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l-nrxllmida:oly obacného viorce 1, ve kterém X
zejména amend 8/0/,Ry. e R znamené
negubstituocvanou nabo halogen-aubﬁtituovanou
alkylovou skupinu a n je rovno 0,1 nebs 2, Y.
:eiména znamend atom vodiku. atom halogenu,
- - -=-=-- - - -alkylevou- -- -—-skupinu; —— —ralkoxylovou- - --skupinu; -~ - - - - - L LT
~—=——alkoxyatkylideniminoveu———— —— skupimi;———————==——= ==
alkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou -
skupinu nebo alkylsulfonylovou skupinu, z

gnamend atom vodfiku nebo alkylovou skupinu, . R

tnamend atom halogenu nebo alkylsulfenylovo

skupinu, R a R rnamenaji atoem vodiku, R

znamend ato% haloélnu a R, zejména znamend ato

vodiku, atom halogenu, hd&ogenalkylovou slupinu
nebo halogenalkoxylovou skupinu. Pale 1]
Eopisu e zgusob ffipravy' téchto sloutfenin,
ompozice obaahujic tyto slouEeninI a_ zpusoby
poufitc{ t&chto, sloudenin pro kontrolu &lenovcu,
tejména roxtofu, miic nebo hmyzu, dale hlistic.
cizopasnfch Sarvu a protozof.
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Vynélez se tyké novjch l1-arylimidazold a zpisobd je-
Jich pripravy a jejich pouziti. Vyndlez se ddle tykd kompo-
zic obsahujicich uvedené sloudeniny a zpisobd pouZiti uve-
denych sloufenin pro kontrolu &lenoved, hlistic, cizopasnych
gervh nebo 8kodlivych protozoond. Zejména se vyndlez tyka
aplikace uvedenych slouZenin nebo kompozic, kterd tyto slou-
Ceniny obsahuji, v zem#d2lstvi ve funkci. pesticidd pro kon-
trolu &lenoved, zejména roztodd, nebo folidrniho nebo pddni-
ho hmyzu, aniZ by p¥i této apllkac1 doslo X poSkozeni kul-

- turnich plodin.

Dosavadni stav techniky

_ Je*znéma_celé~iada_subsiiiuovanych—imidazo&ov?eh—s}Ou-'
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‘Cenin, kterd vykazujfl rdzné typy pesticidn{ udSinnosti, vet-

ng ddinnosti Jjako hnrb1c1dy, regulatory rdstu rostlin, Tun-

é_patent'o'\;"é_l ite="

ratury zabyvajici se témito sloudenina lze uvést zejména
evropskou patentovou pfihldsku EP 2700614 popisujici insekti-
cidny i-arylimidazoly, které nejsou substituované v polo-
hdch 2 a 4 imidazolového kruhu g ktere maal navic druhy fe-

k nylovy substituent v poloze.

V patentu US 4755213 se popisuji jako regulétory rds-
tu rostlin i-arylinmidazoly, které jsou rovnéZ nesubstituo-
vané v polohéch 2 a 4 imidazolového kruhu a kters jsou ddle
substituované v poloze 5 karboxamidovou /anlnokarbonylovou/

skupinou.

V evropskych patentovych p¥ihlagkdch P 2773844 a
EP 28%066A jsou popsény herbicidnf l-arylimidazoly, které
Jsou substituované pouze v polohdch 2 a 5 imidazolovéno kru-
hu a které rovn&Z nejsou substituované v poloze 4 ircidazo-
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lového kruhu. Jiné 1-substituované imidazoly jsou jako insek-
ticidy popsané v evropské patentové prihlésce 289919, pri-
Zerz v toato pfipadé Je substituentem v poloze 1 aralkylova
skupina nebo aralkoxylovd skupina /t3. alkylovd nebo alko-
xylové mistkové skupina mezi imidazolovym a arylovym kruhem/.

Evropskeé patentovd pfihlédka 2831734 popisuje zejmé-
na jako insekticidy 2-arylimidazoly, ve kterych je arylovy
kruh pripojen k imidazolovému kruhu pres atom uhliku /polo-
ha 2/ a nikoliv pres atom dusiku, pFifemZ atom dusiku v po-
loze 1 Je substltuovén atomem vodiku nebo pi¥ipadné substituo-
vanou alkylovou skupinou.

Australské patentova pfihldska 8812-8834 popisuje
zejména jako funglcldnl, insekticidni a nematicidni slouZe-
niny imldazolové derivdty, kterd mohou byt substituované
v poloze 4 neho 2 nebo v polohéch 4 a 5 imidazolového kruhu
/tj. pFipojeni k uhliku a nikoliv k dusiku/ pf¥ipadn¥ substi-
tuovangm fenylovym kruhem a které jsou substituovand na ato-
ou dusiku v poloze 1 atomem vodiku nebo sulfonylovou skupi-

k3
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.Po@stata vynélezu

nou.

Vynélez se tykd novych l-aryllmldazolovych sloudenin,
které vykazujl vynikajic{ pesticidni vliastnosti, zejména
insekticidn{ nebo/a miticidni vlastnosti.

Tyto sloudeniny, vdetn® jejich stereoisomerd, napri-
klad diastereomerd a optickych isomerd, jsou pesticidnimi
slouZeninami; které jsou vyscce ulinné zejiéna jako insekti-
cidy a miticidy a které jsou bezpené v prib&hu manipulace

s nimi a v prdb&hu jejich pouzitf. Tyto vysoce U&inné pesti-

cidni sloudeniny Jjsou bezpe#né pro &lovéka a Jjeho Zivotni

prostredif. Uvedené sloudeniny majt Obecny vzoree I
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ve kterém
X znamend: S/0/ R,, kde R, znamené .pFimou nebo rozvétve-

nou alkylovou skupinu.s.1 al 4 uhlikovyni atomy, kte-
ré~jsou"nesubstituované:nebo-substituované jednim, .

e s pebo-vice-atomy-helogend; které- jsou-totoZné nebo. . .. .
| 0odlisné, a? do iplné substituce alkylové skupiny a '
n znameng.d, | nebo 2,

Y znamend atom vediku, atom halogenu, alkylovou.skupi—
nu, alkoxylovou skupinu, alkoxyalkylidenimino-skupi-
nu, alkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou sku-
‘pinu nebo alkylsulfonylovou. skupinu, kde alkylové a
alkoxylové zbytky jsou primymi nebo rozvétvenjmi sku- _
pinami obsahujfcim 1 aZ 4 atomy uhliku, -~ o L

Z znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu s pfimym
nebo rozvétvenym fetdzcem obsahujicim 1 a% 4 uhliko- B
vé atomy,

znamena atom halogenu neboAalkylsulfenylovou skupinu,

Ry
R3 a Rsznamenaji atom vodiku,
. Rg znamend atom halogenu a
R znacend atom vodiku, atOm.halogenu, nalogenalkylovou




nebo halogenalkoxylovou skupinu, kde alkylovy a alko-
xylovy zdytek kaZdé skupiny md pfimy nebo rozvétveny
Fetézec oObsahujici 1 a2 4 uhlikové atomy, priemZ ha-

» logenové substituce je provedena jednim nebo vice
atomy halogenu, které Jjsou totofné nebo 0dlidné, ai
4 do Uplné substituce alkylového nebo alkoxylového
. zbytku,

za predpokladu, Ze

jestliZe: Y znamensd H nebo Br,
Z znamenéIH nebo CH3,
R2 a R6 znamenajl Cl nebo Br,
R] zZnamens CHB’ CF3, CF201 nebo CFCl2 a
n znamend 9, 1 neho 2, ‘
potom R4.je Jiny nei OCFJ,

jestliZe: Y znamend H, Cl, Br, SCHB, SOCH, nebo SO,CH
Z znamen&g H nebo CH3
R a R6 znamenaijf C1, E
R} znameng Cq3, QHZCH3/2+_CF3,_CC13,_Ccml—nebo
C’FCl2 a.
N znamend 0, 1 nebo 2, _

3 3’

45 Gt

JestliZe: Y znamend H,
Z znamend H nebo CH3,
R2la R6 znamenaji Cl,.
RI Znamend CF3, CF201 nebo CF012 a
n znamend 9, 1 nebo 2,
potom R4_je‘jiny ne2:C1,

JestliZe: Y znamend H,
Z znamend H nebo CHJ,
‘Ré a R6 znamnenaji C1,
R1-znamené . CF3, Ccml nebo_CFCl2 a
n znameng 9, 1 nebo 2,
potom R4 Je jiny ne% Br.

Vynélez se zejména tykd sloudenin obecného vzorce I,




které obsahujf specifické substituentové skupiny, u kterych
se prokézalo, Ze maji pfiznivy vliv na vy3e uvedend bezped-
nostni charakteristiky. Tyto skupiny napfiklad zahrnuji:

- alkylovou skupinu, pfidem? zejména Y znamené methy-
lovou nebo ethylovou skupinu, ’ '

- alkoxylovou skupinu, pfilemZ zejména Y znamené me-
thoxylovou nebo ethoxylovou skupinu,.

- alkoxyalkylidenimino-skupinu, zejména kdyZ Y zna-
mens methoxyF /nebo. ethoxy~/methylideniminovou sku-

-.pinu
- alkylsulfenylovou skupinu, prléemz zeamena Y zna-

mené methylsulfenylovou skupinu a
- atom fluoru jako atom halogenu, pfilemZz zejména

~ Ze sloudenin. obecného:vzorce I, které Jsou rovnés vy~
“hodné, napfiklad. aako amiticidy, .lze: uvést ty sloudeniny, ve -

znamen& atom fiudru.

kterych

T gnamend H “F; ey Br, I3 CHY, CRHy T OCH T 00 H T T
N= CHOCHB, N=CHOC,H, SCHB, SOCh3 Aebo SO2CH3,

'Z  znamendé H, CH3 nebo C HS,

R, znamené'CF3, CCL,F, 001F2, CHCl,, CHCLF nebo CHF,,

R2 ' znameng F, Cl, Br nebo SCH3

R6-5 _znamena F Cl nebo Br, .v”.. m

R4 znamend H nebo F nebo R4 znamend Cl, Br, J, CF3 nebo
OCF3 v pripadé&, kdy Y znamena CHB’ 02H5, oc '3, oC H-,
N=CHOCH3, N=CHOC HB’ SCH SOCH3 nebo SOZCH3
a

n znamend J, 1 nebo 2.

_ Déle jsou uvedeny nékteré répresentativni vyhodné
sloudeniny obecného vzorce I /popsané déle v pfikladech 1
a%-63/, které majl zejména vysokou miticidni. G¥innost: .

slou¥eniny z pfikladd 7, 15, 23, 27, 36, 37, 42, 43, 45, 46,
48: 50) 551 59, 65 a 66. .




¥ té&chto sloudenindeh typicky:

Y Znameng SCHJ, N=CHOC HS’ Cl nebo Br,
Z ' znamend H,
s R, znamend CFy, CCL,F nedo CCIF2,
32 2 sznamenaji Cl nebo Br,
R4 znameng F nebo R4 znamend Cl nebo Br v pFipads, kdy
Y znanend SCH3 neborN=CH302H5 a
n znamend .

Fredm&tem vyndlezu je poskytnout nové sloufeniny imi-
dazolové skupiny sloudenin a zpasoby jejich priprevy.

Druhym predmétem vynglezu je poskytnout napfiklad ze-
med&lsky nebo lékafsky prijatelné kompozice.

Tretinm predmétem vyndlezu je poskytnout vysoce d&in-
né sloudeniny pro pouziti protl &lenovelm, zejména roztoé&m,
zficim nebo Skodlivému hmyzu, nebo ristlinnym hlisticim nebo
cizopasnym ervim nebo proti 8kodlivym protozoonim. Uvedene
sloucenlny se takto s vyhodou pouZivaji napfiklad pri pésto~

——vén{_ zemdd&lskjech-nebo— zahradnickych—plodin;—v—lesnim nospo—'
défstvi, ve veterinarni medicing, v Zivogisné vyrobe nebo *
v oblasti ochrany zdravi vereanostl.__ _ L .

._v_ -

Ctvrtyw predmétem vyndlezu Je poskytnoutslouéenlny

s éirokym spektirem insekticidn{, miticidni, aficidni nebo
nematicidni d&innosti p¥i aplikaci do pidy, pfi folidrn{ _
aplikaci nebo pfi oSetfenf osiva, vietn® systemicksho dgin-
ku.

Pétym predmétem vynélezu je poskytnout sloudeniny
sloudeniny majicf vysokou arthropodni toxicitu, napfiklad
vid&i roztoddm podt¥idy Acari, zejména vagi Tetranychus urti-
cae /dvouskvrnng sviluSka chmelovs/ nebo Panochynus ulmi
/evropsky &erveny roztod/.

Daldim predm&tem vyndlezu Je poskytnout pesticidni
sloufeniny, které jsou vysoce uU&inné zejména jako insekti-
cidy nebo miticidy a které jsou bezpe&né pro &lovéka nebo
jeho Zivotn{ prostredf v prdb&hu manipulace s t&mito slou-




%eninami nebo v pribdhu aplikace t&chto slougenin.

Slou¥eniny obecného vzorce I mohou byt pfipraveny
pouzitim znémych zpisobd nebo Upravou znémych zpisobl /e
zphsobd, jiZ pouZitych nebo popsanych v chemické literatu-
#*a/: obecné tato piiprava spodivéd ve vytvofeni imidezolo-
vého kruhu, po kterém'pfipadné nédsleduje zména substituen-

1. Je rovndf samozfejmé, Ze v poplse nésledujicich zpdisobd
pfipravy uvedenych sloudenin mohou byt sekvence pouzité pro
zavedeni rdznych skupin na 1m1dazolovy kruh provédény v riz-

_ném po¥adi a Ze pritom mﬁée byt . nezbytné pouzit vhodné ochran-

né skupiny, jak Jje to Jistg z¥ejmé odbornikim v dandm oboru.
Meziprodukty a sloudeniny obecného vzorce I mohou byt rov-
n&% prevedeny znémymi ‘zpdsoby na Jjiné slouZeniny obecného

rzOoTee T
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Pri ndsledujicim popisu zpisobd pfipravy uvedenych
sloudenin nejsou vZdy obecné substituenty.v pou21tycn obec-
nych vzorcich specificky- definovény. V pripadd,. e tyto. obec—
SN o1 substltuenty tedy neasou u obquqhgmyzorce definovény,

potom to znemend, Ze maji “"vy3e “uvedeny viznam", t.zn. vyz-
~ nam, ktery ‘Jje v souladu s prvni definici kaZdeho obecného
substituentu v této popisné &ésti. Vyraz "ochrara "'zde za=-
hrnuae pFfevedeni na vhodnou.neresktivn{ skupinu, pfidem? ta-
to nereaktivni skupina miZe byt potom pfipadné zpétné preve-
dena_na_pivodni skupinu, jakoZ i adici skupin, kters élnl
funkéni skupinu nereaktivni. Pokud déle nebude vyslovné uve-

deno jinak, znamené aminovd skupina nesubstituovanou anino-

vou skupinu.

~ V nésledujicim popisu budou rovnsz uvedeny specific-

ké mez1produkty pouZzitelné pro pfipravu pozadovanych sloue=-

nin. Takové VJhodne me21produkty, pfipravené dale Popsanyml
zpisoby, budou vidy definovény u jednotlivych zpisobd pFi-
pravy. Zejména meziprodukty, které jsou vyhodn¥jsi, maji
vyznamy R2 az R6 definované pro obecny vzorec I sloufenin
podle vyndlezu /t.zn. Ze R3 a Rg kazdy znamend vodik/ nebo
majl R2, R4 a Rs specifidtéji definované vyznamy.




Neésledujici syntetické zpisoby I az VI obecni popi-
sujf alternativni cykliza&ni pPostupy vychdzejic{ z vhodné&
substituovanych N-fenyliminovych sloudenin, které se cykli-

. z2uji pomoci bszickdho &inidla na pouZitelné meziprodukty
tvofené N-fenylimidazolovymi sloudeninami. Tato reakce /véet-
né ndsledné vychozi derivatizace obecnych substituentd Z a
Y/ miZe byt obecnd 1lustrovéna reake{ sloudeniny obecného
vzorce III s bazickym &inidlem za vzniku slouceniny obecné-
ho vzorce IV podle ndsledujicfho reakdnfho schematy:

HN————-—CiJH-X . L N— X

2N\ e L—“\/,,—-—Y

1

R R -
4 R

/T11/ o /IV/

g

PriemZ v obecném vzorei III

Ry, Ry R4,,R5 a Rg maji vyznam uvedeny pro obeeny vzorec I,

) pr
s e
A AV

X znamend atom vodiku nsho halegenalks u SkKupinu, zeJjmé-
na trifiluormethylovou skupinu,

Z znamend atom vodiku, atom halogenu, alkylovou skupinu,
halogenalkylovou skupinu nebo hydroxy—skupinu pi‘i{padng
existujicl v jeji isomerni keto-formg&, a

Q znamené kyanovou skupinu nebo niz3{ alkoxykarbonylovou
skupinu, a

v obecném vzorei IV




R2, R3, R4, R5 a R6 maj{ vyznamy uvedend pro obecny vzorec I,

X znamens atom vodiku nebo halogenalkylovou skupinu,
zeiména trifluormethylovou skupinu,
Y znamend aminovou skupinu, hydroxy-skupinu pfipadn&

existujic{ v jejl isomerni keto-form& v pripadé, kdy
¥ znamend atom vodiku, nebo alkoxylovou nebo halogen-
alkoxylovou skupinu ziskanou alkylaci hydroxy-skupi-
ny a

Z znamenéd atom vodiku, atom halogenu, alkylovou skupinu,
halogenhalkylovou skupinu; hydroxy-skupinu pfipadné

et e - - e

Zv1é5td poufitelnymi meziprodﬁiijm£56¥5ﬁﬁﬁfmiﬁia§Zb:""'“"'

exiEfﬁﬁiEi‘Vé;své‘isomernf—ke%ﬁ=£ormé—u—piipadéﬂ_kdy
¥ znamend atom vodiku a Y znamend imino-skupinu, nebb '
alkoxylovou nebo halogenalkoxylovou skupinu z{skanou
alkylaci hydroxy-skupiny. |

Slougeniny obecného vzorce I podle vynédlezu mohou oyt -
potom pfipraveny'reakciuslouéenin_obecného,vzorce IV podle
ddle uvedenych zpisobd zavéd&jicich rdzné substituenty, ze-
jména X, Y a Z. |

Cm e e ek wmm e —— el

lovymi sloudeninami, uvadénymi- pri nésledujicich zpisobech
pripravy sloudenin podle vynélezu obecného vzorce I, jsou- -
specificky slouleniny obecnych. vzored IV, 5, 17, 22, 27, 30429,
37/34, Ia, Ib a Ic; kromé toho sloudeniny obecného vzorce ’
III, které jspu_pquéipe;né?jakoé i- specificke slouéehiny
obecnych vzorcd 4, 16, 21, 26, 28 a 33.- o 7
yyhodn&js{ 4-sulfenované {-arylimidazoly /% = S/0/ Ry,
kde n a R, majil vyde uvedeny vyznam/ podle vyndlezu moaou
byt ptipraveny rdznymi zpisoby. Dva takové yyhodné zpisoby
jsou ilustrovény reaksnimi schematy I a II /zpisoby 1 a II/.

Zpisob I

. ~ 2Zplsobem I miZe bjt pfipraven obzvl&3té uzitedny me-
ziprodukt obecného vzorce I, kterym je zde sloulenina obec-

ného vzorce Ia




- JJ =

/Ia/

ve kterém X, Ry, RB,'R4, Ry a Ry maji viznamy uvedené pro
obecny vzorec I.

-

vzorce I, ve kteryeh X znamend alkylsulfenylovou skupinu,_l 3%1
2

halogenalkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou skupinu,
haIOganalkjlsulfinylovou_skuplnu,_alkylsulfonyievou—skup1-~—————"—4“4%
©nu a halogenalxylsulfonylovou skupinu, Y znamené aminovou o
skupinu, atom vodiku, atom halogenu, alkylsulfenylovou skku-

pinu, halogenalkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou

skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu, alkylsulfonylo-

vou skupinu, halogenalkylsulfonylovou skupinu, kyano-skupi-

nu nebo nitro-skupinu, Z znamensd atom vodiku nebo atom halo-

genu a H.,, R” R,, R_ a R,- majl viznamy uvedend pro. sheony

vzorec I, mohou byt prlpravyny postupy zahrnutymi v reakd-

nim schematu I.




Reak&n{ schema I ,
Ji
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/NH[ |
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keakdni schema I  /pokradovéni/

; y deaminggni oxidaéni
7 — —
¢inidlo _ g¢inidlo ///J\\\
S e— .______,R6 R2 __,__R6

- /8/ | /9/

Vyehoz!i produkty reakiniho schematu I jsou tvofeny
alkylortoformidtem /1/, ve kterdm R  znamens alkylovou sku-.

pinu_s_i a2_4—uhlkkovym}—atemy—a—ktery—ge—komeréné dostupny,
a anilinem /2/, ktery je obvykle rovnéi komerdns. dostupnym
produktem nebo ktery mﬁze byt pfipraven velmi dobfe znamyml L

-——————-n—-npostupy—popsanyml v chemlcké I'iterature.: Katalyzétorem, po-
uzitym pro prfipravu formimiddty /3/, je obecn& anorganicks
kyselina, jakou je nap¥iklad kyselina chlorovodikové, nebo
organickd kyselina, jakou je napfiklad kyselina p-toluensul-
fonov4, Tato reakce miZe byt provddsna pri teploté asi -29 °c
aZ asi 180 C, s vyhodou pfi teplotd asi 9 a% 120 C v pfi-
tomnosti inertnfho organicksho rozpouitédla, Jjakym je uhlo-
vodilk, éhlercv any uhlovodik, aromaticky. UHLOVOGIK, ether a
alkohol, anebo jako rozpoustédle miZe byt pouZit samotny
alkylortoformidt. Uvedeny formimiddt /3/ mi¥e existovat jako
smés regioisomerd.

he21produkt tvoreny formimidinem /4/ se pfipravi re-
akci formimiddtu /3/ s aninoacetonitrilem nebo s jeho hydro-
chloridovou solf v prftomnosti bdze a inetrniho organicksho
rozpoustédla, které je vyhodng schopné poskytnout homogenni
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roztok reak&nich sloZek. Typicikymi ooutitelnymi organickymi

a anorganickymi bdzemi jsou alkoxidy, hydroxidy, hydridy a
uhligitany alkalickych kovd nebo kovi alkaelickych zemin a
aminy, Jjako napfiklad diisopropylamin a trlpropylamln Po-
uZitelnd rozpoudtédla zahrnuji inertni organickéd rozpoustédla,
jako alkoholy /napfiklad methanol nebo ethanol/, ethery /na-
pfiklad diethylether, tetrashydrofuran, dioxan nebo diglym/,
aminy /napfiklad triethylamin nebo pyridin/ nebo vodu enebo
kombinace téchto rozpouitddel. Tato reakce se obvykle pro-

védi pri ‘teplotd asi -20 az asi 180 C, s vyhodou prl teplo-

5 asi 20 aZ asi 120 °C.

" Formimidinovy meziprodukt /4/ miZe byt bud izolovén
nebo cyklizovédn in situ bez izolace na imidazol /5/ nésled-
nym piscbenim bdze za vyde popsanych podminek, vyhodne za
pouz1ti methoxidu sodného v methanolu pri teploté asi 290 aZ
25 °C. Sloudeniny vzorcd :/4/ a /5/ jsou uZitelné jako mezi-.
produkty. pfi zplisobech pripravy sloudenin obecného.vzorce I
podle vynalezu.

e e maa T et e 3 s s e n s e S e
- M e . - el 2

Reakce 1m1dazolu /5/ se sulfenylhalogeqldem’ hedng T

i sulfenylchloridem, R, SHalo, ve kterém R, znamené alkylovou

nebo halogenalkylovou skupinu za uéelem prlpravy produktu
obecného vzorce 6 miZe byt vhodné provedena v inertnim apro-
tickém organlckém rozpouatédle, jakym je chlorovany uhlovo-

. dik,.-uhlovodik nebo ether,. vyhodn& v dichlormethanu, v pri-

' tomnosti nebo nepfitomnosti &inidla vézajiciho kyselinu, ja-

kym je pyridin, libovolny tercidrni arin nebo uhliditan alka-'
lického kovu. Reakce miZe byt provedena pfi teplotd asi -25 °
aZz asi 1030 C v zévislosti na teploté& varu pouzitého sulfe-
nyl-halogenidu a rozpouétédla.

