methylsulfanylové skupiny,
pii¢emz vodiky methoxyskupiny a methylsulfanylové skupiny mohou byt nezavisle substituovany
halogenem;

R4 je halogen nebo methyl;
a pri¢emz z rozsahu derivata 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I jsou vylouceny 1-(3,5-
difluorfenyl)-3-(3-(trifluormethylsulfanyl)fenyl)mocovina, 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
(trifluormethylsulfanyl)fenyl)mocovina, 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-methoxyfenyl)mocovina, 1-(3-
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bromfenyl)-3-(3,5-dichlorfenyl)mocovina,  1,3-bis-(3,5-dichlorfenyl)mocovina,  1,3-bis-(3,5-
difluorfenyl)mocovina.

2. Derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle naroku 1, kde R1 je vybrany ze
skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu, methoxyskupiny, trifluormethoxyskupiny,
methylsulfanylové skupiny a trifluormethylsulfanylové skupiny.

3. Derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle naroku 1 nebo 2, kde R2 je vybrany
ze skupiny sestavajici z vodiku, fluoru, chloru, bromu a methylové skupiny.

4. Derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle naroku 1, 2 nebo 3, kde R3 je vybrany
ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu, methoxyskupiny, trifluormethoxyskupiny,
methylsulfanylové skupiny a trifluormethylsulfanylové skupiny.

5. Derivaty 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv z pfedchozich naroku 1
az 4, kde R4 je vybrany ze skupiny sestavajici z fluoru, chloru, bromu a methylové skupiny.

6. Pouziti denivatu 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv z pfedchozich
naroku 1 az 5 v rostlinnych biotechnologiich, zeyména pro regeneraci rostlinnych tkanovych kultur.

7. Pouziti derivati 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle naroku 6, pricemz denvaty 1-
fenyl-3-yl-mocCoviny jsou vybrané¢ ze skupiny sestavajici z 1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-
((trifluormethyl)thio)fenyl)mocoviny (19), 1-(3-chlor-5-fluorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)-
mocoviny  (23), 1-(3,5-difluorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)mocoviny  (24), 1-(3,5-
dichlorfenyl)-3-(3-(trifluormethoxy)fenyl)-mocoviny  (25),  1-(3,5-dichlorfenyl)-3-(3-fluor-5-
(trifluormethoxy)fenyl)mocoviny  (26),  1-(3-chlor-5-(trifluormethoxy)fenyl)-3-(3-chlorfenyl)-
mocoviny (27).

8. Pouziti derivata 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv naroku 1 az 5 pro
inhibici senescence v celych rostlinach, v rostlinnych organech, pletivech a/nebo burikach.

9. Pouziti derivata 1-fenyl-3-yl-mocoviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv naroku 1 az 5 pro
stimulaci riistu semenacki a ristu a vyvoje rostlin.

10. Pouziti denivatu 1-fenyl-3-yl-moc€oviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv naroku 1 az 5 v
pripravcich uréenych pro klonovani rostlinnych bunék, pletiv, organu a rostlin.

11. Pripravek pro oSetfeni rostlin, vyznacujici se tim, Ze obsahuje alespon jeden derivat 1-fenyl-3-
yl-mocoviny obecného vzorce I podle kteréhokoliv naroku 1 az 5 nebo jeho sul s alkalickym kovem,
amoniakem ¢i aminem, nebo jeho adi¢ni soli s kyselinou; a alesponi jednu pomocnou latku,
vybranou ze skupiny zahrnujici rozpoustédla, pevné nosice, povrchové aktivni latky, emulgatory,
dispergacni latky, zvlhCovadla, smacedla, stabilizatory, odpériovace, konzervacni pripravky,
viskozitni ¢inidla, pojiva, lepidla, a hnojiva.

1 vykres
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