Aminoimidazol /6/ miZe byt halogenovan na oapov1aaal-
e{ halogenimidazol /7/, ve kterém Z znamend atom halogenu,

reakei s halogena&nim ¢inidle, Jakynm je sulfurylchlorid,

thionylchlorid, chlor nebo brom, Vv prltomrosti nebo nepfi-
tomnosti &inidla vézajiciho kysellnu nebo katalyzatoru, ja-

kym je Lewisova bdze. keakce se provédi v inertnim aprotic-
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kém rozpoustddle, jakym Je chlorovany uhlovodik nebo gther.
keakce miZe byt provedena pPri teplotd asi -59 aZ asi 159 °C,
s vyhodou pfi teplotd asi -10 aZ asi 110 °C, v zavislosti

- © Da reaktivit® aminoimidazolu /6/ a reaktivits pouzitého ha-
logena&niho &inidla. |

Desaminoimidazol /8/ miZe byt pfipraven reake{ amino-
imidazolu /7/ s orgenickym dusitanem, jakym je t-butylnitrit,
v organickém rozpoustédle, jakym Je tetrahydrofuran, pfi te-
ploté asi -2) aZ asi 180 °C, s vyhodou pfi teplotZ asi 10 a3
asi 100 %¢. |

Oxidace sulfidu /8/, ve kterém n znamend 0, na sulf-
- oxid, ve kterém n znamend 1, nebo na sulfon /9/, ve kterém

n znamend 2, mGZe byt provedena za pouzitt pfisluiného mnozgt- -
vi kyseliny peroxooctové, kyseliny trifluorperoxooctové, ky-
seliny m—chlorperoxbbehzoové,‘perOxidu vodiku, kombinace ky-
seliny peroxococtové a peroxidu vodiku nebo peroxomonosulfétu
draselného, ktery je komersné dostupny pod ozna&enim Oxone.
Reakce se obvykle provédf v inertnim organickém_rozpoudtsdle
obvykle pFi teplotd asi -30 °C a% asi 180 %c.

i

Kromé toho miZe byt sloudenina obeecného vzorce 12

s~ peakEnthoschemat T prevedena na jing Sidﬁééniﬁy pcdle-vm;
nélezu. V prvém pfipadd substitudni deaminace se sloudenina
obecného vzorce 7 nejdrive uvede v reakei s deaminadnim di-
nidlem, jaké bylo popssno pro Prevedeni sloudeniny obecného
vzorce 7 na sloudeninu obecného vzorce 8, nade?Z se bezpro-
stredné uvede v reskei s terminaZnim &inidlem /quenching
agent/, jakya je bromoform, chlorid médnaty nebo dimethyl-
sulfid, za vznikuieziproduktuobecnsého véorce I podle vynélé~ 1
zu, ve kterém Y znamend atom halogenu nebo alkylsulfenylo-
vou skupinu /n = 3/, ve ktersd je alkylovéd skupina p#ipadn:
substituovéna halogenem, a 2 znameni atom halogenu. Keakce

se obvykle provédd{ v inertnim organicxém rozpoustidle, Ja-
kyr je bezvody acetoﬁitril, obvykle pfi teplotd asi ~2) &%
asi 180 °C, vjhodn& pfi teplotd asi 10 a% asi 193 Oc. Slou-
Zeniny, ve kterych Y znamend sulfoxix /n = 1/ a sulfon /n=2/,
mohou byt potom pfipraveny oxida3ni reskef provedenou stejnym




zplsobem, jako v pFipadé pfevederi slouZeniny obecndho vzor-
ce & na sloufeninu obecniho vzorce 9.

p#i alternativni syntéze miZe byt sloulenina obecné-
ho vzorce 7 prevedena na dizzoniovou sloudeninu reakci 5-ami-
nového substituentu s kysslinou dusitou n¥i teplot® niZsi
nes asi 5 °C. Néslednym rozkladem diazoniové sloudeniny na-
priklad v pfitomnosti chloridu, bromidu, kysnidu nebo dusi-
tanu médného se Sandmeyerovou reakei ziskajl sloudeniny nebo
meziprodukty obecného vzorce I podle vynalevu, ve kterych
Y je napfiklad atom chloru nebo atom bromu nebo xyano skupl-

na nebo nltro skuplna a Z znamené atom halogenu.

Sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém Y znamensa de-
rlvatlzovanou aminovou skupinu, jak Je to pops&no ve vyzna-
‘mech obecného substituentu I pro obecny vaorec I, mchou byt .
snadno pripraveny napfiklad ze. slouXeniny obecného vzorce 6
nebo obecného vzorce 7.napfiklad velmi dobre zndmymi alkylad-

_ nimi nebo acylaénimi ‘postupy. Prikladem.toho. je sloulenina

. _obecného_vzorce I, ve kterém Y znameng alu0xyalky11denim1no—
vou skupinu, pfipravend ze slouéenlny, T ve které Y znarmend
aminovou skuplnu, reakei s alkylortoformlatem v pfitomnosti
katalyzatoru tvoreného anorbanlckou nebo organickou kyseli--
nou pri teplot& asi O aZ asi 120 °c a pfipadng v inertnim
.organlckem rozpoudtédle, aaﬁ Jje to popséno pri vyée uvedeném

zpasobu. IA. .

Z2atimco vySe uvedené reakce ilustrované reakénim
schematen I pro pfevedeni slouéenlny obecndho vzorce 6 na
sloueniny obecného vzorce 7, dédle na sloudeniny obecného
vzorce B a konedn& na slouleniny obeeného vzorce 9, ve kte-
rych Z znamend atom halogenu, vedou k halogenovanyam deriva-
td, mdZe byt pri alternativnim postupu halogenaéni reakce
slougeniny obeensho vzorce 6 na sloudeninu obecného vzorce
7 vypuiténa, &imZ se potom z{skajil odpovidajici slougeniny,
v¥etnd sloufenin obecného vzorce I, ve ktechh Z znamena
atom vodiku. o




Zpisob IB

¥Meziprodukt obecnsho vzorce I, ve kterém X znamens
halogenalkoxylovou skupinu, Y znamend vyznamy, kterd jiz
byly definovené pfi zpasobu IA, vyhodné atom vodiku nebo
pfipadné chrénsnou aminovou skupinu, Z znamend atom vodiku
nebo atom halogenu, vyhodn& atom vodiku, a R2, R3, R4, R5
a R6 maji vyznamy uvedene pri obecné definici obecného vzor-
ce I, miZe byt pripraven nasledujfcim postupy:

a/ UZitedny meziprodukt, ve kterém X znamend atom halo-
genu, jako atom bromu, atom chloru nebo atom Jjodu, Y vyhod-
né znamend atom vodiku, aminovou skupinu nebo chréndnou ami-
novou skupinu a R , 3, n4, R5 a R6 maji vyse uvedeny vyz-
nam. mdZe byt prlpraven obecnd pouZivanou halogenadni meto-
dou ze sloudeniny obecného vzorce 5 za pouziti pfislugného
mnozgtvi halogenaéniho ¢inidla, jekfm je brom, chlor, sulfu—'
rylehlorid, N-chlorsukcinimid nebo N~bromsukcinimid, ve :
vhodném rozpoustédle, Jjakym je halogenalkan, ether, tetra;'

hydrofuran nebo acetonitril, pFfi reakinfi teplotd asi —25 °c
a% asi 100 °C, vihodns Pri teplot& asi -10 a% asi 85 °c. :

'”Za ucelem zabrénéni daldf helogenace. 1m1dazolového_kruhu—v

poloze 2 miZe byt pouZito stechiometrické mnoZstvi haloge-
nagntho &inidla. Ziskand sloudenina mize byt potom deamino-
véna postupem, ktery Jje obdobny s postupem popsanym pfi zpd-
sobu I, za vzniku meziproduktu, ve kterém Y znamens atom vo-
" d1ku a X znamens atonm halogenu.

b/ seziprodukt, ve kterém X znamensd hydroxy-skupinu, Y
znameng vyhodné atom vediku nebo chréninou acinovou skupinu,
'Z s vyhodou znamend atom vodiku a Rn, R3, By R a “6 raji
vy3e uvedeny vyznam, miZe byt pfipraven prevedenim nezipro-
duktu, ve kterém X znamens ator halogenu, na odpovidajic{
.Grignardovo &inidlo nebo odpovidajici lithiovy derivét obec-
né znémyui postupy a ndslednou reakef s triamidem kyseliny
oxod1peroxymolybden/pyr1d1n//hexamethylfosforeéne/ /#0JPH/
postupem, ktery je obdobny s postupem, popsanym IN.J.lLewis-em
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a kol. v J. Jrg. Chem., 1977, 42, 1479. Alternativnd mlZe
byt vy3e popsans Crignardovo &inidlo nebo lithiovy derivat
uvedeno, resp. uveden v reakcl s trialkylboréten, naleZ né-
sleduje oxidace peroxidem vodiku nebo jinymi oxidadnimi &i-
nidly ze vzniku hydroxy-analogu postupem, ktery je obdobny
s postupem popsanym 4. F. Hawthorne-m v J. Jrg. Chem., 1957,
22, 1201 nebo R. W. Hoffmann-em a X. Ditrich-exm v Synthesis,
1983, 107. |

o/  teziprodukt obecného vzorce I, ve kterém X znamens

'halogenalkOXJlovou skupinua, Y vyHodné& znamend—aton—vodiku—
nebo ehrénénou aminovou skupinu, 2 vyhodne- znamené atom vo-
diku a n2, R., R 4 R5 a R6 ma31 vjge uvedeny vyznam, miZe

byt pfipraven 2 odpovidaaic1 sloudeniny, ve které X znameng
hydroxy-skupinu, ¥ vfhodné zrnamend atom ‘vodiku nebo’ chrané-
nou aminovou. skupinu, Z vyhodn& znamens atom vodiku a R,

R3, R,, Ry a Rg- ‘majl vyde uvedeny vyznam, rdznymi halogen--

5
alkylaéniml postupy popsanymi v Synthesis: of Fluoroorganic.

“Compoundsi” Knunyantsy L.l a-Yakobson.-G.G.,.nakl. Springer . __ . . .

Verlag Berlln, 1985, str. 263-269, po kterych prlpadné né-
sleduje stupen odstran¥ni ochrannée skupiny.

Zpisob IC

Meziprodukt obecndho vzorce I, ve kterém X znamend . ... .. ..
halogenalkylovou skupinu, Y m& VJznam, ktery byl jiZ dfive
definovén v souvislosti se zplGsobem IA, pfidemZz tento obec-
ny substituent VJhodne znamengé aminovou skupinu nebo chré-
nénou anincvou s&uplnu, Z znamensa atom vodiku nebo atom
halogenu, vyhodné atom vodiku a Rz, 3 R R, a R6 caji
vyse uvedeny vyznam, mdZe byt pripraven ze slouéenlny obec-
ndho vzorce 5 déle uvedenyzn sledem reakei:

a/  Leziprodukt, tj. sloudenina obecngho vzorce 11, ve
+erém X znamend formylovou skupinu, ¥ vihodné znamend ami-
novou skupinu nebo chrdn&nou aminovou skupinu, 2 vyhodné&
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znamend atom vodiku a Ry RB’ R4; RS a Rg maji vyde uvedeny
vyznam, miZe byt pfipraven riznymi postupy, napriklad Catter-
mann-tochovou reakef, heimer-Tiemannovou reaxcl, Vilspeier-
Haackovou reakci nebo nékterbu'z modifikac{ téchto postups.
Za podainek Vilsmeierovy reakce miZe byt formylace provede~-
na uvedenim slougeniny obecného vzorce 5, ve kterém Z zna-
meng atom vodiku, v reekci s disubstituovanyn formamiden,
Jakym je napriklad dimethylformamid nebo N-fenyl-N-methyl-~
formamid, a oxychloridem fosforednym, ktery miZe byt nahra-
Zen annydridem halogenkyseliny, jakye Je thionylchlorid,
oxalylechlorid nebo fosge. ‘

feakdni teplota se miZe pohybovat od asi -10 do asi
200 °C, vyhodn& od asi pokojové teploty do asi 100 °C. Po-
uzitelnymi rozpoustédly jsou rozpoustédla, kterd jsou inert-
ni vidi Vilsmeierové_reakci a pouZitym reakénim sloZkdm; ta-
kovymi rézpouétédly Jsou nap#iklag dichlorbenzen, tetrachftr~
methan nebo dichlormethan, ' N

Palsi zpdsob formylace sloueniny obecngho vzorce 5

‘spoé£vé—v—hydr01yze—mEZiproduKtu, kKterym je v dansm pfipa-

d¢ sloudenina obecného vzorce 10, ve kterém X znameng bis-
/alkylthio/methylovou skupinu nebo bis/arylthio/methylovou . _

skupinti /Ra Znamend alkylovou nebo arylovou skupinu/, piso-
benim alkylnitritu, vyhodng isoamylnitritu, ve vhodném roz-
poustédle, jakym je halogenovany alkan, vynodna dichlorme-
than, pridemZ po tdto hydroljze ndsleduje pFipadné odstra-
nénl ochranné skupiny chrénfef aminovou skupinu v pfipads

e Je nutnd tuto ochrannou skupinu pouzit v pribdhu reakce

s alkylnitrity. Uvedend hydrolyza se provadi postupem, kte-
ry je obdobny s Postupem popsanym Z. Fujita~em a kol. v Tet.
Let., 1978, 3561. Proces prevedent sleudeniny obecniho vzor-
ce 10 na slouderinu obecndho vzorce 11 mize byt ilustrovén
nésledujici‘rovnici: '




~

1O
R3 55
=)
h\4 -
/10/ - ) /11/

. Meziprodukt, kterym je sloufenina obecného vzorce i0,
ve kterdm X znamend bis/alkylthio/methylovou. skupiru nebo
bis/arylthio/methyloveu. skupinu, ¥ vyhodné znamene arinovou
skupinu, 2 VJhOdne znamenéd atom vodiku a P2, n3, R4, R5
'"f*"“'**“'“‘Rs ‘mejt-vyse-uvedeny -vizram, miZe byt piipraven reakCl _silou-
deniny ‘ohecnsho vzorce 5 s trls/alkylthlo/mnthanem nebo tris-
/arylthio/zethanem /Eaa/3Cn v pritomnosti thiofilni Levisovy
kyseliny, vyhodné& v pfitomnosti sulfoniové soli, Jakou je
d1methy1/metththlo/sulfonlumtetraLluorborat, v aprotickém
rozpoustedle pfi teplotd =10 aZ asi 100 C, pripadng v pfi-

tomnostl sinidla- vézajiciho kyselinu, Jjakym. Je pyrldln, o

Vyhodnéaéi postup pouzivé jako r0zpouétédlo aceto-
nitril nebo dichlormethan pfi teplotd asi 25 C, ptidemZ se
jako Lewisova kyselina pouziva dlmethyl/methylthlo/sulfonium-
tetrafluorborét, Jako trls/alkylthlo/methan se pouziva tris--
/mafhvlthlo/methan z pracuje se bez dinidla vézajiciho ky-
selinu. Takovy typilcky postup Je popsén R.4.Smith-em a kol.

v Synthesis, 166, 1984. Postup lze ilustrovat nédsledujici
rovnici:
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..__.\’Hz , A2

6 O .
-——~—R5 n3 - — K_
R4
/5/ /10/
b/ Feziprodukt, kterym je sloudenina obecného vzorce 12,

ﬂ&

. ve kterém X znamené hydroxymethylovou skupinu, Y vihodna zna-
mend aminovou skupinu nebo chrénénou aminovou skupinu, Z VJ-
hodné znamend atom vodiku a Ry, R3, E4, R5 a Re maji vySe
avedeny—vyznam——muie—byt pripraven redukci sloudeniny obec-

ndho vzorce i1. Tato redukce miZe byt provedena za pouziti
reduk&niho &inidla, jakym je llthlumalumlnlumhydrld natrlum-
'bdfﬁﬁydrld, isoproxid hllnlty, boran a substituované borany
a Jiné hydrldy kovd, ve vhodném aproticksm nebo protickém
rozpoudtddle. V pffpeds pouzitf reaktivnéjsich hydridd,
napfiklad p¥i pouziti lithiumaluminiumhydridu, mize bft re-
akce provedena v inertnim rozpoust&dle, jakym je tetrahydro-
furan, ethylether nebo dimethoxyethan, p#i reakdni teplote
asi ~10 aZ asi 120 C vyhodn& pfi teplotd asi 20 %c a3 asi
100 %. ¥ pfipadé méné reaktivnich hydridd, napfiklad pri
pouziti natriumborohydridu, miZe byt reakce provedena v alko-
holu, Jakym je methanol, Pri teplotd asi -12 a% asi 139 OC,

vyhodne PIfi a2si pokojové teplotg aZ asi 75 °c.

c/ Sloufenina obecnsho vzorce 13, ve ktersm X znamens
halogenalkylovou skupinu, konkrdtnd chlorzethylovou, fluor-
methylovou, brommethylovou nebo Jodmathylovou sxupinu, Y
vyhodné znamend aminovou skupinu rebo chrianinou amirovou




skupinu, Z vjhodng znamené stom vodiku & Ry, R, R4, R, a

Ré raji vyse uvedené vyznamy, miZe byt pripravena z rezipro-
duktd obecného vzorce 12, ve kterém X znamené hydroxymethy-
lovou skupinu, za pouZiti p¥isludného chloraZniho, fluoradni-
ho nebo bromadniho &inidla.

LN. ‘L Ny e

LRZ R2 - RG
Rj RB \\\I/// R5
Ry | Ry

/12/ ' . /13/

V pfipad& chlorace mﬁie-bjt reakce proﬁedeﬁa za pouziti
¢inidel, jakymi Jsou thionylchlorid, chlorid fosforeiny,
chlorid fosfority nebo oxychlorid fosforedny, v dichlorme-
thanu nebo ethyletheru p¥i reakéni teplotd asi -20 aZ asi
100 °C. Reakce miZe byt provedena v pfitomnosti nebo nepfi-
tomnosti &inidla védzajiciho kyselinu, Jakym Je triethyl-

amin nebo pyridin. :

V pripadé fluorace miZfe byt reakce provedena za po-
afit! dialkylsulfuriveEminokriflu
jakym Jje acetonitril, dichlormethan nebo glym, pfi reakdni

- téplotd asi -20 a% asi 100 °C. P¥i vyhodn&jsiz provedeni
t8t0 reakce se pouzivéd diethylaminosulfuriumtrifluorid v
‘acetonitrilu pfi asi pokojové teplot&. Takovy postup je na-
priklad popsédn W.J.Hiddletowh-em v J.0rg.Chem,/1975/, 42,5, ‘
574. Rovn&Z mohou byt pouZita i Jind fluoradni ¢inidla, kte-

Mamd Jua as v emaea XL N 3T o
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rymi jsou sulfuriumtrifluorid, bis/dialkylamino/sulfurium—

trifluorid nebo fluorigd sedny nebo draselny . vV ‘polyhydrogen-

fluorid-pyridinovém roztoku. Tento PoOstup je obdobny s po-’
b stuper popsanym Olah-am g #elch-en v Synthesis, 653 /1974/.

”

V pfipadd bromace miZe byt reakce Provédéna za pouzi-
ti bromagnich ¢inidel, jakimi Jsou brom, n-bromsukcinimid,
bromid fosfority nebo bromovodik, v inertnim rozpoustédle,
Jakym je dichlormethan nebo ethylether, p#i teplotd asi

0, . . .an O
=20 "C aZ asi 199 %,

' V pfipadé jodace mdle byt reakce provédana Za pouzi-
ti jodoveodiku v inertninp rozpoustédle, jékjm Je dichlorme-
tan, pri reakdni teplots asi -20 af asi 100 °¢, |

Vyée‘uvedené halogenace mohou‘byt'provedeny S deakti-

" vadni skupinou pfipojenou k aminovi funkgn{ skupin¥, jakou _
Je acylové skupina, za dZelenm zabrén&ni dodatednd halogeng~-
¢i v poloze 2 imidazolylového kruhu.

da/ Alternativnd mgze byt meziprodukt obecného vzorce I,

ve—kterém—x—znamené_halogenalkylovou skupinu, Y vyhodns zZna-
mend aminovoy skupinu, Z vyhodné znameng atom vodiky g R2,
_33;_34;_35 2 R majFUVyée”uyggggzhyiznamﬁépiipnaven—z*o&pQ?gf“‘”"_”?Té
=="""—-“““Vﬁdéﬁiﬁi_éiéﬁéeniny, ve Xterd X znameng formylovou skupinu nebo
karboxylovou skupinu a Y znamens pripadnd chrénsnou arinovou
skupinu. Tak naptiklad reakei formylovd sloudeniny s diethyl-
IaminosulfuriumtrifluOridem zpisoben, ktery je analogicky se
zpisobem Popsanyn W.J.Middleton—em v J. Jrg. Chen, 1975, 40,
574, se ziskd sloudenina onecného vzorce I, ve které X zna-
meng difluorzethylovoy skupinu a ostatnt substituenty maif

vySe uvedany viznam.

Oxidaci vy3e zaininsho @eziproduktu, ve kterém X zng-
meng formylovoy skupinu, oxida&nig éinidlem, jakyﬁ Je man-
ganistan draselny ve smisi acetonu a vody nebo oxid chromo- -
vy v kysalind sirovs /Jonasovo ¢inidlo/, se zigks Tezipro-
dukt, ve ktersm ¥ Znameng karboxylovou skupinu, Y vyhodng

s Znarens azinovoy skupinu, Z vyhodna Znamsns atom vodiku a

-

Rz,‘R3, R, R5 2 Rg majl vyje uvedeny vyznam. Reakec{ vy e
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uvedens sloufeniny, ve které X znamenéd karboxylovou skupinu,
s chloridem sifiditym postupem obdobnym s postupem popsanyzT
G.A. Roswell-em a kol. v Org. Reaction, 1974, 21, 1-124, se
ziské meziprodukt obecného vzorce I, ve kterdm X znamend
trifluormethylovou skupinu a ostatni substituenty maji vy3e
uvedeny vyznam.

Zpusob IT

_ Meziprodukt obecného vzorce I podle vyndlezu, ve kte-

rém X a ¥ jsou takové, Jjaké byly definovany a piipraveny
zpisoby IA, IB a IC, Z znemend atom halogenu, vyhodnd atom
chloru, a n, Ry, Ry, Ri; Ryr» Rg a Ry majl vyge uvedenj vyz-

nam, mohou byt pfipraveny postupy popsanymi v reakinim sche-

matu II.
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feakdnl schema II
. ‘ NH2 NHCHO
Rz—“*/L—*— Re ncoon Rz_'“KL Rg
— " 1O
R j/ Rg Ry \[/ Rg
A | ¢ 5y '
/2/ 14/
Halo

S0/Halo/ RE —

14/
50,/Halo/, R

—_— SR

—NH,
2

—  R_ R,.SHalo O
5 "1 RJ____

/17/ /18/
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Podle reakd&niho schematu mohou byt meziprodukty obec-
nych vzorc® 14 a 15 pfipraveny postupem, ktery Jje obdobny s
postupem popsanym v patentovém spisu GB 2,203,739.

Pfi nésledujicich reakelch jsou podminky,pouZité pfi
alkylaci sloudeniny obecného vzorce 15 na sloudeninu obec-
ného vzorce 16, uzavfeni kruhu ve sloudenin& obecného vzor=-
ce 16 za vzniku sloudeniny obecného vzorce 17 a pfi vyhodné
sulfenylaéni substituci slouéehiny obeendho vzorce 17 za
vzrniku slouéenihy obecného vzorce 1€, obdobné s podminkami

popsanymi—pro—pievedeni—odpovidajicich—stoudenin—-podle—re-—
akéniho schematu I, tj. pro prevedeni sloudeniny obecného
vzorce 3 na sloudeninu obecného vzorce 4, pro pievedeni
slougeniny obecného vzorce 4 na sloufeninu obecného vzorce
5 a pro prevedeni sloudeniny obecného vzorce 5 na sloudeni-
nu obecného vzorce 6. Slouleniny obecnych vzored 17 a 18
z reakdniho schematu II jsou analogické se sloudeninami obec-
nych vzorcd 5 a% 7 z .reakdniho schematu I a‘slouéeniny obec-
eim e-nych_vzored 17 a 18.mohou.byt tedy pfevedeny na jiné mezi- e
. produkty podle vynélezu, ve kterych Z znamené atom halogenu
 _a X, Y, n, BL
obdobnym zplsobem, Jjaky byl v reakénim schematu Ia zpdsobu
I nebo alternativnim zpisobem.

aZ R6 maji vyznamy deflnované pri zpﬁsobu I,

Sloudeniny obecnych vzorcd 16 a 17 jsou uZitednymi
meziprodukty pfi zplisobech pripravy sloufenin obecného vzor=---"
ce I podle vynédlezu.

Zodsob III

Sloudenina nebo meziprodukt obecného vzorce I, ve
kterim Z znameng alkylovou skupinu nebo halogenem substituo-
vanou alkylovou skupinu a X, ¥, n, Rl’ R 3, 4, R5 a R6
maji vyznamy definované p¥i zpisobu I nebo pfi definici
obecného vzorce I, mohou byt pfipraveny podle reakéniho sche-

matu III.
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Leak&ni schema TII
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Azid obecndho vzorce 19 miZe byt -pfipraven -znamywmi
postupy za pouziti acylhalogenidu, anhydridu kyéeliny nebo
esteru. V pfipadé reakce s acylhalogenidem miZe byt Jako
katalyzétor pouZita béze nebo se anilin prevede na odpovi-
dajic{ amidovy aniont plsobenim hydridu kovu nebo alsanu
kovu. Reakini teplota se miie pohybovat od asi 4 do asi 130.°¢C
v pPipad® reakce s acylhalogenidem. V pripadd pouZiti anhy-
dridu miZe byt reakce provedena za pouZiti riznjch énorga-

- ﬁicEﬁcH'hébﬁ'bfgénibkka”k§SéIiﬁOVjE“ kdtalyzétor&; Lewi50=

S A=

din nebp trlmethylamln. neakéni teplota se mlZe pohybovat
od -asi -10-do-asi 150 °C. Probéh tito reakce miZe byt zlep-
Sen pouzitlm kovové 10 katalyzétoru, jakym je naptiklad zin-

"kovy prach.

Uvedeny amid /19/ miZe byt halogenovén na imidohalo-
genid /20/ za pouziti halogenadniho &inidla, Jjakym je halo- -
genid'fOSforeény, v iqertnim'rovpouétédle, Jakym Jje dichlor-

methan, acetorltrll nebo chloroform. Vyhodnyml rozpoustedly
Jsou halogenOVane alkany, aako napfiklad chloroform a dichlor-

Alkylace na slouderninu obecného vzorce 21 miZe byt
provedena ze pouZit{ aminoacetonitrilu nebo-jeho hydrochlo-
ridové_soli _v_piitopnosti bsze, Jjakou je uhliditan, hydro=
xid nebo trialkylamin, vyhodn¥ uhliZitan drése;nj, ve vhod~-
ném rozpousté&dle, jakym Je tetrahydrofuran, acetonitril nebo
chloroform. -

Uzavieni kruhu za vzniku slouZeniny obecndho vzorce

22 miZe bjt provedeno reake! amidinu /21/ s katalytickym
mnozstvim béze, jaxou je amin nebo hydroxid alkalického kovu
nebo alkoxid, ve vhpdnem rozpouétédle, jakym je alkohol nebo
halogenovany alkan. Tato reakce se vyhodn® provédi s metho-
xidem sodnyT v bezvodém methanolu pi teplotd okolf. Uzavie-
ni kruhu za vzaniku slouderniny obecného vzorce 22 miZe byt o
rovni% provedeno v jediném resk&énim stupni, pfiéemz se vy-
‘chézi ze sloudeniny obecného vzorce 20 pfes sloufeninu obec-

-

C e e ———
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ného vzorce 21 za pouZiti vice ne? jednoho ekvivalentu ami-
noacetonitrilu ve vhodnim rozpoustddle, jakim je chloroform,
pri teploté& zpétného toku.

Sloudenina obecného vzorce 23, ve kterém 2 znamens
alkylovou nebo halogenalkylovou skupinu, Y znamend aminovou
skupinu, R az Re maji vyznamy definované pro obecny vzorec
I aX znamena alkylsulfenylovou skupinu, halogenalkylsulfe-
nylovou skupinu, alkylsulfinylovou skupinu, halogenalkyl-
sulfinylovou skupinu, alkylsulfonylovou skupinu, halogen-
alkylsulfonylovou skupinu, halogenalkylovou skupinu nebo ha-
logenalkoxylovou skuplnu, miZe byt piipravena postupy popsa-
nymi ve zplsobu I.

‘Daldi sloudeniny podle vyndlezu, ve kterych Y md vy-
znam definovany pro obecny vzorec I, mohou byt prlpraveny
ze sloufeniny obecngho vzorce 23 zplsoby popsanymi pro pre-
vedeni slouleniny, ve které Y znamend aminovou skupinu, na
Jiné slougeniny, ve kterjch ma Y vyznamy, které jsou jiné

“TZpdseE VT T T I | B

neZ aminové skupina a Kterd jsou uvedeny v de*1n1c1 tohoto
obecného substituentu pro obecny vzoreec I. | S o

Meziprodukt obecného vzorce I, ve kterém X znamens
halogenalkylovou skupinu, zejména perfluoralkylovou skupinu,
Y znamend aminovou ékupinu nebo miZe mit také jiny vyznam
v rémci definice obecnsho vzorce I, Z znameng atom halogenu,
alkylovou skupinu nebo halogenalkylovou skupinu a P2, P},

4, H5 a Rs maji vy%e uvedend vyznamny pro obecny vzorec I,
miZe byt pfipraven ddle popsanou sekvenci reak&nich stupni.

Meziprodukt obecného vzorce 25 miZe byt pfipraven
reakcl znémdho iminoperfluornitrilu /24/ ses slouZeninou
obecného vzorce 2J v pritomnosti bhézického xatalyzétoru,
Jjakym je pyridin, pfi reskini teploté -75 aZ as 109 0C, vy -
hodnd pfi teplotd asi J aZ asi &5 °C. Iminoperfluornitrily
Jsou znémymi sloudeninami a rdznd sloueniny tohots typu uo-
hou byt pfipraveny postupem popsanym ¥.J.iiddleton-em a C.
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G. Krespan-em v J. Jrg. Chez., 33, 9, 3825 /156&/. Ve stei-
nén odkazu byla demonstrovana nuxleofilni viastnost izinopsrfluor-
nitrilu s biézickym katalyzétorem. Tuto transformaci lze ilus-

trovat nasledujici rovnici:

CF3

N ==

CF, - m"<\: | N

. N . cN. .
s20/ + .HN< "_____;. /L o

/
/247 R;"‘“\\\T///L“““ns
e e e e e e e e e e e e e e e~ s o e /2_57 I “--___‘__,.__,..__.__._. e e

Neziprodukt obecného vzorce 25 mlZe byt uvaden v resakci s
redukdnim #inidle, Jjakym Je natriumboroaydrid,vinertnim roz-
poust&dle, jakym Jje alkohol nebo ether, pf#i reakéni teplotd

: asi¢0maimasi~85w90,-piiéemé-se ziské meziprodukt-obecndho - -
vzorce 26. Natriumborohydrid obecné& redukuje iminovou funkg-

ni skupinu, ale zachovégd nitrilovou funksni skupinu v ne-
zreagovaném stavu /viz Jerry March, "Advanced Organic Che-

mistry, kcGraw-Hill Book Company, str. ©34-235, 2.vyd..

-HK THLEB
- CN
- \ I\: -
/25/ ? /\
53 _‘Y:—“‘Ra
/26/



_3\) -

Lezlprodakt obescnédho vzorce 26 muze byt potom uzavien
¢o xruhu stejirym zplsobez, jaky byl pOpsan ve zpisobu I,za
udelem ziskéni meziproduktu podle vynalezu obecng2ho vzorce
27, ve i
bo halogenalkylovou skupinu a R, aZ R, mai{ vyznam defino-

'Ps

terdm Z znamena atdm nalogenu, alkylovou skupinu ne-

vany oro obecny vzorec I sloudenin podle vynalezu.

l ___SF3
————NH
/26/ ?
Ré_w" <: ) "—__"Rs
Rj"“ ‘“——‘R5

Ry
/27/

T S e s Rt o e TR TR e i, S Bl i

Dal¥{ meziprodukty podle vyndlezu, ve kterych Y mé
vjznam delincvany pro obeeny vzorec I, mohou byt pripraveny
ze sloulenin obecného vzorce 27, kters Jsou zde popsény,
postupy pro pfevedeni sloudenin, ve kterych Y Znamena amino-
vou sVuplnu, na sloudeniny, ve kterych mé Y jiny vyznam de-

-
-~ e

B
¢ shegr Ny VZGOrec L.

Sloudenina nebo meziprodukt obecndho vzorce. I, ve
kterim ¥ znamené hydroxy-sikupinu, alkoxylovou skupinu nebo
haloaenaLkoijovou sxupinu, 2 znamené alkylovou skupinu,
hflogennlgjlovou skupinu nebo atom halogenu, X znamenZ vy-

’

znagy defirované pro obecny vzorec I, vyhodng perhalogenalkyl-



sulfenylovou skupinu, perhalogenalkylsulfinylovou skupinu

‘3!
r,, R5 A n6 mail vyse uvedend vyznamy, mohou byt Priprave-

riebo perhalogenall kylsulfonylovou skupinu,a E n, H,, K
A
ny rnésledujicimni postupy:

a/ Sloudernina obecného vzorce 2c, ve kterém Z znamenz
alkylovou skupinu, halogenalkylovou skupinu nebo aton helo?
genu a R2, RB’ 54, R5 a R6 maji vy3e uvedend vyznamy pro
otecry vzorec- I, mohou byt piipraveny elkylaci za pouziti’
giyeinu-—nebe— r%yC1nesteru—vhooneno—lmlnohalogenldu, Jakyr

je sloudenina oznadend Obecnym vzorcem 27 v reakdnim schema-

tu III, ve kterém Z znamens atom halogenu, alkylovou skupi--

nu nebo halogenalkylovou skupinu. Tato reakece miZe byt pro-
vedena ‘v inertnim organickém- rozpoustédle, jakym Je dichlor-
methan, chlorofor, tetrahydrofuran nebo ethylether, pfi re-
akéni teplotd asi -20 a% asi 150 °C v zévislosti na mife

i¢inku elektrond skupiny Z.

-"Vv.*-‘~_~—~mﬂm~~vwnésiedujfcich'reakcich“%scﬁ"pﬁaiiﬁx§*§56"diéﬁfgﬁi“""fﬁr_ﬁ“”“
¥ruhu za vzniku slougeniny obecného vzorce 25 /nebo Jeji
enol&tové formy /39// nebo: Jedi.soli a podminky sulfenylace
sloudeniny obecndho vzorce 32 nebo Jedi soli na slouleninu
obecnsho vzorce 31 a jejﬁ soli obdobné s podminkami obdoh-

nych reakei pro p¥ipravu obdobnych slougenin, tj. s podain-

kami -pro prevedent ‘sloufeniny obecnsho vzorce 4 na slouke-
ninu obecného vzorce $ a pro prevedent slouderiny obecného -
vzorce 5 na sloudeninu obecndho vzorce 6 podle reakniho
schematu I zpdsobu TI.

Jdpovidajici sloudenina, ve kters Y znamens alkxoxylo~
vou skupinu nebo halogenalkoxylovou skupinu, mohou byt pf¥i-
praveny velmi dobfe zndmou Williamsovou syntédzou. P¥iprava
etheru miZe byt provedena reakei pfedbdiné vytvoFendho alko-
xidu v inertnim rozpoustédle, Jakym je ethylether nebo te-
trahydrofuran, s prisludnym slkyladnia ¢inidlem, Jjakyzx je
alkylhalogenid nebo alkylsulfat, pfi realkini teplotd -1) C

aZz asi 109 C vyhodné pfi- teplot# asi 4 a? asi 53 °%.




Pfiprava etheru niie byt U&indji provedena va dvou
fdzich za pouziti fézovZ pfevodovéno katalyztdru. rfikledem
takoviho reakdniho systému Je: voda, dichlobmethan, kvartsr-
ni amoniumhydroxid, sloulenina cbecndho vzorce 3! a alkylha-
logenid. Tento postup miZe byt obdobny s postupem, popsanym
Freeman-em a Dubois-ex v Tet. Let, 3251 /1975/. Meziprodukt
obecndho vzorce 3J miZe byt pfed sulfenylaci pFipadn3 alky-
lovan nebo halogenalkyloveén vySe popsanymi metodemi a potom
alkylsulfenylovén nebc halogenalkylsulfenylovén postupy, kte-

* ré Jsou paralelni s postupy popsanymi pfi zpdsobu I, za vzni-
ku sloudeniny obecného vzorce 32. Slouleniny obecnych vzor-

cd 31 a 32 mohou byt oxidovédny postupy, které jsou rovniz
uvedeny pFi zpisobu I, za d¥eler pfipravy odpovidajicich
sulfoxidovych /n=1/ a sulfonovyich /n=2/ slougenin /% = S/Q{nR],
Fde R1 m& vy3e uvedeny vyznea/.

-

. Xromé toho slouenina nebo meziprodukt ovecndho vzor-
ce I, ve kterém Z znamenéd alkylovou skupinu, halogenalkylo-

vou—skupinu—nebo—atorn—halogenu;—Y-znanené—hydroxy-skupinu;

alkoxylovou skupinu nebo halogenalkoxylovou skupinu a X a

R2 aZ 56 2ajil vySe uvedend vyznamy pro obacny vzorec I, mo-

._. .;._"—_—'-'.'_' — _h..o.il'_'_ bjmt; _‘p‘if_.j:_p.r_a_v:.é.n_y _z_e_s.l_g.l_l.é_‘.e_ni_n_y._o. ée é n—,'é,‘:}o— = v'_‘z__o:r c—é 3:3;'__ﬁé bo _‘p"_f;.j:_j-. o ——— ——
: : =T

g

padné z Jejich alkoxylovanych nebo halogenalkoxylovenych
analogl pfisluinym pfevedenim sloudeniny, ve kters X znamend
atom vodiku, na sloudeniny, ve kterych X m& vySe uvedeny
vyznakL pro obecny vzorec [, za pouZiti vy3e popsanych postu-
pa.
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Zolisch VI

eziprodukt obecniého vzorce I, ve Xterds Z znazerns
nydroxylovou skupinu, alkoxylovou -skupinu, nalogenalkoxylo-
vou skupinu nebo atom halogenu, Y mé& vyse uvedeny vyznam
pro obecny vzorec I, zejména aminovou skupinu, % mé vide
uvedeny vyznam pro obecny vzorec. I, pFifewi vyhodnd znuca-
né 5/9/ 2R 2n R oa R, a% Rg maJl vj%e uvedeny vjznam,

mdZe byt pfipraven podle néslednd syntézni sekvence:

a/ Prisluldny anilin se nejdfive pfevede na odpovidal
ci isokyandt reakci anilinu s fosgenem nebo oxalylchloridem

v inertnim rozpou$tédle, jakym Jje dichlormethan nebo chlo-
‘roforz. Takto ziskang isokyanétove sloudernina se potom uve-
de v reakeci s aminoacetonitrilem, pfidenZ se zisksd modovina =
' obecndho vzorce 33. Potom se v t3to modovinoveé sloufening
‘obecného vzorce 33 Pfovede uzavienl kruhu zez vzniku odpovi-
dajiciho iminohydantoinu_obacn ho_xzorca_34_veoo_deho s0li

v pfitomnosti béze, Jakou je alkoxid alkalieksho kovu nebo
amin., Tekto ziszany iminohydantoin mlZe bt potow chlorovén

— —azaépauéi%i%ch%Qraénéhp¥éinf¢}a =Jakya=je~chnlori :qus*orean,.w‘
thionylehlorid, oxychlorid fosfore&ny , vjihedn® chlorid fos-=
foredny, pfi reakini teplotd asi -10 aZ asi 180 OC, vyhod-
ne bfi_teploté asi 109 %C. 2-Halogenovany imidazol /Z. zna-

' mené atom halogenu/ obecného vzorce 35 nebo jeho sl miZe
byt potom alkylsulfenylovéna na pozadovany alkyl- nebo halo-

genalkylsulfenylovy produkt obecného vzorce 36, ve ktersm X
Wy Rt

+ . ==
A - '

znamens SR, . Tyto sulfenylovang sloufeniny /38/ m

[e)

v
potom déle oxidovany na Jiné slouleniny podle vynélezu, ze-
jmina sulfoxidy nebo sulfony /5/9/ R,, kde n znameng 1 nebo
2 a R znameng uvedeny vyznam/. Fostupy pro sulfenylaci_a_

0x1dac1 Jjsou obdobné S pestupy, popsanymi ve ZPJSObu I.




_35_

/35/ /36/

b/ Keziprodukt obecndho vzorce I, ve kterdm Z znamend
nydroxy-skupinu neb¢ jeji soli, &l
halogenalkoxylovou skupinu, 7 znamens aminovou skupinu, atom
vodiku nebo atom hzlogenu a X%, RE’ R3, R4, R5 a R6 maji

vy%e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, mize byt pripra-
vena ze slouXeniny obecndho vzorce 34, ve Xteréam 32’ 83,

R4, R5 a R6 maji vy3e uvedeny vyznam, podle déle popsaného
schematu.

Iminonhydantoin /34/ m&Ze bjt aromatizovén na odpovi-




- 36 -

dajici 2-nydroxy-5-aminoizidazol /37/ nebo jeho sl prislus-
nou dpravou pH ve vhodnéds rozpoudtédle. Tento hydroxyimida-
20l obecnegho vzorce 37 nebo Jeho sl wiZe byt sulfenylovdn
vhodnyn sulfenylhalogenidem R]SHalo, vyhodnd chloridem, za
vaniku sloudeniny, ve které Z znamenz hydroxy-skupinu, Y zna-
: Tend aminovou skupinu a X znamens S/O/nR], kde n znamensa
a R1 aé jiz definovany vyznam, postupy, které jsou analogic-
k3 s postupy popsanymi v rdmci zpdsobu I.

Jdpovidajici deaminovy =znalog /Y znamend atom vodiku/
- mdfs byt plfipraven deaminaci za pouZitf t-butylnitritu nebo
pfes‘diézoniovy meziprodukt postupem, ktery Jje analogicky s
postupem popsanym v rémei zpdsobu I. 5-Halogen-2-hydroxyimi-
dazol miZe byt takto pfipraven Sandmayerovou reakecf. Kromé
toho mohou byt vy3e uvedené sulfenylované anelogy deamino-
vény za vzniku sloulenin, ve kterych X znamendé S/0Q/ NI ¢
znameng alkylsulfenylovou skupinu nebo atom halogenu a Z
znamené hydroxylovou skupinu nebo atom halogenu.

—&lkoxy-—nebe—2 halegenalkeoxy-- -suléenylevane—inlda

zolové analogy /Z znamend alkoxylovou skupinu nebo halogen-
alkoxylovou skupinu/ obecného vzorce 39 mohou byt ptiprave=-

s ==y pFes-mez fproduk t obetndho vZorte ~38; TKtEry Wize byt pELT 7

pravern pfimou alkylaci za pouZiti pfisluéného'alkylaéhiho
¢inidla, Jjexym je alkyljoedid, halogenalkyljodid, alkylbro-
mid a dialkylsulfdt, sloudeniny obecného vzorce 34/37 ve
vnodném rozpousdtédle, jakym Je tetrahydrofuran, alkohol,
acetonitril a aceton, pfi reakéni teplot¥ od asi pokojové
teplotj do asi 159 C, vyhodngd 0d asi pokojové teploty do

Mésledné sulfenylace na sloudeninu obecného vzorce
39 miZe byt provedena postupem, ktery je analogicky s po-

stupenTpopsaEnym pri~zpdsobu I pro-obecnou sulfenylasyis

Kromé toho miZe byt alkyladni stupen na sloudeninu,
ve které Z znamend alkoxylovou skupinu nebo halogenalkoxylo-
vou skupinu, alternativné proveden aZ po sulfenylaci a de-
acinaci postupy, které jsou analogické s podstupy, popsanymi

» v predchézejici &dsti popisu.
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V ofipad3, Ze O-alkylace mé byt provedens pred deami-
raci, potom m%Ze byt pfed O-alkyladni reekci zavedena odpo-
vidajic{ ochranna skupina /W/ pro aminovou skupinu a tato

ochranné skupina se potom odstrani.

Krocé toho monou byt z rdznych vyse uvedenych sloude-
nin, ve kXterych Z znanmené hydroxy-skupinu nebo jeji soli, '
alkoxylovou skupinu nebo halogenalkoxylovou skupinu, X zna-

neng atox vodiku a Y znamené aminovou skupinu nebo atom vo-
‘diku, pripraveny dalsi slouZeniny ‘podle “vynuigzu obecndho

vzorce L, ve Ktersm X a ¢ Laji vyznaw dgefinovany pro-obecny "
vzorec I, vyse popsanymi zpisoby, které jsou specifické pro
L alX. '

) By By
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Zodsoby VIT af XXVIII

I
ji postupy pro zavedeni substituentu Z do spe
Zeniny obecného vzorce Ia za :idelem pri

sloufeniny-obeeného-vzorce_Ib.
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Zpisob VI

teziprodukty obecného. vzorce Ib, ve kterdm.Z zhamens.

“aninosulfonylovou SKuping, alKylaninosulTonylovou skuping
- nebo dialkylaminosulfonylovou skupinu,.Y znamens NH, a X,
S R2 ,,...RB,. .RA.,,_.Ra. a . R6. maaivyznamy ‘uvedeng -pro-obeecny vzorec- -
I, mohou byt ofipraveny ze slougeniny obecného vzorce I,

ve kterém Z znameng atom vodiku, Y znamené aminovou skupinu

a X, Rz, RB’ R4, R5 a R6 maji vyie uvgdenj v?znam, pé;}edu-

- jicinm sTedew reskdnich StummgiT
a/  Ueziprodukt obecného vzoree Ib, ve ktersm Z znamens
chlorsulfonylovou skupinu, Y znamené aminovou skupinu a X,

.32, R31“54, 33 a Rg maji_vyﬁe uvedeny vyznam pro obecny vzo-
rec I, mdZe byt pripraven reakci:sloudeniny obecndho vzorce

Ia, ve kterém Z znameng atom vodiku a X, Y a R2 aZ Re zajl N
vi8e uvaceny vyznam, s kyselinou chlorsulfonovou nebo s ky-
selinou dichlorsulfonovou. |

Fen S e - .. -

b/ Neziprodukt obecnsho vzorce Ib, ve kterém Z znamens
aminosuifonylovou skupinu, alkylazinosulfonylovou skupinu
nebo dialkylaminosulfonylovou skupinu, wdZe byt pfipraven .
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reskci chlorsulfonylového meziproduktu s amoniakem nebo pfis-
lusnym alkylaminem nebo dialkylaminem ve vhodném rozpouste-
dle, jakywm je halogenovany alkan, ether, tetrahydrofuran
nebo hexan, pri reakéni ‘teplotd asi =59 aZ asi 59 OC,‘vjhod-
nd pfi tepiotd z teplotniho rozmezi vymezendho teplotou

20 %¢ a pokojovou teplotou. '

Zzpuschb VIII

Keziprodukty obecného vzorce Ib, ve kterém I znameng
nitro-skupinu nebo atom halogenu, Y znamend aminovou skupi-
nu nebo chranénou aminovou skupinp a X, Rz, RB’ R4, R5 a RG
maji vyse uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, mohou byt pri-
praveny pfimou nitraci nebo halogenaci slouleniny obecného
vzorce la, ve kterém Z znamensg atom vodiku a X, Y, RZ’ R3'
R4, R5 a RG maji vySe uvedeny vyznam. .
Uvedend nitrace miZe bjt'provedena pouzitim rdznych'
nitragnich Xinidel, jakymi jsou napfiklad smds koncentrova-

- né kyseliny dusi¥né a koncentrované kyseliny sirove v kyse-
1ind octové nebo v anhydridu kyseliny octové, kysliénik du=

~__si&ny v _halogenovaném alkanu, ester— kyseliny dusilné,

naprlklad ethylnitrét, smiSeny annydrid, Jake napflklad ace-
" tylnitrét, nitrilhalogenid v pfitomnosti nebo v nepritomnos—
ti Friedel-Craftso#a katelyzétoru, Jjakym je chlorid zelezi-
ty nebo methylnitrdt, nebo nitroniovéd sil, jako napfiklad
nitroniumtetrafluorbordt. Tato reakce miZe byt provedens

ve vhodném rozpoustédle, jakym Je kyselina octova, enhydrid
kyseliny octové, tetramethylensulfon, tetrahydrofuran nebo
voda, za neutrdlnich, bézickych nebo kyselych podrinek pri
reakdni teplotd asi =50 O¢ a% asi 155 °C. P¥i vyhodnidm pro-
vedani nitrace se pouzivé nitrylchlorid v pfitomnosti chlo-

ridu titaniditého v tetramethylensulfonu pri reakéni teplo=
t& -10 az asi 25 °C.
Odpovidajic{ meziproduktovy aminovy derivat obecného

vzorce Ib, ve kterém Z znamend arincvou skupinu, miZe byt
vhodnd pfipraven standardni redukei vy3e uvedengho nitro-




analogu. 2ro tuto redukci Je moZnd poufit nikterd : mnoha
velmi dobfe znamych redukinich dinidel. IFikias- 7 pouZitel-
nych reduk&nich &inidel jsou zinek, cin, uelezo a kyselina
chlorovodikova a sulfidy, jako napfiklad Na4S s /nHé S, ne-
Do polysulfidy. Rovn&€Z miZe byt pouZito katalyticks nydro-
genace.

(sd

Weziprodukt obecndho vzorce Ib, ve kterdm Z znamens
atom halogenu, miZe byt ziskén ze sloudeniny obecndho vzor-
ce Ta, ve kterém Z znameng atom vodiku, ‘halogenaénimi po- o
stupe,Xkterd jsou-analogickéi—s—pestupy—popsanymi—ve—zpisoby————=—

IB.

Zgﬁsob:IX ;

uweziprodukty obecnsho vzorce Ib, ve kterdm Z znamena
alkylovou skupinu, hydroxylovou skupinu nebe jeii soli, alko-
xylovou skupinu nebo halogenalkoxyloveu skupinu, Y znamens
_g@igqugqgkupinu'ﬁebo chrangnou _aminovou sxupinua X, Koy oo v oo
53, R4, R5 a RG maji vyie uvedenJ vyznam pro cbecny vzorec
I, mohou byt pripraveny ze slouéenlnj obecuvho vzorce Iz,
ve kterdm 7 znamend atom vodiku a ostatini suast;tuenty méal
vySe uvedeny vjznam, piscbanim silni béze, vyhodng organlcke
béze, Jakou je lithiuzdiisopropylamid nebo n-butyllithium,
- ve vhodném rozpoudtédle, jakym je tetrahydrofuran nebo ethyl- .
ether, za vzniku organometalického karbaniontu. Reakei toho-
to organokovovsho karbaniontu s prisludnfm alkyladnim Zini-
dlem, Jjakym je alkylhaloaenld nebo dialkylsulfét, se ziské
sloudenina, ve které Z znamens alkylovou skupinu.

“Alternativné miZe byt uvedeny organokovovy &arbanlont
uveden v reakei pIstupy, kters Jsou analogické s postupy po-
psanymi p¥i zpisobu IB, p¥ifem? se neidfive zIiskd sloudeni-
na, ve ktere I znemeng hydroxylovou skupinu, naXs? se potom
ziskd standardni alkylaci sloudenina, ve kterd Z znamend
alkoxylovou nebo halogenalkoxylovou skupinu.




Zpasob X

Leziprodukt obecného vzorce ib, ve kterém 7 znamend
formylovou'skupinu,"K’znamené'aminov0u~skupinu a X, RE,*R3, -
(s R5 e ¢ maji vyde uvedeny vyznam pro obecny vzorec I,

. slouZenina obecného vzorce 42, mdZe byt pfipraven Vils-
seier-Jdaackovou reakei nebo modifikovanou elternativou této
reakce. Tato formylace miZe byt provedena reakci slouleniny
obaensho vzorce Ia, tj. sloudeniny obecného vzorce 6, ve
Ktersm Z znameng atom vodiku, s disubstituovanyr formamidem,
jakym je dimethylformemid nebo N-fenyl-N-methylformamid, a
oxychloriden fosforednym, ktery miZe byt nahraZen anhydri-
dem halogenkyseliny, jakym Je thionylchlorid, oxalylchlorld
nebo fosaen. Reakdnl teplota se mlZe pohybovat od asi -10 e
do asi 220 C, vyhodné od asi pokojové teploty do asi 100 °C.
PouZitelnymi rozpousitddly Jjsou rozpoudtédla, které Jsou 1nert—
ni vagi Vilsmeierovd reakci a pouZitym reaknim sloZkam, na—
pfiklad dichlorbenzen, tetrachlormethan nebo dlchlormethan,

1

-
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Ca. F-
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B N — X :
/Te/ /2T = B/ ) | |
Ra____/L_ .
Ry —-——9— Ry
| k
- _ | 142,/

Zotsoh YT

Jinou metodou formylace provedenéd za Ulelem ziskani
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meziproduktu obecného vzorce Ib, ve kterém Z znamend formy-

3!
R5 a R, aji vyde uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, prcd—

lovou skupinu, Y znamens aminovou skupinu a X, nﬁ,

SthUde nesledujici postup.

Sloudenina obecného vzorce 42, ve kterém Z znemens
formylovou skupinu, mdiZe byt pfipravéﬁa hydfoljibu sloude-
niny obecngho vzorce 43, ve kterém Z znamend bis/alkylthio/-
nebo bis/arylthio/methylovou skupinu. Toho se doséhne reakei
sloudeniny obecného-vzorce 43 s alkylnitritem ve vhodnsm

rozpoustédle,—3 Jakym—ae—halegenovany—alkanr—pr1cem7“3é—vynoc-

né pouzije isoamylnitrit v dichlormethanu, a néslednou hy-
drolyzou provedenou postupem, ktery je enalogicky s postupen
popsanym E. Fujita-em a ko0l. v Tet. Let., 1978, 3561. V pra-

“behu-reakce s-alkylnitrity mdZe byt nezbytné chrénit amino- ~

vou skupinu vhodnou ochrannou skupinou. Tento postup midie
byt ilustrovén nésledujici rovniei:

- /RaS/'z'HC ' ——H : N/ 1\1[{2
/Ta/ /2 je He— ———— /Ib/ nebo /42/
: e R A NG = /7 Ge CEY/ -
e R2 R J
-R4
/43/

Zpdsob XIT

Meziprodukt obecnsho vzorce 43, ve kterém Z znamens
bis/alkylthio/methylovou skupinu nebo bis/arylthio/methylo-
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vou skupinu, Y znazeng aminovou skupinu 2z X, Rz, Rj, R4, 35
a Ry maii vide uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt
pfipraven reakei sloufeniny obecného vzorce Ia, tJ. sloude-
niny obacnédo vzorce &, ve kterém Z znamené atom vodilku a

X, Y a R,
‘methaner nabo tris/arylthio/methanemn /RaS/3CH v pritomnosti
Lewisovy kyseliny, vyhodnd v piitomnosti sulfoniovs 5011,

jakou je dimethyl/methylthio/sulfoniumtetrafluorborat, v

al R meji vise uvedeny viznam, s trivalkylthio/-

aprotickéz rozpoustddle pfi teploté asi -19 aZ asi 199 C
pfipadnd v pfitomnosti &inidla vézajiciho kyselinu, jakym

5e pyrldln.

’ P¥i vyhodn&jdim provedeni tohoto postupu se pouzivé
scetonitril nebo dichlormethan jako rozpoudtédlo pfi teplo-
+& asi 25 °C e tris/methylthio/methan jako tris/alkylthio/-
methan a dimethyl/methylthio/sulfoniumtetrafluorborét jako.
Lewisova béze a pracuje se bez Sinidla vézajiciho kyselinuﬁ » ek
Takovj typickj postun je popsén E.A.Smithem a kol. v Synthe- |
sis, 166, 1984.

TZpisob XITT : . o

ileziprodukt obecnfho vzorce Ib, ve kterém Z znamen#
methylovou skupinu, ¥ znameng aminovou skupinu a X, R2, R3,
4, R5 a Ry majl vide uvedeny vyznam pro obecny vzorec I,
ndZe byt vhodnd pripraven redukci slouceniny obecndho vzor-
ce Ia, tj. sloudeniny obecného vzorce 42, ve kterém Z zna- |
mend formylovou skupinu z ostatni obecné substituenty maji
vyse uvedeny viznam. Uvedena radukce miZe byt provedena za
pouZiti natriumborchydridu ve vhodnédm rozoouétedle, jakym
i je alkohol, pfFi realtdni teplotd =10 aZ asi 120 C, vyhodné

v metnanolu pri teplot¥ z teplotmino rozmezi yymezenéhogst

pokojovsu teplotou a asi teplotou sa %c.

Alternstivnd miZe byt pPipraven analog, ve kterém
! 7 znamend zethylovou skupinu, postupnym uvedenim slouceniny
obecndho vzorce 42 v rzakei s p-toluensulfonylhydrazinem a




natriuckyanoboronydridem postupem, ktery je analogicky s po-
stupem, popsanym v J.im.Chem.Soc. 1971, 93, 1793.

Zpisob XIV N

Hleziprodukt obecndho vzorce Ib, tj. slouXenina obec~
ného vzor ce 44, ve kterém Z znamend karboxylovou skupinu ne-
bo jeii soli, Y znamend aminovou skupinu nebo chréninou ami-
novou skgpinu a X'“RZ! RB’ 34, ﬁ5.a RG naji vyse uvedeny vy-
. znam uvedeny pro obecny vzorec I, mife byt pfipravens ze

Ly d

sloueniny obecného vzorce 42, ve Xtersm Z znamens formylo-

vou sxupinu, za pouZiti ndkterého z mnoha oxidadnich ginidel, .

jakymi Jsou napfifklad manganistan draselny v kyselém, bezic- '
_kém nebo neutrélnim roztoku, kyselina chromovs, brom, oxid = . .
stfibrny nebo molekuldrni kyslik, ve vhodném rozpoudtédle.
Volba rozpoust&dla bude zéviset na rozpustnosti oxidainfho
¢inidla a vychoziho produktu. Priklady pouzitelnych rozpou-
Stédel jJsou aceton, voda, alkohol, tetrahydrofuran, dimetho-
“xyethar, @cetOoAitril nebd halogenovany unlovodik, jakyz je
-dichlormethan nebo chloroform.. neakéni teplotz se miZe pohy-
bovat od asi -20 °¢C do asi- 150 C, vyhodng od @si pokojovs
teploty do asi 1290 °c.

Zpasob XV

.. Meziprodukt obecného vzorce Ib, t3. sloudenina obec-
ného vzorce 45, ve kterém Z znamend kyano-skupinu, Y zname-
ng aminovou skupinu nebo chrén&nou aminovou skupinu a X, RZ’
R3, 42 R- a R6 maji'vjée uvedeny vyznam pro obecny vzorec
I, mize th pfipraven reakei sloufeniny obecndho vzoree 44, ;
ve kterém Z znamend karboxylovou skupiru, s 1so¢talon1trilem
pri reakdni teploté asi 100 aZ asi 300 °C. 2¥{xlad tohoto
transformadniho postupu je popsén v J. Org. Chen.,155&, 23,

1350.
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/TIa/ nebo ——-— 3
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b Zpisob XVI
B

- F

Alternativn® mdZe byt kyano-analog obecndho vzorce %

45, ve kterdém Z znameng kyano-skupinu, ¥ znamené aminovou -
L H ¥

skuptnu—neae—cnr&&éneu—am%nevau—skupinu—a—KT—RgT—RST_Ra,
R5 a R maji vy$e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, pri-

__praven sekvengni transformaci formylovs slouleniny obecné--

“TRo T ¥28¥ea 42, " veTktErdn 7 znamensg formylovou skupinuyna i
je3i odpovidajfcf aldoxim obecného vzorce 46, ve kterém
vdechny obecné substituenty jsou definované u obecn#ho vzor-
ce 42, a nasledrnou dehydratadni reskci. Tato dehydratalni
reakce miZe byt provedena za pouZiti rdznych dehydratadnich
Zinidel, -jakymi jsou napfiklad anhydrid kyseliny octové,
difenylhydrogenfosfondt, 2,4,6-trichlortriazen nebo ethyl-

. ortoformidt. Vihodnym dehydratalniz &inidlezm Je anhydrid
kyseliny octové, pfifexmi se reakce provedl pri teploté asi
2 oA O
-10 aZ asi 1od C.
Aleoximavy meziprodust “ovecndhovzorce 46 miisbyt =

pF¥ipraven reakct aldehydu obecndho vzorce 42 s hydroxyami-
nem ve vhodndm rczpoudtédle, Jjaxyn Je alkohol, tetrahydro-
furan, voda, halogenovany uhlovodik nebo smés halogenovaného
rlovodixu, alkoholu a vody. Reakdni teplota se miZe pohy-
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bovat od asi -10 °C do asi 120 °C, vyhodn# od asi 4 °C do
o .

asi 523 “C.
N X N X
HOI\' = rlC ——L I\‘ / N HZ NC__H H S ¥ H2
/Ta/nebo —— —)
/427 . . o L . .

72738 CHO7 2 _<> Y6 : Rg
o " 5 Ry —

4 4
/46/ /45/

o e e ZDASODRYTI - e omm e e s m e e

.meziprodukt obecndho. vzorce Ib, .tj. slouenina 48, -
ve kterd: Z znamend aminokarbonylovou skupinu, alkylamino-
karbonylovou skupinu, dialkylaminokarbonylovou skupinu ne-
bo alkdxykarbonylovou skupinu /Z znamensd COZP , kde A Zna-

- rend- aninovou-skupinuy - alkylaminovou "skupinu, dialkylamino-" "~

vou skupinu nebo alkoxylovou skupinu/, Y znamens aminovou
skupinu nebo chrén&nou aminovou skupinu a X, RZ’ RB’ 54,

35 a R6 maji vySe uvedené vyznamy pro obecny vzorec I, mide
byt pfipraven sekvendni transformaci ze sloudeniny obecné-

ho vzorce 44, ve ¥Xterém Z znamend karboxylovou skupinu, na
odpovidajici meziproduktovy halogenid kyseliny obecného vzor-
ce 47, Jakym je chlorid kyseliny, a néslednou reakci halo-
genidu kyseliny s amoniakem nebo prisluinym alkylaminem,
dialkylaminem nebo alkylalkoholem. | ' i o :

Chlorace miZe byt provedena reskc{ kyseliny s chlo-
ragniz ¢inidlem, jakjym je thionylehlorid, chlorovodik, oxa-
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lylehlorid, chlorid fosfority, chlorid fosforelny nebo tri-
tenylfosfin, v tetrachlormethanu v p¥itomnosti baze Jakd
katalyzatoru, Jakou Je pyrldlﬁ nebo triethylamin v 1nertn1m
rozpouétédle, Jakym Je dlchlormathan, ethylether, acetoni-

_tril, tetrachlormethan nebo hydrofuran, pfi reaxéni teploté

asi -20 aZ asi 159 °. V7hodné se reakce provadi za pouZiti
thionylchloridu v dichlormethanu pfi teplotd zpé&tndho toku.

keakce mezi halogenidem kyseliny a pfislusnym aminem
nebo alkoholem miZe byt provedena v irertnic rozpoustédle,
jakym je dichlormethan, chloroforz, toluen, acetonitril ne-
bo tetrahydrofuran, pfi reakdni teploté& asi -23 aZ asi 120 0C,
vyhodn& pfi teplotd asi -20 °C az asi pokojové teploti.

. __ X
J T\I ‘
Halo— c-ﬂ\ NH, z’-c-i\\. S,
‘ N

b/ >

e R et

1M

/477 | /487

Zptisob XVIII

¥eziprodukt obecného vzorce Ib, ve kterém Z znawmenz

aminovou skupinu, alkylazinovou skupinu, dialkylaminovou
skupinu nebo trislkylamoniovou sil, Y zramend sxinovou szu-
pinu nebo chréndnou aminovou skupinu a X, R 3, R, P5 a
R6 maji vyse uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, muze byt

syntetizovén ze sloueniny obecndho vzorce 44, ve ktere Z
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zracensa Xarhoxylovou skupinu, Curtiusovou reakel nebo slter-
netivni mddifikaci téio reakce, jakou je Yamada-ova codifi-
gz2ini rozkce. PFi konvendnim Curtiusovs presmyxu wmiie byt
pozadoveny aminovy derivét ziskén sekvendni transformaci z
nalogenidu kyseliny obecndho vzorce 47 na azid obecného vZor-
ce 49 reaxcl acylhalogenidu s azidem dodnym nebo tetramethyl-
guanidiniumzziden a ziskany azid mile byt potom pyrolyzovdn
na odpovidaiici isokyanét obecného vzorce 50. Tento isokya-
naét obecndho vzorce 50 mlie byt potom hydrolyzovénr na odpo- . ..
vidajic{ amin obecného vzorce 51, ve ktersm.7 znamend_amino=

vou skupinu.

Pri Yamada-~ové modifikované reakei miZe byt reakce
provedena reakeil kyseliny obecného vzorce 44, ve Kterim
Z znamend karboxyiovou'skupinu}'s”difenylfosforylazidém v
pfitomnosti béze, jakou je triethylamin, v inertnir rozpou-
tédle, jakym Je toluen, benzen neoo tetrahydrofuran, pfi

reakdni teplotd asi J 2% asi 150 C za vznixu 1soayanutove-

no meziproduktu obecndho. vzorcengﬁ,_ﬁtery =iZe-byt- potom — - =me-

hydrolyzovér vodou za vzniku sloudeniny obecného vzorce 51.

cPikls d ua<ovﬂho pOStupu Je popsén Sh vioro-em 2 kol. v J.Am.

adpovidaiici sloutenina obecného vzorce Ib, ve kterd

[3

znazensg alkylsaminovou skupinu, dialkylaminovou skupinu

nebo-trisliylamoniovou "s%l, "tj. slouenina Gbechdho vzorce
5¢, miZe byt vhodng pfipravena monoalkylaci, dialkylaci a
triaikylaci za pouZiti elkylaZniho ¢inidla, Jakyw Je alkyl-
jodid nebo dialkylsulfét, v inertnim rozpoudtedle, Jakyw Je
acetonitril, tetrahydrofuran nebo dimethoxyethan, pfi re-
akini teplotZ asi 2 aZ asi 160 OC, pfipadné v pritomnosti
béze, jakou je unliditan draselny nebo triethylamin.

slternativng zmdZe byt pro methylaci sloudeniny, ve
xteré T znazmené aminovou skupinu, pouZito Lschweiler-Clarko-
vy reaxce, &imZ se doséhne poladovand N-methylace. Tato re-
duxini methylace m3Ze byt vhodn¥ provedena reakei aminu
obhecného vzorece 51 s formaldehydem a kyselinou mravendi,
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Tento postup je analogicky s postupexz, popsanyr H.T-Clark-en
s kol. v J. Am. Chem. Soc., 55, 4571, 1G33.

Jaa/ pfes /474 ,% ///l\\\ '—

N__ p 4

X
alkyliH
v /alkyl/ N

\

7
..—-—:’ ™) R
— K R .

]

/51/ /52/

Zpisob XIX

Heziprodukt obeendno vzorce Ib, ve kterém Z znazeng
alkoxykarbonylaminovou skupinu, aliylazinokarbonylazinaovou




skupinu, dizlxylaminokarbonylaminovou skupinu, Y znamens
aminovou skupinu nebo chrénénou awirovou skupinu a X, H2,
3, 4, E5 & Ré rajl vyse uvedeny vyznam uvedeny pro obecny
vzorec I, midfe byt vhodnd pfipraven dvoustupnovou sekvenci,
zahrnujiic{ prvni stupen, spodivajle! v konverzi sloudeniny
obecnsho vzorce 51, ve kterém Z znamend aminovou skupinu,
na odpovidajici chlorkarbonylaminovy nebo isokyandtovy me-
ziproduxt reakcil s fosgenem. Reakce mife byt provedena v
inertnim organickém rozpoudtddle, Jakym je toluen, dichler-_

.

asi 120 °C, vyhodn& pFi teplots asi -15 °C az asi 50 °c,

) Druhj stupen spodivd v reakei chlorkerbonylaminového
nebo isokyanétového meziproduktu s prisludnym alkoholem,
= o ooglkylaninen nebo~dialkylaniner Reakee wiZe byt provedena”
v inertnim organicksm rozpoudtsdle, jakjz je halogenovany
alkan, toluen, ether nebo tetrahydrofuran, pfi reakéni te-

plotd esi =20 a% asi 130 oC vyhodne pri teplotd asi 0 aZ

asi 59 C, _pfipadné v pPitomnosti bgze,. jakou_je. amin...

ZpGsob XX
Heziprodukt. obecngho. vzorce Ib, ve kterém Z znamens
-alkoxyelkylideniminovou skupinu, Y znamend aminovou skupinu
~nebo chrénénou acinovou skupinu a_ x,_R 3 3,_ 4, RSHaWRG.W__
maji vi3e uvedené vyznamy pro obecny vzorec I, miZe byt prl—
praven reakcf slouéenan obecndho vzorce 51, ve ktersim Z
znameng aminovou skupinu, s pfisludnym alkylortoformidtem.
Katalyzétor, rozpoustddlo 2 podminky jsou stejné jako v pri-

padé pfipravy sloulenin obecndho vzorce 3 ze sloudenin obec= -

.«
(1N
Lt
[
C

nehno vzorce 2 pFi zplsobu I. ¥ prfipadé sloudeniny, ve které
¥ znamena azminovou skupinu, miZe byt tato aminové skupina
pfed transiorzaci opatfena vhodnou ochrannou skupinou.

L VTP VP U,

" Zodsob KXI

zeziprodukt obecného vzorce Ib, ve kterém Z znamend

methan nebo tetrahydrofuran, p#i reakdni teplots. asi -15.a%.. ..

— ——— |




3
t

alxylxarbonylaminovou skupinu, halogenal¥ylkarhonylarninovou

4

'skupinu nebo arylkarbonylaminovou skupinu, ¥ znamene azino-

vou sxupincu nebo chréanénou aminovou sxupinu 2 X, 32, .y, XL,
3 +
- a B mali vide uvedené vyznamy ord obecny vzorec I, zliz2

¢
b;t vaodnl pPipraven ze sloudeniny obecnzho vzorce 51, ve
Kterén Z znepend aminovou skupinu, reakei s pfisliudnym elLyl—
halogenidem, halogenalkylhalogenidem nebo arylkarbonylhalo-

geniden, Jakym Je acetylechlorid, chloracetylchlorid, benzoyl-

T

chlorid nebo toluoylchlorid, ve vhodnim rozpoudtidle, Jakyz
Je dichlormethan, ethylether nebo tetrahydrofuran, pfigadnd
v pfitomnosti ¢inidla vézajiciho xyselinu, Jjakyc je pyridin
nebo triethylamin, pfi reskdni teploté asi -10 ai asi 130 °C,

vyhodn¢ pfi teplots asi =1) a% asi 59 °C.

Zotsoh aXTII

ieziprodukt obecného vzorce Ib, tj. sloudeninz obec~ ' o
ného vzorce 53, ve kterém Z znamena hydroxymethylovou sxus

pinu, Y znamena aminovou skupinu nebo chrénénou aminovou .

skupinu a X, R,, R3,'R4, Rg a Ry maji vyse uvedeny vyznam
uvedeny pro obecny vzorec I, miZe byt pfipraven redukel siou-

,_ﬁgﬂinK"ObﬁﬁﬁQDQ_MiQEQQ;§2m_YQ;KIEEé@té_ZnagﬁﬁﬁniQIQ¥£PEDQ; -

skupinu. Tato redukce miZe byt provedena za pouZiti rsduki-" e
ntho &inidla, Jjakym je lithiumaluminiumhydrid, ratriumboro-
hydrid, isoproxid hlinity, boran nebo substituovany boran

nebo Jjiny hydrid kovu, ve vhodném aprotickém nebo proticiem

rozpoustédle.

V pfipad® pouZiti reaktivngjsi
bal=%>1

nim rozpoustédle, Jakym je tetrahydrofuran, ethylether nebo
dimethoxyethan, p¥i reskdni teploté& asi -1> aZ asi 123
vyhodn& pfi teplotd asi 20 22 asi 139 OC,

V pfipadd® pouZiti miné reaktivnich hydridl, nupfiklzd
natriumborohydridu, miZe byt reakce provedena v alXoholu,
C s . . .y an O .
jakym je methanol, pfi teplot? asi 10 aZ asi 100 “C, wvynod-

. . e ;e O-
nd pfi teplotd od asi pokojoveé teploty do asi 75 “C.
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HOCH, ~——-—L\\N/,J N,

beS

R3_____

/42/ —_
/Z je CHO/
Ry———
, R4 |

. /53/

Zpisob XXIIT

Meziprodukt obecného vzorce Ib, tj. sloudenina obec- _ .. ... ._ .

" "Ného vzoTrce 54, ve kterém 2 znamend halogenalkylovou, zejmé-

na chlormethylovou, fluormethylovou,-brommethylovou nebo

Jod methylovou;  skupinu, Y znaméns aminovou skupinu. nebo

chrén&nou aminovou skupinu a X,y Ry, R3, R4, RS a. Re majf

vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt pfipraven

z meziproduktu obscného vzorce 53, ve kterém Z znamens hy- .. ...
" droxymethylovou skupinu, za pouitf p¥islugného chlora&niho,

fluoraédniho nebo bromainiho ¢inidla.

V pfipad& chlorace mdfe byt reakce provedena za po-
uziti chlorad&nich ¢inidel, jakymi jsou thionylehlorid, chlo-
rid fosfority, chlorid fosforedny, oxychlorid fosforedny,

v dichlormethanu nebo ethyletheru p#i reakdni teplotd asi

20 aZ asi 100 °c. Reakce miZe byt provedena pfipadnd v pfi-
tomnosti &inidla veazajfciho kyselinu, jakym je triethylamin
nebo pyridin.

V pripadd fluorace miZe byt reakce provedena za pPO=
uzitl dialkylaminosulfuriumtrifluoridu v rozpoustédle, ja-




y
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kym je acetonitril, dichlormethan nebo glym, p#i reakdni
teplotd asi -20 aZ asi 120 °C.

Pfi vyhodné&jsim proveden{ se pouZivé diethylamino-
sulfuriumfluorid v acetonitrilu p#i pokojové teplot¥. Tako-
vy postup je napiiklad popsén W.J.Middletown-em v J.0rg. -
Chem., /1975/, 42, 5, 574. Nohou bjt pou¥ita i dalsi fluo-
ragni ¢inidla, jako sulfuriumtrifluorid, bis/dialkylamino/-
sulfuriumtrifluorid nebo fluorid sodny nebo draselny v poly-
hydrogenfluorid-pyridinovim roztoku; takovy postup je popsén
Olah~em a Welch-em v Synthesis, 653 /1974/.

V pfipadé bromace miZe byt reakce provedena za po-
uzit{ broma¥niho &inidla, jekym je brom, N-bromsukcinimid,
bromid fosfority, nebo bromovodik, v inertnim rozpoustidle,
Jjakym Je dlchlormethan nebo ethylether, pfi teploté asi -20
a% asi 100 °c, :

V pfipadé jodace miZe byt reakce provedena za pouZiti
jodovodiku v inertnim rozpoudtidle, jakym je dichlormethan,

pri—reakéni—tepkotsd asi =20 az asi 100 %~

e R e & R




Zpisob XXIV

weziprodukt obecného vzorce Ib, ve kterdm Z znamens
kyanoalkylovou skupinu, zejména kyanomethylovou skupinu, Y
znamengd aminovou skupinu nebo chréndnou aminovou skupinu a
X, Y, Ry, RB’ R4, R5 a R6 maji vyZe uvedeny vyznam pro obec- .
ny vzorec I, miZe byt pFipraven z odpovidajfci halogenmethy-
lové sloudeniny obecného vzorce 54, jejiZz pfiprava je po-
pséna vy3e pri zpidsobu XXIII, kyanaci za p0u21t1 kyanidu
kovu, jakym je kyanid m&di, kyanld alkallckeho kovu nebo

kyanid kovu alkalickych zemin, Jako napriklad kyanld sodny
nebo kyanid draselny, ve vhodném rozpoustédle, jakym je di-
methylformamid, tetrahydrofuran,"acetoni85i1 diglym nebo
tetramethylensulfon, pFi reakdni teploté asi pokogove teplo-
ty do asi 259 L, vyhodné pri teplote 70 a¥ asi 159 °c.

Zptsob XXV

- - leziprodukt -obecndho vzorce Ib;, ve kterém Z Zhamens
alkenylovou nebo alkinylovou skupinu, X znamenéd aminovou
-skupinu.nebo.chrénénou-aninovou skupinu a X, R2, R3, 4! ES

a R6 maji vySe uvedené vyznamy pro obecny vzorec I, miZe

byt pfipraven ze sloudeniny obecného vzorce 42, ve kterdm

Z znamena formylovou skupinu, pouzitim Wittigovy reakce ne-

" bo jeji modifikace, “jakouw je nap¥iklad Wadsworth-Edmons-/Hor- "~~~ ]
ner/-ova modifikadni reakce. Jako reakini slozky Wittigovy
reakce mohou byt pouZity ldtky, které jsou bud komerins do-
stupné nebo které mohou byt pfipraveny velmi dobfe zndmymi
postupy popsanymi v chemické literatufe.

Tato reakece miZfe hyt provadena v inertnich roz
dlech, jakymi jsou tetrahydrofuran, dimethoxyethan nebo

toluen, pfi reakdni teplotd asi -30 a% asi 180 °cC. Prixlady
pouzitych &inidel pro Wittigovu reakei jsou alkyltrifenyl-
fosfoniumhalogenid, jako napfiklad methyltrifenylfosfonium-
jodid, isopropyltrifenylfosfoniumjodid, allyltrifenylfosfo-

nylhalogenid nebo trialkylfosfonoacetdt. Priklad Wittigovy
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reakce je uveden v Org. Synth. Coll. sv.5, 751 /i973/. V pfi-
padd, Ze pouZité Wittigovo reakéni &inidlo obsahuje alkiny-
lovou skupinu, jako napfiklad komerdn& dostupny propargyl-
trifenylfosfoniumbromid, potom se ziska sloulenina, ve kie-
ré Z znamend alkinylovy substituent.

Kromé toho alkinylovy analog obecného vzorce 55, ve
kterém je alkinylovd skupina pfimo pFipojena k atomu uhliku
v poloze 2 imidazolylového kruhu, miZe byt pfipraven z odpo-
vidajiciho analogu, ve kterém Z znamend atom halogenu, na=
pfiklad atom jodu, reakel s acetylidem mednym za pouziti po-
stupu, ktery je analogicky s postupem popsanym R.Z. Atkinson-
em a kol. v J. Chem. Soc./C/, 2173, 1969. o

y X

alkyl CH=CH- I v
alkyl C=C- ¥/’

/18/ R

/Z je Halo/

__r;,__m_“;,_h__,nmmﬁzi__"T;‘iirmmﬁ_ B
RB'-““— — R5
4
/55/

Zpisob XXVI

Weziprodukt obecndho vzorce Ib, ve kterém Z znamena
alkylkarbonylovou skupinu nebo halogenalxylkarbonylovou
skupinu, Y znaczena azinovou skupinu nebo chréné&nou aminovou
skupinu a X, R2, R3, R4, R5 a RG raji vy3e uvedené vyznamy
pro obecny vzorec I, riZe byt pfipraven alkylaci sloudeniny
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obecndho vzorce 42, ve kterém Z znadens formyldvod“ékupinﬁ;
za pouZiti karbaninu, jakym je Grignardovo &inidlo nebo alkan-
kovu, naptiklad lithiumalkan, v inertnim rozpoustédle, Ja- F
kym je tetrahydrofuran, ethylether, hexan, dimethoxyethan
nebo Jealch komblnace, pri reakéni teplote asi -7 ai asi

100 ¢, pri¢emZ se ziska meziprodukt obecndho vzorce 56,
ktery m& v poloze Z sekunddrni hydroxyalkylmethylovy substi-
tuent. Tento meziprodukt se potom nésledns oxiduje oxidag-
-nim &inidlenm, jakym je oxid’ manéanlélty, dvoachroman, mapga-; _;_ i

~nistan—nebo moTekuldrni KysIik, ve vhodném rozpousdtédle, Jja-. -

kym jJe dlchlormethan, alkohol, aceton nebo voda, pfi reakéni .
, teplote asi -10 °c. aZ asi 175 C, vyhodn& pri teplotd asi ~ - - -
4 ¢ aZ asi 50 C, na slouéenlnu obecneho _vzorce 57

Methylkarbonylovy analog v poloze Z mdZe byt alterna-
tivné pripraven v jediném stupnl reakei sloudeniny obeeného
vzorce 42, ve kterém 4 znamené formylovow skupinu, s
Aer2/BHT//OEt/ ve vhodném rozpouétédle, Jakyz Je toluer, o
“PIiTreakéni teplotE Tasi =20 C aZ asi 55 °C, vyhodn& pfi po-
kojové teploté. Taxovy postup ae popsan N.B, Power-em a A.R.
- Barron-em. v-Tet- Let.; 31,-3, 323, 1999, -~ - - - T

Odpovidaaici sloudenina, ve které Z znameng halogen-
alkylkarbonylovou skuplnu, miZe byt vhodnd pfipravena typlc-
kou ‘metodou halogenace ketonu za poulitf bromu,..chloru, . jos . .——....__.
| du,"N;chiorsukclnlmldu nebo N-bromsukcinimidu, pFidem? se
ziské slou¥enina, ve které 2 znamens vyde uvedenOu halogen-
alkylkarbonylovou skupinu. '

AT —

]
—_ ‘_.L N//lL_NHZ

—> /Ib/ .
/Z je halo-

DS
\-—..._..._.R .
‘ é genalkylkar-
' bonyl/
\g\r/,/'-"R ' -
Ry

>

/57/
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Zpasob XXVII

¥eziprodukt obecn;ho vzorce Ib, ve kterdm Z znanens
alkylsulfenylovou skup1nu, halogenalkylsulfenylovou skupinu,
alkysulfinylovou skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu,
alkylsulfonylovou skupinu nebo halogenalkylsulfonylovou sku-
pinu, Y znamend azinovou skupinu a X, Ry R, Ry» Rs a Ry
maji vyse uvedené vyznamy pro obecny vzorec I, miZe byt pPi-
praven néslednym sledem reakénich stupnd:

a/ = UZitedny meziprodukt obecného vzorce Ib, tj. sloule-
nina obecného vzorce 58; ve kterém Z znamend thiokyano-sku-
pinu, Y znameng aminovou skupinu nebo chrén&nou aminovou
skupinu a X, R 59 3, R4, ns a R6 majl vy3e uvedeny vyznam
pro obecny vzorec I, miZe byt pfipraven reakci sloudeniny
obecného vzorce Ia, ve kterém Z znamend atom vodiku, se smé-
g{ bromu a thiokyansatu kovu ve vhodném rozpoustedle, Jaﬁym
je methynol nebo ethanol, pfi teploté a51 -78 aZ asi 100 ©

vyhodn& pfi teplotd asi -7¢ aZ asi 25 %

Br

/Ta/ 2 N
. Thiokyangt
kovu

Rpyoem ____.R6
tien——] N ——u—lR

73 5

—_— Rw& .

/58/
b/ Meziprodukt obecndho vzorce Ib, tj.sloudenina obec-

ného vzorce 59, ve kterdz Z znamend alkylsulfenylovou skupinu
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nebo halogenalkylsulfenylovou skupinu, Y znamens aminovou
skupinu nabo chrdanénou aminovou skupinu a X, Rz, R3, R4, Rs
a R6 zaji vy8e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe

byt pfipraven ze sloufeniny obecndho vzorce 58, ve kterém

Z znamend thiokyano~skupinu, reakeci s alkyladnim &inidlem
ve vhodném rozpoudtédle, jakym je alkohol, acetonitril, te-
irahydrofuran, dimethoxyethan nebo voda, v prfitomnosti nebo
nepr¥itomnosti bdze, jakou je hydroxid alkalického kovu nebo
uhliditan alkalického kovu, pfi reakéni teplotd asi =20 a3

asi 1590 0C, vyhodnd pfi teplotd asi 0 az asi 85 °C.

/58/ /
e R
/59/
e/ Neziprodukt obecného vzorce Ib, ve kterém Z znamend

alkylsulfinylovou skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu,
alkylsulfonylovou skupinu nebo halogenalkylsulfonylovon
skupinu, Y znamend aminovou skupinu nebo chréndnou aminovou
skupinu a X, R2, R3, RB’ R4 a R5 majil vy%e uvedeny vyznam
pro obecny vzoreec I, miZe byt pripraven ze sulfenylové slou-
¢eniny obecného vzorce 59 reakci se stechiometrickym mnozst-

vim pfisludného oxidadniho &inidla. Postupy pouZité p#i téch-

to transformacich Jsou analogické s postupy popsanymi pro
- oxidaci sloudenin obecnych vzored & a 9 pfi zpdsobu I.




a/ Kromé toho meziprodukt obecndho vzorce Ib, tj. slou-
¢enina obecného vzorce 60, ve kterdm Z znamens thiokyano-
skupinu, ¥ znameng atom vodiku a %, Ry 3, R4, R5 a Bg maji
vy 3e uvedenJ vjznam pro obecng vzorsc I m&ze byt pripraven
deaminaci sloueniny obecného vzorce 58, ve kteréz Z zname-
né thiokyano-skupinu, Y znamend atom vodiku a X a R2 aZ’ R6
maji vyznam uvedeny viy%e pro obecny vzorec I, postupem, kte-
ry Jje analogicky s postupem popsanym pfi zplisobu I. Tento
miZe byt ddle alkylovén na alkyl- nebo halogenalkylsulfeny-
lovou sloufeninu a potow oxidovén vyse uvedenym poétupem za
vzniku meziproduktu obecného vzorce I, ve kterém Y znamend
atom vodiku, Z mé vyznam definovany ve stupni b/ nebo ¢/ a
X, R2, R3, R4, R5 a R5 maji vySe uvedeny vyznam pro obecny
vzorec I.

/58/ ———) | T2 je $/0/ R,
=0
By \r 5
Ry
/60/
e/ Ddle mdZe byt meziprodukt obecndho vzorce Ib, ve kte-

-l

Tém Z znamend halogenalkylsulfenylovou sxupinu a X, Y, R2,
RB’ R4, R5 a R6 maji vySe uvedeny vyznam, pfipraven ze slou-
ceniny obecného vzorce 58 nebo 60, ve kterém Z znamens thio-
kyano-skupinu, pfes odpovidajfcf disulfid postupy, které
Jsou obdobné s postupy popsanymi v niZe uvedeném zpdsobu
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XLIV. Tyto sloudeniny mohou byt potom oxidovény na odpovi-
dajici sulfoxidové /n = 1/ nebo sulfonové /n=2/ sloudeniny,
ve kterych Z znamend S/0/ R, -skupinu, kters byla jiz defi-
novéna, postupy, které byly definovény pri zpisobu I.

Zpusob XXVIII

lieziprodukt obecného vzorce Ib, ve kterém Z znsmens
sulfhydrylovou skupinu nebo jej{i soli, Y znameng aminovou

bo ba21c&ych _podminek p#i reakdni teplote asi =10 aZ asi

skupinu-nebo_chrénénou—aninovou—skupinu—a—¥, R2, 83, Ry R5
a R6 maj{ vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt
pfipraven Sté€penim vazby sira-uhlik ve sloudening obecného
vzorce 58, ve kterém Z znamené thiokyano-skupinu, indukova-
nym volnymi radikély. Tato reakce miZe byt provedena volné-
radikaélovym promotorem, jakym je ferrikyanid draselny, ve
vhodném rozpousStédle, jakym je alkohol, tetrahydrofuran,

voda nebo Jejich sm&s ve vhodném pom&ru, za neutrélnich ne-

180 °c.
PFi vyhodnem provedeni se tato reakce provadl za po-

‘uZiti ferrikyanidu draselného v methanolu a vod& v pritom-

nosti hydroxidu draselného a pfi teplot2 zp&tného toku.

Alternativné mohou byt analogické sloudeniny obecného

vzorce 60, ve kterém Z znamend thiokyano-skupinu, Y znamend - - - -~
Y )

atom vediku a X. a Rz aZ RG maji vyznam uvedeny pro obecny
vzoree I, prevedeny poestupy, které jsou analogickd s vyse
popsanymi postupy, na slougeninu, ve které 7 znamend sulhy-
drylovou skupinu, nebo jeji soli. |

Zpisoby XXTX aZ XLIII

Nésledujici zpdsoby XXIX aZ XLIII detailné specifi-
kuji postupy pro zavedeni substituentu Y do Jednotlivygch
sloudenin nebo meziproduktd obecného vzorce Ib za Udelem
ziskéni sloudeniny podle vynédlezu obecného vzorce I.
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Zptsob XX IX | -

Meziprodukt obecnsho vzorce I, ve kterdm Y znamenz -
alkoxykarbonylaminovou skupinu, slkylaminokarbonylaminovou
skupinu, dialkylaminokérbonylaminovou skupinu a X, Z, Ryy.

"R3§4, R5 a R6 maji vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec 1Ib,
- oo oo mbZe--byt—pFipraven- z-meziproduktu-obecného.vzorce I, V. manm st

kterém Y znamend aminovou skupinu a ostatni obecné substi<
tuenty majil vy%e uvedeny vyznam, postupy, které Jsou analo-
‘gické s postupy popsanymi p¥i zpdsobu XIX.

Zpisob XXX

Meziprodukt obecndho vzorce I, ve kterém Y- znamena : _
alkoxyalkylideniminOVOu skupinu =2 X, 7Z, R2’ R4, R5 a R6 na-
j1 vj%e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt pri-
praven z odpovidajiciho meziproduktu obecného vzorce Ib, ve

kterdém Y znamens aminovou skupinu, postupex, ktery Je analo-
gicky s postupem popsanym pfi-zpisobu XX.

Zptisob XXXI
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ieziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znameng
alkylkarbonylaminovou skupinu, halogenalkylkarbonylaminovou‘
skupinu nebo arylkarbonylaminOVOuAskupinu a X, Z, RE’ R3,
R4, R5 a RG maji vy3e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, A
miZe byt pFipraven z odpovidajicfho meziproduktu obecného
vzorce Ib, ve kterém Y znamens aminovou skupinu, sledem re-
akénich stupni, ktery Je analogicky se sledem reakef popsa-
nych p¥i zpisobu XXI. '

Zpdsob XXXIT

Meziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znamensd
sulfhydrylovou skupinu- nebo jejf soli a'X;'Z;'Rz, RB; R4, '
R; 2 Rg maji vy3e uvedeny vyznam pro obecny ygqrec_%i_mﬁze"__mnﬂwm_
byt pfipraven nize Popsanou sekvencf reakénich stupnd:

a/ Weziprodukt, ve kterém Y znamens thiokyano-skupinu
a X, Z, RZ’ R3, R4, R5 a Ré maji vyée_uvedenyivy;pam pro
__m"___hn_ﬁrobecny~vzorec~I7~mﬁée”bYt*pftpr§Ven ze slouCeniny obecného
vzorce I, tj. niZe uvedens sloudeniny obecns$ho vzorce 61,

v“ve‘kterém”Y;znamegé.atcm_vodfku;mpfipadnéwziskané zpdsobemI; -
a X, Z, R2, R3, R4, R5 a R6 maji vyde uvedeny vyznam. Trans-
formace miZe byt provedena Postupem, ktery Jje analogicky
S postupem popsanym pfi zpisobu XXVII,

b/ Thiokyano-meziprodukt ziskany vyse pPopsanou -metodou,
miZe byt pfeveden na odpovidajici meziprodukt obecného .
vzorce I, ve kterém Y znamenéd sulfhydrylovou skupinu a jejf
soli, za pouZiti postupu, ktery Je analogicky s postupem
popsahym pfi zpisobu XXVITI. |

-Zpﬁsob INAITI

~_ SlouZenina nebo meziprodukt obecndho-vzoree-T, tj.
slouenina obecného vzorce 62, ve kterdm Y znamend alkylo-

vou skupinu, halogenalkylovou skupinu, alkenylovou skupinu,
alkinylovou skupinu, kyanoallkylovou skupinu nebo formylovou
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skupinu a X, 2, R2, 3! R4, R5 a R6 maji vi3e uvedany vjyz-
nam pro obeecny vzorec I, s vyjimkou téch, xteréd jsou citlivé

o na prltomgggt beze, mﬁze byt p;lpraven ze sloudeniny obec-

: ného vzorce 81, ve kterém Y znamens vodik, pisobenim silné
béze, s vyhodou organické béze, jakou Je lithiumdiisopropyl-
amid, n-butyllithium nebo sek.butyllithium, ve vhodnim roz-
poustédle, jakym je tefrahydrofuran nebo ethylether, pii re-
akéni teplot& asi -75 aZ asi 25 QC, nale? se na karbanion
kovu pisobi pfisludnym elektrofilnim &inidle, nap¥fiklad alkyl-
nalogenidem nebo N-formylpiperidinem, za vzniku sloudeniny,
majici odpovidajici substituent v poloze Y. Tato metoda Je
obecnd zndme jako Fizend ortometaladni reakce. Pfiklady to-
hoto postupu jsou popsény V. Snieckus=-em v Bull. Soc. Chim.
Fr., 1988, /1/, 67-78.

N X

dexanVan/

R
4 -
/ /
/6‘!/ /6"/

ZpisobXHXIV - S

Meziprodukt obecného vzorce I, ve kterdm Y znamené
karboxylovou skupinu nebo karboxylédtovou sil a X, Z, Rz, R3,

R4, R5 a Rg meji vyde uvedeny vyznam, miZe byt pfipraven




z meziproduktu obecného vzorce I, ve kterém Y znameng for-
mylovou skupinu a X, Z, n2, 4, R- a R6 maji vyse uvedeny

vyznam, postupem, kterJ Je annloblckj S postupem popsanym

pri zpisobu XIV.

%

Zpasob XXXV

leziprodukt obecndho vzorce I, ve kterém Y znamens
kyano -sxupinu a ¥, Z, R-, RB’ R4, n a R6 maji vySe uvedeny-

vyznam pro obecny vzorsc I, mide. bvl_pnlpraven_g_devlp

duktu obecného vzorce I, ve ktersm Y znamens karboxylovou
skupinu a ostatni substituenty maji vyze uvedeny vyznam,

- Postupem, ktery je analogicky s Postupem popsanym pfi zpd-
- sobu XV nebo zpisobu XVI. -

Zplsob XXXVI

lieziprodukt obecného vzorce I, y Ve gterem Y znamena =~
~‘aminokarbonylovouy skuplnu, alkylamlﬂaéarbonylovou skupinu,
dialkylaminokarbonylovou skupinu nebo alkoxykarbonylovou

- skupinu a ¥, Z, R2, RB’ 4, R5 a R, majl vySe uvedeny vyznam
pro obecny vzorec I, miZe. byt prlpraven z meziproduktu obec-

ného vzorce I, ve kterém Y znamend karboxylovou skupinu a

X, Z, RZ’ R3, R4, R5 a R6 maai vyse uvedeny vyznam, postu- |

- pem, ktery Je obdobny s postupem popsanym pPFi zphsobu XVII.

Zpusob XXXVIT

lieziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znamena .
alkylazinovou skupinu, dialkylaminovou skupinu nebe trialkyl-
amoniovou sil1 g ¥, Z, R2, n3, R4, R a R6 maji vyznam uvede-
ny pro obecny vzorec I, miZe byt prlpraven A me21produxtu
obecného vzorce I, tJ. slougeniny obecndho vzorce Ib, ve
. kterém Y zrameng: aminovou -skupinu a ostatni obecnd’ substi-
tuenty maj{ vySe uvedeny vyznam, monoalkylact, dialkylaci,

a trialkylac{ pomoci pfisluéného aikylaéniho g¢inidla. Roz~-
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poust&dlo, reakéni teplota a alkyladni &inidlo mohou byt

zvoleny podle obecnych postupd, popsanych pfi zpisobu XVIII.
Pro N-methylaci miZe byt pouZita Eschweiler-Clarkova reakce
provedentg postupem, ktery Jje analogicky s postupem, popsa-

nym p¥i zpdsobu XVIIIL.

-, -

Zpusob XXXVITTI

Yeziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znameng
halogenalkylovou skupinu, zejména halogenmethylovou skupinu,
zahrnujici fluoralkylbvou skupinu, chloralkylovou skupinu,
bromalkylovou skupinu a Jjodalkylovou skupinu a Z, X, RZ’ R3,
R4, R5 a R6 maji vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec I,
miZe byt pfipraven z meziproduktu obecndho vzorce I, ve kte-
rém Y znamend formylovou skupinu a ostatni obecné substi-
tuenty maji vySe uvedeny vyznam, sledem trandformaci pfes . -
odpovidajici hydroxymethylovy meziprodukt, ktery se potom
pfevede na halogenmethylové analogy. Uvedeny sled a trans-

forma&ni—postupy—jsou—analogickeé—se—slkedem—transformacis—po-
psanym pri zpdsobu XXII a AXIII. “ o

— .‘.., '.'_._z_'g.":.l_s..o..b.—_:xxxIX e - ‘.. T = ‘- .... VeiTmm T mEe e m T = ... . b ErE T e a= . '... - N ,.';:"' P TR e Tiae

teziprodukt obecného vzorce I, ve kterédm Y znamena
alkenylovou skupinu nebo alkinylovou skupinu a X, 2, Rz, R3,
By» R5 a Rg maji vy3e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I,
miZe byt pifipraven z meziproduktu obecného vzorce I, ve kte-
rém Y znamend formylovou skupinu /nebo pfipadn® Y znamend
atom halogenu, kteryZto produki je ziskdn pfi zplsobu I/ a
ostatni obecné substituenty maji vySe uvedeny vyznam, po-
stupem, kitery Je analogicky s postupem, popsanyx pfi zplso-
bu- XXV, —— : o

Zpisob XL

Yeziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znamené
alkylkarbonylovou skupinu nebo halogenalkylkarbonylovou sxu-




pinu a X, Z, Ry, R3, R4, R5 a2 Re majl vi3e uvedeny vyznem
pro obecny vzorec I, miZe byt Pfipraven z odpovidajiciho
meziproduktu obecného vzorce I, ve kterém Y znamens formy- .
lovou skupinu, postupem, ktery je analogicky s postupen,
popsanym pfi zplscbu XXVI. Tato transformace se provad{
pres meziprodukt, kteri nese sekunddrni hydroxyalkylmethy~
lovou skupinu v poloze Y, nebo pFfmo za pou?iti produktu
AlMez/BHT//OEt/2,‘pfiéemé se ziskd sloudenina, ve kterd Y

~ znamena alkylkarbonylovou skupinu,-a-néslednymi~halogenaéh"'"”'"”“'
n;gi_pOStuQx,“popsanimi;pii_zgﬁsobu;xxﬁl?=za—vzniku4%%ouﬁEﬁ==f4**“=“;
niny, ve které-Y znameng halogenalkylkarbonylovou skupinu,

Zplisob XLI

¥eziprodukt obecného vzorce I, ve kterém Y znamend
aminosulfonylovou skupinu, alxylaminosulfonylovou skupinu
nebo dialkylaminosulfonylovou skupinu a X, 2, Ry, By, B,
R5 a Rg mgji vyse qf§deny vyznam pro obecny yZorec I, miZe _ . . . .

P R B

byt pf¥ipraven ze sloudeniny obecndho vzoree I, tj.sloudeni-
ny obecného vzorce 61, ve ktersm Y znagens atom vodiku,

--~~_~-kteryﬁto‘produkt“se'pfipédné“iiSké"zpﬁSbbém'I;'ank;'i;nﬁ
R3, R4, R5 a,R6 maj{ Yjée'uvedeny vjzna;, nésledujicinm
sledem reakénich stupnd.

o e e e,

2’

&/ EHeziprodukt obecného vzorce 64, ve kterém Y znamens
chlorsulfonyiovou~skupinu'aﬂk; Z, R2’ R3, R4; R5 a R6 maji
vy8e uvedeny vyznam pPro obecny vzorec I, mdiZe byt prfipraven
reakcl sloudeniny obecného vzorce 61, ve které Y znamens
atom vodiku, kteryZto produkt Je p¥ipadné ziskén zplsoben I,
s'alkyllithiem, Jakym je ne-burvllithium nebo sek.butyllithium,
v inertnim rozpoustédle, Jakym je ethylether, hexan, tetra-
hydrofuran nebo kombinace tééhto rozpoustiédel, pfi_teploté
asi -78 a% asi 25 °C, vjhodn& pfi teplots asi -78 af asi

~ . =30.9C, nazes Se na karbanion /63/ pisobi sulfurylehloridenm -

v inertnim rozpoultddle, jakym Je hexan nebo ethylether, .

PFi teplot asi -78 °C az asi pokojovs teplots, vihodné pri

teploté -78 a% asi -20 °C. Analogicky postup je popsén S,N.
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Bhattacharya-em a kol. v J. Chem. Soc. /C/, 1968, 1265.

Alternativnd miZe byt karbanionovy meziprodukt obec-
ndho vzorce_63 pfipraven analogickym pOStupem ze sloucdeniny
obecného vzorce I, ve xterém Y znamend atom halogenu /pfi-
padnd ziskané zpisobem I/, Jjakym Jje atom chloru, atom bromu
nebo atom jodu, pasobenim hoféf{kem nebo alkyllithiem v inert-
nim rozpoustiddle p¥i teplot&, které je analogickd s vySe
popsanou teplotou.

b/ Slouenina obecného vzorce 65, ve kterém Y znamend
aminosulfonylovou skupinu, alkylaminosulfonylovou skupinu
nebo dialkylaminosulfonylovou skupinu, mdZe byt pfipravena
reakci chlorsulfonylového meziproduktu obecného vzorce 64

s amoniakem nebo prisludnym alkylaminem nebo dialkylaminem
ve vhodném rozpoudtddle, Jjakym je halogenovany alkan, ether,
tetrahydrofuran nebo hexan, pfi reakéni teplot& asi -50 azi -
asi 59 °C, vyhodnZ pri teplotd asi -20 °C af asi pokojové
teploté. - ' :

N X
z——‘ '\N kov
/61/ ) /L
o Ry —— R
. RB___\/C———RS
Ry

/63/
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N X N X
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/64/ /65/

Zpisob XLIT
seziprodukt obecného vzorce I, ve ktersdm Y. znamend

a RG majil vyde uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, mlZe byt
pripraven primou nitraci ze sloudeniny obecnsho vzorce I,
t3. slouééhiny'obecného“vzdfée 61, ve kterém Y znamené atom
vodiku /pfipadné ziskané zpdisobem I/ a X, Z, R;, RB’ R4, R5
a R6 maji vySe uvedeny vyznam. Tato nitradni reakce a na-

skupinu, mohou byjt provedeny postupem, ktery je analogicky
s postupem, popsanym pri zpisobu VIII.

Zpisob XLITI

lleziprodukt obecnidho vzorce I, ve kterdm I znamens
hydroxy-skupinu nebo jeji soli, alkoxylovou skupinu nebo
halogenélkoxylovou skupinu a X, Z, 32, R3, R4, R5 a R6 maji
vy8e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, mdZe byt priprave-
na ze slouleniny obecného vzorce I, ve kterém Y znamend
atom halogenu /pf¥ipadné ziskané zpisobem I/ a ostatni
obecné substituenty maji vySe uvedeny vyznam, konverz{ halo-

-pitro-skupinu nebo aminovou skupinu.a X,.Z, Ry, Ryr By Bom oo oo om o

_slednd redukce na sloudeninu,. ve které Y znameng aminovou .. - .—- ... ..




o -

gen-slcudeniny na odpovidajici Grignardovo &inidlo nebo li-
thiumkarbanion a néslednym pisobenim oxodiperoxyzolybdenum-
/pyridin/-triamidem kyseliny hexamethylfosfore&né /KoJPH/

za vzniku sloudeniny, ve které Y znameng hydroxylovou sku-
pinu, pouZitim postupu, ktery Je analogicky s postupem, po-
psanym pfi zpdsobu IB. Jddpovidajici alkoxylové a halogenalko-
xylovd sloudenina miZe byt vhodné& pripravena za pouZiti po-
stupu, ktery Je analogicky s postupem, popsanym pii zpdsobu
IB.

Zpasob XLIV

Meziprodukt obecného vzorce I, ve kterém X znamengd
elkylsulfenylovou skupinu, halogenalkylsulfenylovou skupinu,
alkylsulfinylovou skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu,
alkylsulfonylovou skupinu nebo halogenalkylsulfonylovou sku-
pinu a Y, Z, R2, R3, R4, R5 a R6 maji vyde uvedeny vyznam
pro obecny vzorec I, miZe byt alternativné pripravena ndsle-

dujicimi postupy, vychézejicimi z meziproduktu, ve kterém
X znamens atom vodiku, za vzniku meziproduktu, ve kterém X

... _znamen tuiokyano-skupinu /sloutenina 71/ nebo X znamend — - - -

ehlorsulfonylovou skupinu /sloudenina 67/. KaZdy z téchto .

meziproduktd miZe byt pfeveden na odpovidajici disulfidovy

meziprodukt, ktery je potom pfeveden na sulfenylovou slou-

geninu, ve které X znamend skupinu SRI’ kde R] m& d¥ive de-
inovany vyznam, kterd mi%e byt zase oxidovéna na odpovida-

jici sulfoxid nebo sulfon, ve kterych X znamené skupinu S/O/nR1,

kde n je 1 nebo 2.

a/ ¥eziprodukt obecného vzorce 67, ve kterém X znamend
chlorsulfonylovou skupinu, pfidemz Y, Z, R2, R3, R4,-R5 a R6

maji vy$e uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt pri-
praven z meziproduktu obecného vzorce Ic, tj. sloueniny
obecnéno vzorce 66, ve kterdm X znaaend vodik a Y, Z, R, R3,
R4, R5 a R6 maji vyse uvedeny vyznam, pisobenim kyselinou
chlorsulfonovou nebo kyselinou dichlorsulfonovou. Tato reakce
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miZe byt provedena v p¥itomnosti organickych rozpoustsdel,
Jakymi Jsou methylenchlorid, chloroform, tetrachlorzethan
nebo dimethylformamid, nebo za pouzit{ kyseliny chlorsulfo-
nové jako rozpouitédla Pri reakéni teploté asi -10 aZ asi
160 °c. Priklad takového chlorsulfona¥niho zpracovani aro-
matické sloudeniny je popsan J. March-em v Advanced Jdrganic
Chemistry, HcGraw-Hill publ. /1968/, str. 402.

R T
/Ic/ nebo /66/ /67/

b/ .. .. Disulfidovy meziprodukt obecného vzorce 68, ve kte-
rém X znamend disulfidovou skupinu a ¥, Z, R2, R3’ R4, HS

a R, majil vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec I, miZe byt
prfipraven ze sloudeniny obecného vzorce 67 pasobenim reduks-
niho ginidla, jekym je trifenylfosfin, v pfitomnosti orga-
nického rozpoustédla, jakym Je tetrahydrofuran, dichlorme-
than nebo toluen, p#i reaként teplotd asi -10 a% asi 120 .
Priklad takového postupu Pro redukci p-tolyldisulfidu je po-
psén v J. Org. Chem. 19862, 45, 4792.

Alternativng miZe byt disulfenylace provedena za po-
uziti{ karbonylkovové slougeniny, jakou je hexakarbonylmolyh-
den v bezvodé tetramethylmodoving. Takovs reakce je popséna
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H. Alper-em v Angew. Chem. Internat. =dit, 8, 677, 1969.

gy

”i
 Redukdni ¥inidlo | //,[\\\ |
/67 / > R — R

Rozpoustddlo 2
183 B
By
2
- -
/68/
~ ¢/ Sloudenina obecnsho- vzorce I, tj+ sloutenina obecné- — -

ho vzorce 79, ve kterém Y Z B2’ R3, R4, R5 a Rg maai vy§e
uvedeny vyznam pro obecny vzorec I a X znamena halogenalkyl-
sulfenylovou skupinu, vyhodng perhalogenalkylsulfenylovou
skupinu R7S, kde R7 znamena CFR8R9 a R a R9 znamenaji atom
fluoru, atom chloru, atom bromu nebo perfluoralkylovou sxu-
pinu, m&Ze byt pfipravena reakci sloudeniny obecndhc vzorce
68 a perhalogenalkanové sloudeniny obecného vzorce 69
Halo-CFRgﬁg, kde Halo znameng atom chloru, atom broxu nebo
atom jodu, RE znamend atom fluoru, atom chloru nebo atom
bromu a R9 znamensd atom fluoru, atom chloru, atom bromu ne-

b6 perfluoralkylovou skupinu, s redukénim ¢inidlem, kKteré
miZe napomoci tvorbé volnédho radikdlu CFR8R9 dz Halo-CFRsﬁg/.
Jako redukdni &inidlo se vyhodné& pouZije kov ze skupiny za-
hraujfei zinek, hlinik, kadmium, mangén nebo sloudenina s
oxidea siry, jako napfikled dithioniZfitan nebo hydroxymethyl-
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sulfindt. Tithioniditan alkalickéhd kovu, dithioni&itar ko-
vu alkalickyeh zemin nebo dithioniZitan kovu odpovidaji
obeendmu vzorei Mn/8204/, ve kterds n miZe byt rovno 1 nebo
2 v zévislosti na mocenstvi kovu L. V pfipadé, Ze se pouzi-~
g€ dithicniditan nebo hydroxymethylsulfindt, nent zapotfebi
pouZit baze. Rdze miZe byt zvolena ze skupiny zahrnujici
hydroxid alkalicksho kovu, hydroxid kovu alkalickych zemin,
amoniak, alkylamin, triethylbenzylamoniovou sdl nebo sil
slabjch kyselin, jakou Je napfiklad fosfore&nan sodny, na-
triummetabisulfit¢_nairiumhydnogensu&éi%rﬂebﬁ;boritan—sbﬁny.
PouZitelnymi jsou ta rozpoustedla, kters rozpousti dithioni-
g¢itan nebo hydroxymethylsulfinat s sloufeniny obecnyeh vzor-
cd 68 a 69, Vhodhymi rozpoudtédly jsou acetonitril, dimethyl-
formamid, formamid, dimethylacetamid, hexamethylfosforamid, =
N-methylpyrrolidon, dimethylsulfoxid nebo sulfolan. Reakdnd
teplota se pohybuje od asi 19 do asi 100 °c, Priklady tako-
v¥ch postupd jsou popsény J. Kaggiolo-em v J. Am. Chem. Soc.,
1951, 5815 a P.W. Fei@fem_v_Apga;_ghgmL_ScanL+%16+w19621+2971w~*—— -
Reakci lze ilustrovat nésledujfci rovnici:

N S-perhelogenalkyl
z —U\ ]; r |
e o NN T
o5/ HaloCFR R, S | | | |
: /69/ ‘
3 _ R2 O _ 6
| ] T/..._ Ry
4

R

R
/707,

a/ lieziprodukt obecnsho vzorce I, tj. slou&enine obec-




ného vzorce 71, ve kterém X znamend kyarothio-skupinu a T,
Z, R 3, 4, R5 a Rg maji vy3e uvedeny vyznam pro obacnj
vzorec I, miZe byt pfipraven ze slouceniny obecndho vzorce
Ic, tj. sloudeniny obecného vzorce 66, pisobenim bromu a
thickyanétu clkalického kovu, Jjakya Je thiokyandt draselny,
ve vhodnsém rozpoudtddle, jakym je methanol, pfi teplotZ od
asi -78 °C do asi pokojové teploty. Pouzité rozpoustédlo
by m&lo byt inertni a m&lo by byt schopné pfevést reakéni
sloZky do roztoku. .

z-*—Jl\\ o
N
/Ic/ nebo /66/ ? ///J\\\
R, — — R
2 m 6
R, —~_— -~ R
3 \\\T/// 5
Ry
/T
e/ Alternativn® miZe byt slouZenina obecného vzorce 79,

ve kterém X znamend halogensulfenylovou skupinu, vyhodné per-
-enalkylsulfenylévon skupinu, pfipravena oxidaci slou-

geniny obeecného vzorce 71 za vzniku disulfidového mezipro-

duktu obecnsho vzorce 68, ktery miZe byt potom preveden na

odpovidaiici halogenalkylsulfenylovou sloudeninu obecného

vzorce 7. Oxidace miZe byt provedena pouZzitim oxidadéniho
¥inidla, jakym je peroxid vodiku, v pritomnosti hydroxidu
alkalického kovu, Jjakym je hydroxid sodny, nebo aminu, jakya
je amoniak, ve vhodném rozpoudtédle, jakyz je alkohol, voda,
tetrahydrofuran, halogenovany alkan nebo smEs téchto rozpousd-
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tidel, pri reakini teplot® asi -70 a% aso 55 . Priklady
takovych postupd Jsou popsiny A. Naggiolo-em v J. Am. Chem.
Soc., 1951, 5815 a P.¥W, Feit-em v Acta. Chem. Scén., 16,
1962, 297.

HaIOgenalkylsulfenylové sloudenina obecného vzorce
79 miZe byt pfipravena reakci disulfidového meziproduktu
s pfisluinym perhalogenalkanem, pfipadnd v pritomnosti re-
duk&niho &inidla, aakym Jje kov ze skuplny zahrnualci 21nek
hlinik, kadmlum nebo mangan

B e T T

avs /1707

/68/

£/ Dalsi slouZenina obecného vzorce I, tj. sloudenina
obecného vzorce 72, ve kterém X znamend alkylsulfenylovou
szupinu nebo h halogenalkylsulfenylovou skupinu a ¥, Z, R2, R3,

4 R5 a R6 maji vySe uvedeny vyznam pro obecny vzorec I,

miZe byt p¥ipravena reakel sloudeniny obecného vzorce 71

s pfisludnym alkylhalogenidem Rl Halo, ve kterém R zZnamens
alkylovou skupinu nebo halogenalkylovou skuplnu, vyhodne
alkyljodider nebo alkylbromidem, ve vhodném rozpoudtédle, .
Jakym je alkohol, vyhodn¥ odpovidajfci alkylalkohol, v p#i-
tomnosti bézick2ho katalyzétoru, jakym je hydroxid alkalického

=y
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Kovu nebo uhliZiten alkalického kowvu, pfi reakéni tepioté
asi -20 a% asi 75 °c.

/TV/ —
A
R3 R5
R4
. /12/
g/ Sloudenina obecného vzorce I, ve kterém X znamené

alkylsulfonylovou skupinu nebo halog nalkylsulfonylovou sku-
pinu a ¥, Z, R 2 3, 4, R5 a R6 maj{ vyznazm uvedeny pro
obeeny vzorec I, miZe byt piipravena ze sloudeniny obecného
vzorce 70 nebo 72 oxidadnimi postupy, popsanymi napfixlad
pfi zpisobu I.

Zpisob XLV

Jedtd dal3i postupy vedouci ke sloufeninam obecneho
vzorce I, ktere spadaji do rozsahu vynélezu, zahrnuji napfi-

;h;a---3-_-alkylsulf1nylovou skupina, halogenalkylsulfinylovou- skup1nu,

klad aromatickou nukleofilni substitudni reakel halog BHavE=
ho atomu na fenylovém kruhu pisobenim alkylthiolu nebo Jjeho
anionu. Timto zpisobem slouleniny obecného vzorce I /napfi-
klad sloudeniny obecnyeh vzored 6, 7, 8, 9 a 18/ poskytuji

dels! nové sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém R, zname-
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néd alkylsulfenylovou skupinu. Tato reakce miZe byt rovngz
pfipadné provedena s vychozimi produktiy nebo meziprodukty
vyse éopsanjch Postupld za d¥elem zavedeni do t&chto sloule-
nin alkylsulfenylové skupiny na fenylovy kruh a to jests
Pred vytvofenim sloufenin obecného vzorce I podle vynalezu.

Tento postup mdZe byt ilustrovin nésledujfci rovniei,
podle které se sloudenina obecného vzorce 73 uvede v reakci
$ uvedenym alkylthiolem za vzniky sloudeniny obecného vzorce
74. Slougeniny obecnych vzorgﬁ'73 a 74 jsou vyhodnymi pypi-

k1ady sloudenin podle vyndlezu obecného vzorce I nebo IT,
ve kterych R3 a R5 kaZdy znamend atom vodik.u,R2 Zhamens
atom halogenu. /napfiklad atom fluoru, atom chloru nebo atom
bromu/ v p¥ipads sloudeniny Obecného vzorce 73 neho v pfi- .
padé sloudeniny obecného vzorce T4 R2 znamené alkylsulfeny-
lovou skupinu, ve které alkylovy zbytek md linedrnf nebo
rozvétveny retézec obsahujici 1 az 4 atomy uhliku; R4 a R6
eaji vy3e uvedeny vyznam pro obecny vzoreec I, s vyhodou zna-
e -oos - -menajiskupiny -odebirajict elektrony, Jaks hapFikiad tri- 7
fluormethylovou skupinu, nebo atom halogenu a X, Y 2 Z majt
vySe uvedeny vyznan pro obecny vzorec I. - ' T

vhodné ' '
rozpoudtédlo
(/’“) R6 alkyl- ) R6
Y \_/

/13/ ' /74/

o -X N - X
- ll .|+ - ... alkylthiol- “”.I B
Y _ nebg
| N~ * Jeno sm1 2 N Y
Ry

R,




Tento postup se vyhodné provédi v rozpoustédle, kte-
ré je schopné solvolyzy 1-fenylimidazolové sloudeniny a alkyl-
thiolu nebo jeho thioldtové soli, kterou Jje napfiklad sl
alkalického kovu, sdl kowvu alkalickjcﬂ zemin nebo tetraalkyl-
amoniové sil, av3ak vyhodn& sodn& nebo draselna sil. Vyhod-
nymi rozpoudtédly jsou ethery /napfiklad tetrahydrofuran ne-
bo diglym/, elkoholy /nap¥iklad methanol nebo ethanol/, ami-
ny /napiiklad triethylemin nebo pyridin/, aprotické rozpou3-
tédla, jako napfiklad dimethylformamid, nebo voda nebo kom-
binace t&chto rozpoustédel. Vyhodn&jsimi rozpouétédlovﬁmi
systémy jsou smés vody a tetrahydrofuranu nebo smds vody-
tetrahydrofuranu a methanolu. Reakce se obecné provadi pri
teplotd asi -20 aZ asi 180 °C, vyhodn& pri teplotd asi 0 aZ
asi 120 °c.

VySe uvedensd zpiscby nebo syntézni postupy nejsou

i

jedinymi postupy pro pFipravu vyZe uvedenjch sloudenin a pro-
to slougeniny podle vynélezu, JjakoZ i meziprodukiy a vychors g
zi létky /zejmdna aniliny/ mohou byt pfipraveny pouZitim

ey

syntéznich postupl nebo modifikovanych syntéznich postupd,
jedichz pouZiti Je pro odbornika v deném oboru samoz¥ejmé | s
. a kterd asou velml dobfe zname, pouZivané a. popsane v che=~ -
mické literatute. V tomto ohledu Je napriklad pochoolbelne,
te sled syntéznich reakénich stupnu zdZe byt proveden: v
odli3ném pofadi, mohou byt pouZity vhodné ochranné skupiny
a mohou byt v pripad& potfeby zavedeny substituentové skupi-
ny. Jesli%e pfi popisu syntéznich postupl nejsou obecné subd-
stituenty specificky definovény, potom se rozumi, Ze maj{
"dfive'uvédenj vyznam" ve shod® s prvni definici kaZdsho
obecndho substituentu v tomto popisu.

Predchazejici zplsoby mohou‘byt globdlné reprezento-
uuummuummu*vényhnésledujicimiﬂzpﬁsobyﬁ_TmaiuPTMpodle_mynélezu+¢khenﬁummmuu“m_mmm“
mohou byt popsany nésledujicim zplsobem:

P Zpdsob p¥ipravy sloudeniny obecného vzorce Ia
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”vefkterém'Rz{”Rg;'Ra;'Rg a"Ré”maji vy3e uvedeny vyznem pro
obecny vzorec.I a X znamend-alkylsulfenylovou. skupinu,. halo-. . .
genalkylsulfenylovou skupinu, ;alkylsulfinylovou .skupinu,:ha=~- . -
logenalkylsulfinylovou'skupi"u;'alkylsulfonylovou~skupinu““

-wwﬁﬁ_.*_T_nebo_haIOgenalkylsulfonylovou— 5uplnu, pii—kterém—se—slkoude—~—-—-

nina obecného vzorce 5

g: 0
e s e e ,.,:__' e /_______Nl{z S s ssen e e
/s5/
R-
5
Ry i
ve kterém R 3, R4, R5 a ‘6 waJi vy%e uvedeny vyznam a ve

kterém Je am1nova skupina pripadné podle pot¥eby chrénena

-
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ochrannou sxupinou:

a/ nejdf¥ive uvede v reakei se sulfenylhalogenldem R, SHalo,
ve kteridm n1 Znamend alkylovou nebo halogenalkylovou skupl-
nu, v organickém reakdnim prostfedi, pfipadné v pfitomnosti
¢inidla vézajiciho kyselinu, jakym je tercidrn{ amin, za
vzniku sloudeniny obecného vzorce Ia, ve kterém X znamens
alkylsulfenylovou nebo halogenalkylsulfenylovou skupinu,
kteréd se potom p¥ipadnd oxiduje znémymi postupy, napriklad
peroxidem, 2za vzniku sloudeniny obecného vzorce Ia, ve kte-
rém X znamensd S/O/nR}, kde n znamend 1 nebo 2 gz R1 md vy3le
uvedeny vyznam, coZ znamend, Ze X znamend alkylsulfinylovou
skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu, alkylsulfonylo-
vou skupinu nebo halogenalkylsulfonylovou skupinu;

b/ nejdrive uvede v reakei s tris/alkylthio/methanem
nebo tris/arylthio/methanem v organickém reakénim prostredi

v pfitomnosti Lewisovy Xyseliny a pripadng v pfitomnosti ”y
¢inidla vézajicfho kyselinu, nade? se ziskany meziprodukt

obecengho vzorce_LQT_ve_kterém—X—znawené—b&s/alkylthlo/methy—

‘luje znamymi postupy, mezi kters patfi napfiklad Vilsmeier-

lovou skupinu nebo bis/arylthio/methylovou skupinu, uvede v
reakei v organickém reakinim prostfedi s _vhodnym alkylnltrl-,,,hﬁixxv

tem ‘a--pe nésledne hydrolyze se ziské meziprodukt obecnsho
vzorce Ia, ve kterém ¥ znamens formylovou skupinu; nebo se

e/ nejdf¥ive uvedend sloudenina obecného vzorce 5 formy-

Haackova reakce, za vzniku meziproduktu obeecnédho vzorce Ia,
ve kterém X znamend formylovou skupinu.

P, Zpisod pripravy sloudeniny obeendho vzorce b




/Ib/

—R

6

33 i \E\T/// . 35 .
|. .
T

pro obecny vzorec I a Z znamend.alkylovou skupinu, pfi kte-
rém se sloudenina obecného vzorce Ia

/Ia/

ve kterdm X, Ry, RB’ R4, R5 a Rg maji vy3e uvedeny vyznam
a ve kterém aminovd skupina je pfipgadn& podle potreby chré-
né&na ochrannou skupinou:

a/ nejdrive uvede v reakei s kysalinou chlorsulfonovou
nebo kyselinou dichlorsulforovou, za vzniku meziproduktu,

" 'ye kterém X, Ré; Rj,'RA, R5 a"Rs maji vyde uvedeny-vyznam~--?~'~~
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ve kterém Z znamensg chlorsulfonylovou skupinu;

b/ uvede v reakei se silnou bézi, jakou Je organolithné
reakini ¢inidlo, za vzniky organokovového karbanionového me-
ziproduktu, ktery se potom uvede v reakci s alkyla&nim &i-

2 nidlem za vzniku sloueniny obecného vzorce Ib, ve kterén
Z znamené alkylovou skupinu, nebo se o

c/ uvedend sloudenina obecndho vzorce Ia formyluje postu-
PY: které jsou analogicksé s Postupy popsanymi p¥i zpfisobech
. P, b nebo Pie, pfi kterych se sloudenina, ve které Z znamens

formylovou skupinu, pfipravi pfimo za podminek nap¥iklad
Vilsmeier—Haackovy reakce nebo hydrolyzou meziproduktu, ve
kterém Z znamend bis/alkylthio/meth lovou nebo bis/arylthio/-
methylovou skupinu. ‘

P3 Zpdsob pfipravy,slouéeniny obecného vzorce Ib s

_*yeukteném#xT~R§r~R§T4RI7*Rg“a*Rs Maji vyse uvedeny v¥znam
PTo obecny vzoree I a Z znamens alkylovou skupinu, pri kte-
réc se sloudenina obecného vzorce Ib, ve kterém 2 Znamens
formylovou skupinu, pfipravena POstupy popsanymi pfi zpdsobu
ch, pridemz ¥ a aminové skupina jsou pripadné& podle potieby

. chrénéné, redukuje na sloudeninu obecného vzorce Ib, ve kte-
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rém Z znamendé alkylovou skupinu, zeJména methylovou skupinu,
za pouziti znémych redukinich &inidel, jakymi jsou natrium-
porohydrid, p-toluensulfonylhydrazin a netriumkyanoborohy-.
drid.

P Zpisob pripravy sloudeniny obecného vzorce 1

e /1)

ve kterémX,.Z, Ré, R3, R4, R5 a R6.maji‘v3§e-uvedeny“VYZ—
nam pro obecny vzorec I a Y znamené atom vodiku, atom halo-

/A 7. .
l\\N ~ .

- genu,-alkylsulffinylovou .skupinu, alkylsulfenylovou skupinu

nebo alkylsulfonylovou skupinu, pri kterém se sloulenina
obecného vzorce Ib "

— X :
Il ‘
Z N N
///l\\\ /Ib/
- _32,. , h R6 e e
R, ::: — R, .
A )




ve kterdm X, Z a R2 az R6 maji vyse Uvedeny vyznam 2 ve kte-
rém X, Z a aminove skupina 3sou Pfipadnd podile potfeny chré-
neny, deaminuje Znaénymi Postupy, napriklag plisobenim alkyl-
nitritu, za dgeleq pFevedeni sloudeniny, ve které Y znameng
aminovou skupinu, na Jeji odpovidajict diazoniovoy s@l, na-
el se tato diazoniovd sg1 uvede v rezkei s terminadnim &i-
nidlem /quenching agent/ zndmymi POstupy za vzniku sloudeni-
Ny obecného vzorce I, ve kterém Y znamens atogq vodiku, atom
halogenu neho alkylsulfenylovoy skupinu, nage? se sloudenina,
ve které Y zrnamens alkylsulfenylovoy skupinu p#ipadng oxidu-
Je na sloudening obecného vzorce I, ve kterém Y znamensg
alkylsulfinylovou skupinu nebo alkylsulfonylovou skupinu.

P5 ‘Zpdsob pripravy sloudeniny obecnsho vzorce I
N X
z —
\\N )
 ———
R 4 S
R, N R
< 6
R —
3 Rg
B

ve kterim X, Z, R,, R3, R4, R5 a R6 maji vyge uvedenjugjg:m_m“ammmuw_ﬁ

nagng;gmgggcgywvzorec*iuaw¥~znamené“§IE6§§§iE§i§Héniminovou
skupinu, pFi kterdm se sloudening obecndho vzorce Ib




/To/

“ve Kterén'X, 2 a R, al Ry mejl vy3euvedeny vy znan-a-ve ke~ —- i
rém X, Z a aminové skupina mohou byt v pfipad® potfeby pfi-

padnd chrénené, uvede v reakcl s alkylortoformidtem za vzni-
ku sloudeniny obecného vzorce I, ve kterdm-Y znamend alkoxy-

skupinu.
P ' Zp&sob.pfibﬁav& siBuéeﬁiﬁyuobecnéﬁd?§£5%€éff7" )
il __;_.-.-._ S |\ A . X . . . . | _
Ny -
| )\ | /1/
2 N\ &
RJ—_—Y_% -
34 -

ve kterdm X, Z, Ry, Rys Kys Rg @ Ry maji vyse uvedeny vyznam



|
¢}
(o))
[

pro obecny vzorec I a Y znamens alkoxylovou skupinu nebo
alkylovou skupinu, p¥i kterém se sloudenina obecnsho vzor-
ce Ib

N X
Z — NH
N h3
/l\ /Ib/
Ry— — s, | |
) . . . . }ﬁ‘, '
R Ay
4 o

ve kterém X, Z a R2 aZ R6 maji vyde uvedeny vyznam a ve kte

rém X a Z jsou v pfipadéﬁpatieby,chrénénéfoehrannymiﬁsgupQ;_“u__

:nami;rdeaminuje-postupy’ﬁopséhyﬁi"ﬁfifzb&éébu-P4-za-vznikuf““

sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém Y znamensg atom vodi-
ku, nadeZ se uvedeng sloufenina, ve kterd X a 2 Jsou pripad-

- n& chrénené ochrannymi skupinami:

a/  nejdfive uvede v reakeci se silnou bdzf, jakou je orga-
nolithné reakdni &inidlo za vzniku kovového karbanionovsho
meziproduktu, ktery se potom uvede.do styku s elektrofilnim

' ¢inidlém za vzniku sloufeniny obecnéno vzorce I, ve kterém

Y znamené alkylovou skupinu, nebo

b/ se prevede na karbanion postupemn uvedenym v_odstavei

-5

DEy

a/ nebo se pripadnd karbanion Pipravi pfes sloudeninu, ve
které Y znamens halogen, z{skanou Postupem podle zpdisobu P4,
@ potom se karbanion uvede v reakci s oxodiperoxymolybden-
/pyridin/-trianiden kyseliny fosforednd nebo g trialkylborg-
tem a oxidagnim &inidlem, Jakym Jje peroxid vodiku, za vzniku
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meziproduktu obecného vzorce I, ve kterém Y znamena hydroxy- -
lovou skupinu, ktery se potom uvede v reakci se znanymi alky-
lagnimi &inidly za vzniku slouleniny obecného vzprce I, ve- |
kterém Y znamend alkoxylovou skupinu.

P 7pasob pfipravy sloudeniny obecného vzorce I

]
l

v

ve ktersm ¥, Z, RZ’ 3 4, R5 a R6 maji vyde uvedeny vyz-
_ nam pro obean vzorec I a X znamend alkylsulfenylovou, halo-

nylovou, alkylsulfonylovou nebo halogenalkylsulfonylovou
skupinu, pfi kterém se sloudenina- obecného vzorce Ic

| )\ A JTe/
.. . ‘ ,l_ R P e ™ —;, R6_ .. P 4'.,.‘-.:-.- - w

genalkylsulfenylovou, alkylsulf1nylov0u, nalogenalkylsulfi< ~~~



N
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ve kterém Y, Z, R2, R3, R4, R5 a 36 maji vyse uvedeny vyz-
nNam a ve kterém Y g 7 jsou v pfipadé potfeby pfipadnd chrs-
néné ochrannymi skupinami:

a/ nejdrive uvede v reakei se smési bromu a ihiokyanétu'
Kovu za vzniky meziproduktu obecnsdho vzorce I, ve kterém ¥
Znamensg thiokyano-skupinu, ktery se potow uvede v reake i g
alkyla¢nim ¢inidlem, Pripadng v pfitomnosti béze, piidem:

se pFimo zisks slougenina obecného vzorce I, ve kterém ¥
znameng alkylsulfenylovoy skupinu nebo halogenalkylsulfeny-
lovou skupinu, nebo. se pfipadns uvedeny meziprodukt, ve kte-
rém X znameng thiokyano—skupinu,'nejdfive oxiduje na odpo-
vidajict disulfidovy meziprodukt, ktery se potom uvede v re-
akci s perhalogenalkanem, pfipadns v pfitornosti redukéniho
¢inidla za vznikuy sloudeniny obeengho vzorce I, ve kterdg

X Znameng halogénalkylsulfenylovou skupinu, zejména perha-
logenalkylsulfenylovou skupinu, nagez se nakonec slouéeniné,
ve které X znamensg alkylsulfenylovou skupinu nebo halogen-

alkylsulfenylgxou_skupinuT—pifpadné—niiduae znémymi postupy,

které jsou analogické s postupy zpisobu P], za vzniku sulf-

0xidového nebs sulfongvéboanalogu,_tj.slouéeniqyfochnéhq .

. . ..vzorce.I, we kterém X znamensz alk lsulfin'lovou'SKu inu
: y J v )

halogenalkylsulfinylovou skupinu /vyhodng perhalogenalkyl-dd
suifinylovou skupinu/, alkylsulfonylovou skupinu nebo halo-
genalkylsulfonylovoy skupinu /zejména perhélogenalkylsulfo—
nyiovou skupinu/, nebo

b/ se nejdfive .zpracuje Postupy, kterd jsou analogické

S Postupy popsanymi ppi zpdsobu P2 za Udelem pfevedenislon-
Zeniny obecndho vzorce Ic, ve kterdém X znacens atom vodiku,
na meziprodukt obecndho vzorce I, ve kterém X znamens chlor-
sulfonylovou skupinu, nagez ge chlorsulfonylové sloudening

nﬂ_mwuﬂuwuuedeumﬂﬁeakciweredukﬁnim“fithIéﬁfﬁﬁékym Je trifenylfosfin

LA Y

za vzniku tdého3 disulfidovéno meziprodukty Popsandho v Egsti
a/, nade? se kKonedns uvedeny disulfig konveftute postupy po-
psanymi v §&sti a/ na sloudeninu obecného vzorce I, ve Xte-
rém X znazens alkylsulfenylovoy skupinu nebo halogenalkyl-
sulfenylovoy sXupinu, zejména perhalogenalkylsulfenylovou
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skupinu nebo se pripadng sulfenylové skupina oxiduje za vzni-
ku sloufeniny obecného vzorce I, ve kterém X znamens alkyl-
sulfinylovou skupinu, halogenalkylsulfinylovou skupinu /ze-
jména perhalogenalkylsulfinylovou skupinu/, alkylsulfonylo-
vou skupinu nebo halogenalkylsulfonylovou skupinu /zejména
perhalogenalkylsulfonylovou skupinu/.

Priklady provedeni vynélezu

Vasledujiel pfiklédy 1 a% 68 ilustruji nékteré z vy-
hodnéjgich sloudenin obecného vzorce I podle vyndlezu, kte-
ré byly pripraveny. Detailni popisy-syntdznich postupi- po-
u?ityeh pfi pfipravé meziproduktd a sloudenin podle vyrpélezu
jsou specificky uvedeny pro reprezentativnl sloudeniny v
ptikladech A a% J. Ostatni. sloudeniny byly.pfipraveny za
pouziti analogickych syntdznich postupd nebo modifikaci téch-
to postupd., Tyto sloudeniny jsou shrauty v tabulce 1, ve kte-

& Jsou slougening ¥azeny do skupin podle~typu-substituce-- - o

na fenylovém kruhu a u jednotlivych sloucenin jsou specific-
ky uvedeny vyznamy obecnych substituentd Ry, n, ¥ a Z. Uve=~.
dend teploty téni. jednotlivych sloudenin znamenaji. stfedni
hodnotu pozorovaného rozmezl teploty tén{ a navic stfedni
hodnotu vypodtenou 2z nékolika stanoveni teploty téni pro kaZ-
dou slouZeninu. Kromé toho byla ka?ds pripravend sloudenina-
podrobena vice spektroskopickym analyzém-/infra-gervené spekt-
rum, nukleérni magneticko rezonandni spektrum, GC/MS-spekt-
run atd./, provedenym za ulelem charakterizace a potvrzeni
jejich chemické struktury. -

Typ substituce na fenylovém kruhu

Skupina v tabulce 1
R2 R4 . R6""
- Cl ‘ CF3 Cl

2a cl c1 | c1
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Typ substituce na fenylovém kruhu /pokradovéni/

X 2b Cl Br : Cl
2c Br _ Cl Cl
. 2d Br F ‘ 3r
2e cl F | C1
3 Br OCF3 or
3 Priklad A
i Priprava 1-/2 6—dlchlor-4 trifluormethylfenyl/-s—am1no—4-

trlfluormethylsulfenjllmldazol

Zpisob podle'schematu I e &

3 -
o ' e
] "

a/ Pfiprava meziproduktu: ethyl-N-/2,6-dichlor-4-trifivor<s L
methylfenyl/forminidét

K 1,39 g /4,6 mmolu/ 2 6-d1chlor-ﬂ-t*lpluorhe+h51an1-fﬁ_ﬁ .
- - diny- ée Drlda koncentrovand kyselina chlorovodikdvé /3,46 %~~~ &
mmolu/ a 1,34 g /7,0 mmold/ triethylortoformigtu. Raauitu-in e
Jici smés se michd a potom se zahPeje na teplotu 55 °C a
odpafi za vakua. Zbytek se analyzuje I:-i-nukleérni magnaticko-~
rezonandni spektroskopii, kters potvrzuje poZadovanou struk-
turu. '

'H-nuklearn: magnetickorszongndni speixtrum /CDC1,/:d”
: | 1,42 /t, J=7,3 Hz, 34/,
‘ 4,47 /q, J=7,) Hz, 28/,
. | | 7257 /s, 3u/

Tato sloudenina se. pou213e v ncSledu’iClE stuanl bez predis-
téni.

b/ P¥iprava meziproduktu: kyanozethyl-N-/2 ,6-dichlor-4-tri-'
fluormethylfenyl/forinidin

@
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¢ poztoku 23,20 g /0,21€ zolu/ aninoacetonitrilhydro--
enloridu v 537 ml methanolu se pFi teplot& O O pridg 11,79g
/3,21€ molu/ methoxidu sodného. Tato swes se potom miché pii
pokojovs teplot& po dobu 3) minut, naleZ se odpafi X suchu
ze vakua. Zbytek se dvakret extrahuje 430 ml diethyletheru
a etherovy roztok se pfida xe 62,45 g /3,218 wmolu/ ethyl-N-
/2,6-dichlor-4—trifluormethylfenyl/formimidétu. Terto pfida-

~ vek se provsdi pfi pokojové teploté. Rozpoudtddlo se odpafi,
_pfide se 422 ml tetrshydrofuranu a smés se zahfFivi na teplo-

o

¢/ P¥iprava meziproduktu: 1-/2,6-dichlor-4-trifluormethyl-

tu zpétndho toku po dodbu 18 hodin. Bo2pbﬁéi%&IB‘EE*ﬁafbm;Udpéé'“““"“
#{ a zbytek se rozd&li mezi vodu a methylenchlorid. Organic- ¢;

k& vrstva se vysu3i nad bezVodym"siranem~sodnymjadpozpouéiéd-,

Yo se odpaii. Zbytek se nakonec pfe¢isti mEikovou sloupco-
vou chromatografif, pfilemZ se jako eludni soustava pouZije
nejdifive 22% roztok octanu ethylnatého v hexanu.a potom se
eluuje 30%_roztokem”0ctanu'ethylnatého v. hexanu, pfidemi .se. .

z odpovidajicich frakel. eluétu ziské 24 g ./vytéiek:.37,25 %/

v = B e = m e = o —, — -
i = = = o v —— R T

“pozadovendho produktu.

__!anukleérniwmagqex}ckorezqngnéni.spektrumi/CDCl3id'

4,40 /s, 28/,
7;55‘ /S: 2H/s
7,59 /s, 1H/.

. fenyl/-5-aminoimidazol

K roztoku 4,4 g /14,91 mmolu/ kyanomethyl~N-/2,6-di-
ehlor-4-trifluormethylfenyl/formimidinu ve 433 ml me thanolu .
se pridé 81 mg /14,91 amolu/ methoxidu sodného pii teploté
4 Oc, Tato sm&s se potom michéd pfi pokojové teplot& po dobu
3. hodin. Smés se potom odpa¥i k suchu, pfilemZ se ziské po-

. e e - P -

lg.nukleérni magnetickorezonandni spektrum /CDCIB/aceton-d6/:J‘ -
3’43 /S, 2H/, ' .
6,68 /S, 1H/’ ‘."i.,J.
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7,28 /s, 13/, .
7,88 /24/.

d/ Ptiprava l-/2,E-dichlor-4-trifluormethvlfenyl/-5-amino-

4-trifluormethylsulfenylimidazolu

K roztoku 4,8 g /14,91 mmolu/ 1=/2,6-dichlor-4-tri-
fluormethylfenyl/-5-aminoimidazolu ve 430 ml methylenchlo-
ridu se pfidé 1,3 ml /14 91 mmolu/ trifluormethansulfenyl -

. chloridu pr1 teplotd 9 °c. Tato smés se potom michd pfi te-

R plot& 0 % Po dobu 4 hodin z potom je§ts pri pokojové teplo-

t& po dobu 15 hodin. Pfidd se voda a smés se rozdéli mezi
vodu a methylenchlorid. Organicks vrstva se vysusi nad bez-
vodym siranem sodnym a rozpoudt2dlo se odeZene. Zbytek se
rekrystalizuje z methylenchlorldu, prficemZ se ziskg 3,36 g
/52,51% vytézZek/ pozadovaneho produkiu.
Teplota ténl, 134 C,

Elemen%érni—anaijZH. \ .

CyyH5CL FEN,S i, %
o LR BIR) NS S e B

vypoéteno R 133,35 1,27 12,61 8,06 -

nalezeno 33,54 1,23 | 12,67 8,37.

Pfiklad B

Pf¥iprava 1*/2,6-dichlor—4-trifluormethylfenyl/—5-amino-2—

éhlor-4-trifluormethylsulfenylimidazol

4

K roztoku 6,9 g /15,15 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-tri-
flgg;gg}hxl{gqx}[;j;gging:g;;giﬁluonmexhylsulﬁenylimi@azoiur-»um—"““4
ve 130 ml methylenchloridu se pfidé 1,77 m /18,18 mmolu/
sulfurylchloridu p¥i teplots 2 °%. Jezultujici smés se micha
pri pokojové teplot po dobu 5 dnd pod dusikovou atmosférouy.
Smés se potor pielije vodou a potom rozdslf mezi methylen-
chlorid a vodny roztok hydrogernuhliZitanu sodndho. Jdrganic-

¥ gon
\4
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kg vrstva se potom vysuSi nad bezvodym siranem sodnyw, na-
teZ se z ni odstrani rozpouitédlo. Zbytek se preisti sloup-
covou chromatografifl, priZemZ se Jako eludni soustava po-

- uZije 29% roztok octanu ethylnatého v hexanu. 2 odpovldaal—
cich frake! eludtu se izoluje 1,9 g /31,62% vytézek/ poaa-
dovaného produktu.

‘Teplota tani: 172,5 °c.

“i"]’. lad C

Pfiprava 1-/2,6-dichlor—4-trifluorme;hylfenyl/—2-chlor-4-

 trifluormethylsulfenylimidazol

X rogtoku 2,0 g /4,64 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-trifiuor-
methylfenyl/-5—am1no-2-chlor—4-tr1f1uormethylsulfenyllmlda-
20l ve 40 ml tetrahydrofuranu se pridsé 2,76 ml /23,2 mmolu/
t-butylnitritu. Rezultujici sm&s se potom zahfivé na teplo-
tu zpétndho toku pod atmosférou dusiku po dobu 2 hodin.Smééuln
se potom odpari k suchu a. zbytek se predisti sloupcovou chro-
matografll za pouZziti eludni. soustavy tvofené 10% roztokem
octanu ethylnatého.v hexanu, pfidemz se z prisludnych frak-
ci eluétu izoluje 1,6 g /83,0% vytdZek/ poiadovaného produk-
tu.. . .. . o
Teplota. ténts 112 °C;
elementérni analyza:

h3C13 F.N S : ,
c/%/ H/%/ N/%/ F/%/
vypodteno 31,79 2,73 6,74 27,43
nalezeno 31,71 3,68 8,75 27,65

Pfiklad D

Priprava 1-/2,6-dichlor-4-triflucrmethylfenyl/-2-chlor-4-

trifluormethylsulfinylimidazolu

¥ roztoku &30 mg /1,93 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-tri-

R




fluormethylfenyl/-2—chlor-4-trif1uormethy1sulfenylimidazolu
v kyseling trifluoroctové se Pridé 9,20 ml 304 peroxidu vo-
diku pfi teplots ) . Rezultujic! smds se michd pfi teplo-
t8 0 % po dobu 4 hodin a potom jedté pri pokojové tepldté
pPo dobu 50 hodin. Smés se pPri pokojovd teplots odpar{ a zby-
tek-se'rozdéli mezi methylenchlorid a Nasyceny vodny roztok
hydrogensifi&itanu sodndho. Organicks vrstva se promyJje vo-
dnym roztokem hydrogenuhliéitanu sodného a organicks vrstva
'se‘odpafi. Zbytek se pfedisi mZikovou sloupcovou chromato-
grafi{ na silikagelu, p#idems se Jjako eludni soustava po-
uzije 5% roztok octang ethylnatého v hexanu. Po odehndni rogz-
poustédla z odpovidajicich frakei eluétu se ziskd 330 mg
/36,02% vytéiek/ poradovaného produktu ve formg bilého pevné-
~ ho produktu. ' ‘ '
Teplota téni:'l47,5 OC; B
elementérni analyza: .
C, H,CL,F N 08

ES ié' 2 -i~?§J:;1%

I
ot
i

 Priklad E

P¥iprava l-/2,6—dichlor-4-trifluormethylfenyl/—2-chlor-4—

trifluormethylsuifonylimidazely

K roztoku 3002mg /3,72 mmolu/_1-/2,6-dichlor-4-tri-
fluormethylfenyl/-2*éhlor-4-trifluormethylsulfenylimidazbl
v 5 ml kyseliny trifluoroctové se pridé 9,15 ml /1,44 cmoly/

=

AP 3

37737672 , Ch
SVE VA VA V. VR LY YR YO

vypodteno 30,61 0,70 6,49 24,64 26,41 7,43 % i

nalezeno 33,63 0,83 6,48 24,83 26,53 7,78 4

30% peroxidu vodiky PFL1 teplotsd 9 QC. Rezultujicl smds se-
mfchsp¥i DoKOjovs Eeploté po dobu 4 dnd. 3mds se odpari
za Ulelem odstrandng Lyseliny triflucroctsvé a zbytek se
rozddli mezi methylenchlorid a Nasyceny vodny roztok hydro-
gensiriditanu sodného. Organické vrstva ge preayje vodnyn
roztokem hydrogenuhlizitanu sodndho. Jrganické vrstva se

vysuSi nad bezvodym siraner sodnjm a rozpougtidlo se cdefene.
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Zb*teb g2 predisti preparativni chromatografif na tenké
vrstvi, pfilemz se Jjako chromatograficks soustava pouzije

l 130% methylenchlorid. Ziskd se 199 mg /59, J3»vyté2ek/ poZia-
A dovansého produktu ve formg bilé pevné létky. :
(I Teplota. téni: 182,5 °C. ) B _ - I

Friklad *

_Priprave 1-/2,6-dichlor-4-trifluormethylfenyl/-2-chlor5- .

methylsulfeny1-4-irifluofméihyléulfenylimidazol

¥ roztoku 790 mg /1,77 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-tri-

fluorzethylfenyl/-5-amino-2-chlor-4= Ztrifluormethylsulfenyle--— - -
imidazolu.v. & ml chloroformu se pFidé 0,26 ml /2,54 mmolu/ |
dlmethyldlsulfldu a 2,32.m/2,89 mmolu/ t-butylnltrltu pfi |
teplots 0. Oc. Rezultujici smés se .michd pfi teplotd 9 °C po
——————gdobu-, 1p—mlnutwaﬂpetom-aestefpr1~poyoaove teploté po dobu 45

minut. Seakdni smds se potom z¥edi 75 ml methylenchloridu
- POZGell se mezi vodu .a. methylenohlorld Organlcka vrstva

se vysu$i nad. bezvodym:-siranem sodnym a rozpouotédlo se odpa--
¥{. Zbytek se pfedisti. preparativni -chromatografii-na tenkﬁ
yrstvd, pridemZ se Jjako chromatografické soustava pouZije

—----em - -s5-poztokoctanu-ethylnatého- v--hexanu... Ziska se 480 mg /58,74%
vgtezek/'pO%adOVanéhQ_prpduktu.

'donukledrni magnetickorezonan&ni spekirum /CDCIB/:d~

2,26 /s, 3/,

7,82 /s, 2H/. o e
Pfiklad G

Priprava 1-/2,6-dichlor-4- trlfluormethylfenyl/ 5= am1n0-2-

R i PP

brom-4- trlfluormethylsulfenyllmldazolu

K roztoku 1,35 g /3,40 mmolu/ 1-/2,6=-dichlor-4~-tri-
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fluormethylsulfenylimidazolu ve 29 ml chloroforcu se pfids
0,5 ml /9,76 mmolu/ bromu. Hezultujici smés se michd pri
pokojové teploté pod atmosfirou dusiku po dobu 2 hodin. Smés
se potom odpaf{ za Uéelem odstrandni pfebytku bromu a z2by=~
tek se rozdé&li mezi vodu a methylenchlorid. Organickd vrstva
se vysuSi nad bezvodym siranem sodnym a rozpousdtédlo se ode-
Zene. Zbytek se predisti mZikevou cnromatografif na sloupei
silikagelu, pfilemZz se jako chromatograficks soustava pouzZi-
Je T% roztok octanu ethylnatého v hexanu. ZiskZ se 230 Lg
/13,62% vyt&3ek/ poiadovansdho produktu.

Teplota téni: 154 .

Priklad H

Priprava I—/2,6—diChlor-4-trifluormethylfenyl/—S-brom-4—tnir

.F-ew s e

fluormethylsulfenylimidazolu . "

s

K Toztoku 2,7 g /5,05 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-tri-
fluormethylfenyl/-5-amino-4- trlfluormetnylsulfenyllmldazolu o AR
WW«V.Nf,NYﬁvﬁJO 2l _acetonitrily- sewprldéﬁi ml*brOmoformu a1, 20 mr"ﬁz TR
' /10 10 mmolu/ t- butylnltrltu pri teplots 0 °¢. Rezultuaici ‘Qi
smés se potom michd pfi pokajové teplotd pod dusikovou atmo- '
sférou po dobu 1,5 hodiny. PFidé se 10 ml toluenu a smés

se odpari k suchu za vakua. Zbytek se pPedisti chrowatogra—

ficky ra sloupei silikagelu, pridem? se Jako chromatogra-~

fickd soustava pouZije 5% roztok octanu ethylnatého v hexanu.

Ziskd se 810 mg /34,44% Vjteéek/ peZadovaného produktu.

Teplota tani: &7,5 C, ’

elementérni analyza:

C,.H BrCle61‘I28

1173 : : .
T C/%/ B/ 6/ N5/ F/%/ " S/%7 """
vypodteno 28,72 93,66 6,29 24,78 6,97
nalezeno 29,06 2,69 6,20 24,2 7,48

Priklad I

Piiprava I~/§-chlor—2~methylSulfenyl-4-trifluormethylfenyl/—
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5_brom-4-chlordifluormethylsulfonilimidazolu

K roztoku 533 mg /2,984 mmolu/ 1-/2,6-dichlor-4-tri-
flucrmethylfenyl/-2-broz-4-chlordifluormethylsulfonylisida-
zolu ve 2 ml tetrshydrofuranu se p¥idéd k roztoku €9 mg /2,984

. mmolu/ methanthiolétu sodného v 9,3 ml vody. Rezultujicd

smes se miché pri poso“ove teplot& po dobu 14 hodin, nadei
se POchll pezi vodu a dletqylether Jrganicka vrsiva se’

odd&ll, Vdeql nad bevvodym siranem sodny® a zbavi rozpous=
t18dla. Zbytek se‘preglstl preparativni chromatografii na
tenké vrstvd, pficemZ se jako chromatograficka soustava.po-

_uZzije 2J% roztok octanu ethylnatého v hexanu. 2 pfislus-

nych frakei se po eluci a odpafeni rozpouétédla jzoluje 180 mg

/35% vytdzek/ pozadovaneho.produktu.
Teplota téni: 116 °c.

- Pf‘viklad J_ ST oo s esiesms e moon st —o e e T e e eem =

Priprava 1—/2,6-dichlor:A:trifluormethylfenyl/fE—mgthylf4j7

chlordifluormethylsulfenylimidazolu

Pfiprava_mezipnoduktu;_N-acetylrga5:QiCD;°Tf4“tPiflP°?mef_
thylanilin

€ 12,6 g /2,26 molu/ bezvodého hydridu draselndho v
tetrahydrofuranu /153 ml/ se pfidé 29 g /87, 3 mrolu/ 2,6-di-
chlor-4-trifluormethylanilinu pfi teploté 0 % a pod atmosfé-
rou dusiku. resulzujici smés se micha a zah¥ivé na pokojo~
vou teplotu po dobu 3,5 hodiny. Smés se ochladf na teplotu
Q OC s k takto ochlazend sazisi se potom pfidé po kapkéch
€,0 ml /02,& mmolu/ acetylchloridu. Smds se miché pri teplo-
t3 0 % 00 dobu 3) minut. Sm&s se potom zahfele ne pokojo-
vou teplotu a na této teplotd se udrzuje pod atmosférou
dusiku pfes noc. Ke sm3si se potom prida 159 ml nasycengho
vodnsno roztoku chloridu amonndho. Sués se odpa¥{ zz ilelem

‘odstranini tetrahydrofuranu, rale? se rezultujici suspenze
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b/ riiprava

. d-trifiuoroet?

fq =

X suspenzi 4,3 g /13,€ cmolu/ N-acetyl-Z,S-dicnior-

~tpifluormethylanilinu v 53 ml chloroforzu s2 cfids 3,3 &
fosioredndno pii poxsiovi tarioti.

G-
/15,6 mmolu/ chioridu
+

potor zahfive na teplotu zpEindho 19K

sikovou atmosisrou po dodu | hodiny. .Smis

T Y g R X L £ e 3 sy A ekt AT a - s
Zhytek g2 pflcdw 4G9 53) @l Denzenu. fezuliugici szxs s Zza04

1otu zpitndho toku po doou

r
: £
e

v2 na ied
vou stmosfirouw, Smiis se opét odpa¥i X suchu a zhytekx s2 ple-
sisti. sloupcovou enronatosTalil nu silixzgeluy —pii L
Jako elulni soustava poazlae 17% roziok octanu ethylnatzad :g
v hexanu. Z pr*siuényc n frakei eluétu se izoluie 3,4 2 /53,7
vytiiek/ pozadovangho produktu ve formé oleje.
Tgonuxledrni magnetickorezonanéni spektrun /25613/:dw
2,73 /s, 35/,
7,5¢ /s, 25/
¢/ Fiiprava meziprodukiu: 1-/2,6-dichlor-4-triflusrazinylis
enyl/-5-awino-2-nethyliridazal
vopoztoxu $,6 g /33, dmnol G/ !—ch;or-:—:ethyi—ﬁ-/zfgl
ichlor-4-trifluorn methylfenyl/forziminu ve .- wl.ocrnarsior-
2 pu se pbEidc 3,7 & /56,9 nold/ szinoacetonitriiu pEi povilo-
vé tepliotz. cezultujici smis se zzhiivé nu taplotil Zo<tn=00
o2d dusixovou atrosférou p2 doou < Linudl. Cats raki-
ni scss se poulije bezprostiedns bes ciefiitini v fesieduli-

reakdnim stupni.

1
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f-ruklefrnd ragneilcioreziianini £:
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trosxopie potvrdila €Jo konverzi, vztazendu na vienszi imino-

chlorid.

e onuklecrni magnetickorezonangni spektruwm/CLCL./:d” :
2,13 /s, 38/, )
6,5¢ /s, 1H/,
7,76 /s, 2H/.

a/ fipraVa 1=/2,6-dichlor-4-trifluormethylienyl/=5-azind-2c-
nethyl=d= ch]ordlfluormethvl:ulfenvllmlqazolu o _ T

- K reakni smisi popsané ve stupni ¢/ se prids 3,c ml
/57 7 mmolu/ chlord1fluormethansulfenylcnlorldu pfi pokojo<
. B

3,5 hodiny. Smés se pPotom pfelije vodou, naleZ se rozd 11
mezl vodu a dlchlormethan. Jdrganicks vrstva se vysudi.nad
bezvodyn 51rwnem sodnyz o rozpoult¥dlo ss odeZene, pfilen
__se ziské pozadovany _produkt. Tento SurOVJ D*Dduﬁt se po utije

e - ——

v nasledujicim stupni bez preé¢st_n1.

s

e/ Ptiprava i=/2,6-dichlor=4-irifluormethvlieny f=Zepetayi-cs o

4-chlordlfluormethylsulfengllmldazolu“wh‘

_ X _surovému procduktu, ooosanemu v predcn dieiz stup-

AL

ni d/ se prids 120 ml tetrahydrofuranu a pouam'“e t: 19,6 ol
/165 mzold/ t-butylnitritu. Teto smzes se potoz miché '
pokojové teplotd pod atmosférou dusiku a zs nepfistupu svat-

‘o
Fag
b

la pfes noc. Reakdni smeés se potom odpefi k suchu. ZbyteX

P XS % .
£i{, pfifemi ce .

se predisti mzikovou sloupcovou chrozatllirs

i
ioksd soustava nouiije 1J& roztok octenu
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ethylnzatdho v hexanu. )
1,3 g /9,465 vytézek, vztaZend na izinochlorid, popsany ve
stupni b// poZadovan: 2ho produxtu.
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Tubulka 3

. cyntetizovand imidazolove sloufeniny obecnsho VZores
sioudening Substituent Teplota
tont’
z p¥ixladu R, . n Y 2 /%/
Skuping 1: L. 2 L. Jsou ¢l o B, F.
. I i 1 Z i O . S ul 1 Li. .Je CI‘ -_)
: CC1F, ) SC/CH./, CE, 124
| < 33 o
Skupina 2z: K., R, a R. isou Cl
. [ # o
2 CCl.7 J Ci H 11d,5 .
&
o HEL
3 CC1,F 1 C1 B 139,5 j,:‘ ‘
4 CC12F ¥ 3r H 116 o B
5 CflEF 1 3p H 145
€ CCl,7 2 Br. H 146 .
e e e A T L ) Fe S
; S A CLI;E‘“iTCiJ T SL33~ k 92 g: 3
& CC12F N Br CL3 116
© CCle 1 =r CH 158
3
12 uClaF 2 Br CE, 17¢
J
1 . CClF2 J 3r H TTy5
12 . CCl”2 1 By H reg, s
13 CC1F, 3 ¢l H olej
14 CClF. 1 C1 " dled
[
15 CCl1-F . N=CrHOC,H,. H 5led
e < )
1< CClEr i N=CHJC225 i slej
. 17 CCl.F 1 K=C/CH,/JC . H,_
: Z 3 25
! ola}
i j & CH 3 3 P27
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Tabulka 1 /pokragoveni/

Slougerina | Substituent Teplota
: z prixladu R, 1 7 -z tend /9%/
Skupira 2¢ RE a 36 Jsou Br g R4 de I
2 Clez Y ‘3r H 62
41 CCIF, ) SCH, 4 oleld
42 CC1F, ) : 4 54
. Skupina ée: RZ a ?6 Jsou Cl a Ha,je R
43 cCLF ) SCi, B oled
44 CCle 3 H = oled
45 CClEF 3 2r B! oled
46 ceir, o sCH, g olej
47 CELF—3 ; : ©575
48 CClF2 J a3r k 0la3
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Priklad 69

Miticidni, insekticidni a nematicidni poufiti

Za Ulelem stanoveni pesticidni_aplikbvatélnosti a
pesticidni G¥innosti sloudenin podle vyndlezu proti rozto-
¢im, urditym hmyzim, vdetn¥ m3ic, housenky, mouchy a t#{
druhd larev broukd /z toho dv& z nich Zivici se listovim
rostlin a tfet{ Zivici se kofeny rostlin/, a proti hlisticim.
byly provedeny ddle uvedené testy, ve kterych byly testo-

@ vény sloudeniny z p¥ikladd 1 aZ 68. P¥i t&chto testech byly
- pouZity nédsledujici druhy 3kdded:

latinsky nézev Sesky nézev zkratka ) .

Tetranychus urticae sviluska snovaci TU - ;Ji

Aphis nasturtii miice AN
Spodoptera eridania SE
‘Epilachna varivestis EV

T Musea domestika U mducha domdety L. ¥ T T T
~ Diabrotica u. howardi - DU*
 Meloidogyne incognita  héddtko MI

Leptinotarsa decemline- ‘

ata mandelinka bramorova LD

- Aphis gossypii _ m3ice bavlnénd AG

Testované sloudeniny z p¥ikladd i aZ 68 byly za ude-
oot Jem pouZitf v nésledujicich testech uréitym zpisobem-formu-— — oo
lovény.

Pro testy s roztolem, m8icemi a druhy Spodopiera eri-
dania a Epilachna varivestic byl pfipraven roztok nebo sus-
penze priddnim 10 mg testované. sloudeniny k roztoku 160 mg
dimethylformamidu, 838 mg acetonu, 2 mg Tritonu X~-172 a Tri-
tonu X-152 v poméru 3:1 /jednd se hlavnéd o aniontové a neio-
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nOgenni nizkop&nivé emulgatory, priemZz kazdy z obou produk-
13 je tvofen bezvodou smési alkylarylpolyetheralkohold g
organickych sulfonétl/ a 98,99 g vody. Obsah testované slou-
Seniny v této formulaci je rovem 100 ppm.

Pro testy s mouchou domdci byla neadrive formulace
pfipravena stejnym zpisobem, Jjako to bylo popséno v predcha-
zejicim odstavci, av3ak uvedené koncentrace testované slou-
" geniny 200 ppm zde bylo dosaZeno za pouZiti 16,3 g vody a

odpov1daaici Upravou obsahd zbyvajicim sloZek. “Finalni zfe-
déni tito formulace stejnym objemen20% vodného roztoku sacha-
-'rézy-zajiéiuje koncentraci testované sloudeniny 100 ppm. V
prlpadé potfebdy ndZe byt k dokonalemu dlsperbovéni aednotll-
vych slozek poutit ultrazvuk. ' o

Pro testy s druhem Diabrotica u. howardi byl roztok
nebo suspenze pfipraven, resp. pfipravena stejnym zp&sobem,
Jaka byl vy e popsan pro vychOZl koncentr301 200 ppm pro

ce byly poton allkvoty této 200 ppm formulace redény vodou.

Pro test s hadatkem a pro systemlcke testy s druhem .
Spodoptera eridania, mandelinkou. bramborovou a: m$ici.bavliné-.
nou byl pfipraven zdsobni roztok nebo suspenze pridénim 15omg
testované sloudeniny k 250 mg dimethylformamidu, 1250 mg
acetonu a 3 mg vyse uvedené emulgadnd smési. Potom byla pPi-
déna voda k dosaZeni celkového objemu 45 ml a koncentrace -
testované sloudeniny 333 ppm. V pfipadé potfeby miZe byt k
Uplnému dispergovéni viech sloZek pouZit ultrazvuk.

Postupy Jednotlivych testiud

Vjée uvedenym zpdisobem formulované testované sloule-
niny byly potoa. vyhodnoceny za Ulelem stanoveni jejich pesti-
cidni ddinnosti pFi specifickych koncentracich, vyjédfenych’
ve. hmotnostnich ppm, podle nésledujicich postupld jednotli-
vych testd.
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Test 4¥irnosti proti Tetranychus urticae /sviludka snovaci/

Ma primarni listy dvou rostlin fazolu, péstovanych
v raSelinovych kelimcfch o stran& 6 cm, se poloz{ listy
zamoiené dospdlei a nymfdlnimi stddii sviludky snovaci, zis-
kanymi ze zdsobni kultury. Bshem 24 hodin se na pokusné
rostliny pfemisti dostatedny podet svilu3ek pro ddely testu
/150 aZ 200/. Rostliny v kelimcich /ka?dé sloudenina se
testuje na jednom kelimku/ se umist{ ma otodny stolek a
aZ do stékdni se za pouZitf DeVilbissova post¥ikovale pra-
cujiciho za pfetlaku 280 kPa postfikaji 139 ml prost¥edku
obsahujictiho testovanou ldtku v koncentraci 100 ppr. Jeko
neoSetfeny kontrolni pokus slou?l zamorend rostliny postfi-
kané 100 ml smd3si vody, acetonu, dimethylformamidu a emul-
gatoru, neobsahujici vSak Zadnou testovanou latku. Jako
standardni srovndvaci létky /o¥et¥eny kontroini pokus/ slou- |
Z1 komerdni technické sloucenlny, a to bud dicofol nebo hexy-

A

thiazox, upravend na aplikaZni formu stejnym zpisobem jeko ”
testované létky. Po 6 dnech se na v3ech rostlindch 7313ti

'*mortallta VSech pohybllvych forem skadce._”ﬁf‘ S e

Test Udinnosti proti Tetranychus urticae /ovicidnd aplikace/ -

Vajidka byla ziskéna od dospilcd sviludky snovaci ze
zésobni kultury. Listy vé2nd zamoFené zisooni kulturou byly
unistény na nezamofené rostliny fazolu. Semidkém bylo umoZné-
no klésti vajidka po dobu 24 hodin, nade? listy rostlin fa-
zolu byly ponofeny do roztoku tetraethyldisfosfétu /TEPP/ za
ucelem zahubeni v3ech pohyblivych forem Skudce a zabrendni
dal3fnu kladeni vaaléek. Toto ponofeni do uvadendho roz toku,

"~ které se jestl opakuje potom, co rostliny uschly, nikterak
nepfiznivé neovlivni Zivotnost uvedenych nakiadenycia vaaicek.
Rostliny v kelimeich /kaZdd rostlina se testuje v jednom
kelimku se potom umisti na otodny stolek a a? do stikdni se

- za pouZitf DeVilbissova postfikovade pracujiciho za pretlaku

280 kPa post¥ikajl 100 ml prostfedku obsahujic? testovanou
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slougeninu v koncentraci 100 ppm. Jako neoSetfeny kontrolni
pokus slouz{ zamofené rostliny postfikané 100 ml smési vody,
acetonu, dimethylformamidu a emulgétoru, neobsahugici v3ak
¥&dnou testovanou sloueninu. Jako standardni srovndvaci
létka /ofet¥eni kontrolni pokus/ slouZi komeré&ni technicka
sloudenina demeton upravend na aplikalni formu stejnym zpd-
sobem jako testované sloudeniny. Po sedmi dnech se na vSech

rostlindch: zjistl mortalita.vajiZkovych forem a- poznamend se .

rezidusind ax*}!}ta vylihlych-larev, =aeoee oun os oo oo

Test u¢innosti proti Aphis nasturtii /mSice/

mmrmsm—me e o= = Na-postlingeh- Fefichy - v-miskdch -se-vypéstuji- dospél---—-

ci a nymfdlni stéddia mSice Aphis nasturtii. Misky se zamofe-
nymi rostlinami /jedna miska na kaZdou. testovanou slougeni-.
nu/, na nichZ se nachdzi 100 aZ 150 m8ic, se umist! na oto&-
ny_stolek a za pou’iti DeVilbissova postfikovale pracujictiho
za pretlaku vzduchu 282 kPa se postfikajf 100 ml formulace

Aobsahualci testovanou sloudeninu v koncentraci 100 ppa. Jako |
neoSet¥ens kontroly ‘slouzi zamofend rostliny postfikanéd 00 ml ..
smési vody, acetonu; dimethylformaemidu.a emulgdtoru, neobsa- . -

hujfci v3ak Zédnou testovanou sloudeninu. Jako standardni
srovndvac{ létka se periodicky testuje komeréni technicks

sloudenina malathion, upravena na aplikadni formu stejnym

zpisobem jako testované sloudeniny. Za jeden den se pro kai-
dou misku zjist{ podet mrtvych exemplafi mice.

Test uUdinnosti proti larvdm Soodoptera eridania

Misky s rostlinami fazolu se unisti na otodny stolek
a za pouZit! DeVilbissova postfikova¥e pracujiciho za pfe-
tlaku vzduchu 280 kPa se post¥ikaji 10J ml formulace obsa-~

“hujfei d&innou litku v koncentraci 100 ppm. Jako nedSetfené -

kontroly sloufi rostliny post¥ikané 100 ml smési vody, ace-
tonu, dimethylformamidu a emulgdtoru, které v3ak neobsahuje
rédnou Udinnou létku. Jako standarni srovndvacl létka se
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periodicky testuje komeréni technické sloudenina, a to bud
cypermethrin nebo sulprofos, upravenéd na aplikadni formu
steinyz zpisobem jako testované sloudeniny podle vyndlezu.
Po oschnuti se listy o3etfenych rostlin vlioZi do misky =z
plastické hmoty, vyloZené vlhkym filtradnim papirem, do kai-
dé z t3chto misek se vnese vidy 5 nahodnd vybranych larev
Spodoptera eridania 2. instar, misky se uzavfou a nechaji

5 dnt stdt, nadeZ se pokus vyhodnoti. Larvy, které ani po
postréeni nejsou schopny urazit. vzddélenost rovnajici se dél-
ce jejich t&la, se povaiuji za mrtvé.

Test Udinnosti proti Spodoptera eridania a mandelince bram-
borové na rajdatech /systemické vvhodnoceni/

Tento test se provadi ve spoaltostl s nize uvedenym |
testem uddinnosti proti leloidogyne incognita /héddtkoe/. Rost-
liny rajéete péstovane v pidé& /pri poddtelnim mnoZstvi testo-

[P

vané sloudeniny odpovidajicim 13,2 ppm pidni koncentrace
nebo asi 150 ppm roztokové koncentrace/ za uUdelem testu U¢in-

' ce testovenych sloudenin ko¥eny a jejich ndslednéio transg
portu do listd® rostlin rajdete. Po ukondeni testu d&innosti
proti hédétku byly listy rostlin rajlete od¥iznuty, umist&-
ny d@o zdsobniku z plastické hmoty a zamofeny larvami Spodop-
tera eridenia 2. instar. Po péti dnech bylo stanovenc procen-
to mortality larev. Listy, které byly dostatelné letdlni
pro Spodoptera eridania, slouZily potom za potravu larvém
ve stddiu druhého instaru mandelinky bramborové. Po asi dvou
dnech byla i v tomto p¥ipadd stanovena mortalita a vyjédfene
v procentech.

pR— e M e A e - 6 8 L AL L A A AL A ot A ot Lt i s — - [R—

Test udinnosti proti Spodoontera eridania a m¥ici bavlnfkové
na bavliniku a diroku /systemické vyhodnoceni/

Stejng jako pfi vyde uvedenjéh systemickych testech
se pfipravi zdsobni roztok testované sloudeniny, ktery se

‘*f""*ffnpsﬁi“protiwhé&étkuﬁby}ywpotom~pouéitympromvyhodnqcenivabgoqp-"iwh;ﬁ
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z¥edi za udelem poskytnuti 5 ml roztoku s obsahem 10 ppm
testované ldtky, a tento roztok se pouZije jako zévlaha pl-
dy v kelimeich o strand 6 cra, obsahujicich rostliny bavlini-
ku a &iroku. Rostliny bavlniku byly dva dny pfed aplikaci
testované sloudeniny pfedbéing zamofeny mdicemi bavinikovy-
mi. Po &tyrech dnech se vyhodnotf mortalita mZic. Listovi
bavlniku a &iroku se odfizne a umisti-do separdtnich plas-
tikovych-zdsobnikd, kde-se zamofi larvami Spodoptera-eridania.
-ve—stédiun—druhého—instary.— 2o-—péti-dnech—se—vyhodnoti~mer

talita uvedenych larev, kterd se vyjdd#i v procentech.

Test Udinnosti proti larvam Epilachna varivestis

liisky s rostlinami fazolu se umisti na otodny sto-
lek a za pouZiti DeVilbissova postiikovade pracujiciho za
pretlaku 28) kPa se postfikajl 100 ml formulace /do stékéni/
_obsahujfctho U¥innou sloufeninu v koncentraci 139 ppz. Jako .
neodetfeneé kontroly slouZi rostliny post#ikanéd 100 ml smé-
si vody, acetonu, dimethylformamidu a emulgétoru, které
v8ak neobsahuje Z£dnou Udinnou sloudeninu. Jako standardni
srovndvaci ldtka se periodicky testuje komerédni technicks
sloudenina, a to bud cypermethrin nebo sulprofos, upravengd
na_aplikadni formu stejnym zpisobem_jako testované sloule=-_. . ___. . ..
niny podle vyndlezu. Po oschnuti se listy oSetfenych rostlin
vliozi do nisky z plastické hmoty, vyloZené vlihkym filtrad-
nin papirem. Do kaZdé z t3chto misek se vnese 5 ndhodné vy-
branfch larev Epilachna varivestis /2.instar/, misky se
uzaviou a nechaji- p&t dnd stdt, nadeZ se pokus vyhodnoti.

Ty lervy, Které anl po postrfeal nsjsou schopny urazit
vzddlenost rovnajici se ddlce Jejich t3la, se povaZujl za

mrtvsd.

Test U¥innosti vroti Husca domestica /moucha domgei/’

Podle pokynl Chemical Specialties lanufacturing
Association /Blue Book, MelNair-Dorland Co., MN.7.,1954, str. - .
243-244, 261/ se za regulovanych podminek vyp3stuji dospslei "



4 2z 0 dnd. iduchy se znehybni aneste-
ititym 2 25 znehybnélych exempléf /semed-
anese (0 xlece ohbsahujici standardni krmit-
ko, Jeiii povren Je pokryt xrepovym papirem. DO misky krmit-
%2 s2 vnese 12 ml foramulace obsanhujici testovanou sloudeni-
£u v o xoncentraci 137 ppm. Jako neodetfens kontrola slouzi
cisxa s obszhem 19 al samfsi vody, acetonu, dimethylformemi-
du, emulgztora a sacharazy, bez pritomnosti udinné ldtky.
vakd standardni srovndvaci létka se periodicky testuje ko- ‘
zerdnl technické sioulenina zalathion, ipravens na aplikadni
formu stejné jako testovans slouleniny podle vyndlezu. lis-

X2 S névnadovjm prostfedkem se do krmitka umisti pPed vio-
zeninm pokusnych much. Po 24 hodindch se pokus vyhodnoti.
¥ouchy, které ani po pastréeni nejevi znémky pohybu,se pova-=: -,
Zujl za mrtvé. By

&

Tagt UZinnos:ti oroti Diabrotica undecimpunctata howardi

Lo baﬁky obsahujici 63 g piséitohlinité pidy se vne-

ﬁs=w$fpémiﬁvocnafformulace obsahujiei- testovanou'iatku v*kon-f-“
cerntraci 202 PP, zfédéné prlslubnym mnoZzstvim vody pro dO—[T.
saZeni #idansé findln{ koncentrace testované latky v pads,

32 ml vody a 5 predkiidenych zrn kukuifice. Obsah banky se
dikladné protfepe, aby se dosdhlo rovnomérné distribuce
testovandho preparétu. V plidé se ud¥ld jamka, do které se
vioZl 20 vajiZek Disbrotica u. howardi, k nim¥ se pfidé 1 ml
verziculitu 2 1,7 ml vody. Analoolc&ym zpﬁsobem se uspofddé
ned3etferny xontrolni pokus, pfi némZ se pou213e ste iné mnoZst-

vi smési vody, acetonu, dimethylformamidu a emulgétoru,
neobsahujlicl -Zédnou ddinnou latku. Xromd toho se ‘Jako stan-

'dérdnf*srdvnévachIﬁtkﬁ“perfﬁdiﬁxy testuje /osetreny kon-

trolni pokus/ komer&ni technickd sloudenina, kters se obvykle
volil ze skupiny zahrnujici preparaty terbufos, fonoros, pho-
rate, chlorpyrifos, csrbofuran, isazophos a ethoprop, upra-
vend na aplikaéni formu stejnym zplsobem 3ako testovana
sioufenina podle vynélezu. o0 7 dnech se extrakéni metodou
/Berlese/ zjisti podet Zivjch larev Diabrotica u. howardi.
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Test d3innosti proti Meloidogyne incognita /héddtko/

Zamotend kofeny rostlin rajete s vaji&ky hédatka
leloidogyne incognitd se vyjmou ze zésobni kultury, pida
se z nich setfepe a kofeny se omyji vodou z vodovozu. Va-
ji%ka nematodd se z kofenové tkéné odddli a proplachnou se
vodou. Vzorky suspenze vajidek se umisti na jemné sito na-
~paute-pies-hlub3i-misku -s-vodou, -v. niZ je-hledina-vody-na--- - -~

stavena—tak,—Se-se-sita-deotykd.=Juvenilnd fermj—hadétka E——
vylihnuté z vajidek, se z misky izoluji za pomoci jedného '
sita. Dno nédoby kénickéhq,tvaru se vyloz{ hrubym vermicu-
litem a nédoba se pék do vys%e 1,5 cm od okraje naplni pas=~
=== -—--teurizovanou-pidou—/asi- 200-ml/+" Ve -stfedu vrstvy pidy se
udéla jamka, do které se za pomoci pipety vnese vzorek for-
mulace obsahujici testovanou sloudeninu v koncentraei 333 ppm.
Jako standerdni srovnévaci ldtka se periodiecky testuje-
__/oSetfery kontrolni pokus/ komerdéni technicks slouéenlna___,m;pm_ﬁ****

fenamifos, upravend na aplika&ni formu stejnym zpisobem ja-

ko testovana sloudenina podle vyna lezu. Jako neouetrena kon-
trola se stegnym zpusobem apllkuae vzoreﬁ sme51 vody, ace— .
tonu, dimethylformamidu.a emulgétoru, neobsahuaici-zadnoum.
dginnou létku. ‘

=+~ ‘Thned-po- OSetreni pudy testovanou sloudeninou se 'ma -~ -
g povrch pddy v nédoba polozi 1000 . exenpldfid hddatek ve druhém
vyvojovim stéddiu. Po 3 dnech se do kaZzdé nédoby piesadi
jedna sazenice rajdete /zdravé/. Nadoba s infikovanou pi-
dou, v niZ je zasazena rostlina rajdete, se na 3 tydny umis-
t{ do skleniku. Po ukonfeni testu se kofeny rajéete z nédo-
by vyjmou'é f&hodnoti se'pfitdmnost hélek na nich. Vj&kyt
hdlek se oznaduje stupni 1 aZ 5 s ndsledujicim vyzramem:

n

velky vyskyt hélek - stejny jako v neoetfeném
kontrolnim pokusu,

_ = stfednd silny vyskyt halek,
3 “ = mirny vyskyt halek,
4 . = velami mirny vyskyt hélek a.
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5 = 24dné hdlky - dplné znifeni héddtek.

Zjisténé vysledky se pfevedou na hodnoty ED3, resp.
EDg, cO0Z jsou d&inné dévky, které maji za ndsledek vyskyt
hélek hodnoceny stupndm 3, resp. 5.

Pro obecné pouZiti nebo pro polni testy lze pfipra-
vit pribliZn& 50% /500 g U¥inné létky/litr/ suspenzni kon-
centrdt testovand slouZeniny za pouZiti ndsledujicich slo-
Zek a vyhodnych obsahovych rozmezi. | |

SloZka Jbsah

/% hmot./
Testovand sloudenina Uginnd latka 25-715
Rouge basoflex 3855  &ervend barvivo koloradni 2,5-5,0.
, sloZka o
Soprophor BC 12 ethoxylovany smédeci 2,0-8,0 o
nonylfenol ¢inidlo P oo
Soprophor PS 19 ethoxylovany dispergaldni 1,3-5,2 .
alkyl-aryl a ¢inidlo .
alkoholfosfat- " * R
T s e e gty K=l T T T T T T T I T TR
Rnodorsil 426R - silikon  odp&rovadlo =350 b
Rhodopol MD xanthamové guma viskozitni 2,1-9,3.
¢inidlo
Proxel GXL /19%/ 1,2-benzisothia-konzervadni 3,1-2,3
zolin-3-1-on ¢inidlo
Rhodoviol BN polyvinylalko- 1lepici p¥isada 1,3-4,0
hol _
Alsi AD inertni hlinka plnivo 10-53
Voda rozpoustédlo nosig 53-75

- e - Yyhodnoceni-viistedkd - s e e e e e -

V nésledujic{ ¢ésti popisu budou diskutovény vysled-
ky miticidni, insekticidnf 2 nematicidni dZinnosti pro ng-
které reprezentativni sloudeniny podle vynélezu z pfikladd
1 aZ 68 a pro n&kters z téchto sloulenin jsou v déle zafazené




tabuice 2 uvedeny visledky testd dfinnosti proti druhdn
Apnis masturii- AN, Spodoptera eridania - 3, Zpilachna va-
rivestis - EV, iusca domastica - 1D a Tetranychus urticae-.

TT pfi uvadenych apiikalnich dévkéch., X¥iikewm Jsou v tabul-

cegr oznaleny ty aplikace, pri kterych se t-stovanou sloudeni-

nou ¢osenlo pfi pfisludnism testu d¥innosti 72 ai 130+ morta-
lity specifixovaniho zivoZi&ndho druhu.

‘Slotidentiny podle vynélezi rovngz poskytafi ureitou -

—_—.

TgElsiTRITLroLy Toztost /TUY, prifem na pf?Elaé“siouééhfﬁyli7f'lhm
pfiklad® 2, 3, 4, 5, Ty 11, 13, 14, 33, 36, 37 a 43 zpisobu-

Ji pfi ov1c1d 11 apiilaci proti Tetranjchus urticae v koncen-

traci 100 ppm 52 22 1304 rezidudlni toxicitu /mortalitu/ vy

_'mliﬁﬁﬁf§c5"léféﬁl' Sloudeniny podle vyndlezu déle poskytuji

kontroll rdznjch daldich drund roztodd. Napfiklad sloudeni-
na z prixzladu 4, formulovaré zplsobem, kKtery Jje anzlogicky
se zplsober forrmulace, popsanym pro vyde uvedenéd standardni

-postupy -provédinych-testiy- poskytuje—ari-—koncentraci—-3—as
20 g d&innd 1létky/litr v polnich podminkdch 69 a2 95 kon-

~trolu druhu Panonychus ulmi”/evrqpskjuéeryenjm:gaipéfhpﬁi”_y_

aplikaci forzulace ve forz& postfiku na individuélni jablon.

‘Ektlers ze sloudenin podle vyndlezu naviec vykazujl
stemickou kontrolu larev hmyzu a mijic mechanismen absorpce

sy
d¢innd latky kofeny 2 jejiho transportu rostlinou do listovi

a to pri pidnich koncentracich specifikovanych pFi vyde uve-

denych testech udinnosti. TLosahuje se nésleduiicfch vysled-
kG: 39 aZ 1235 kontrola druhu Spodoptera eridania a/nebo
mandelinky brazborové na rostlinéch rajdat /sloudeniny z
prikladl 19 a 33/ 3) ai 394 xontrola druhu Spodoptera eri-
danis na 3iroku /slousnins z pfikladu 33/; a 39-6%5 kontro-
la miice bavinikové na bavlniku /slouZenina z pfikladu 15/.
vematicidni dfinmnost je navic poskytovana sioudeni=~

- 4 v"‘

‘nazi podle vyndlezu v pfijatelné mi¥e Ulinku, priden? napifi-~

klad sloudeniny z pfikladv 4, 14, 28, 29, 31, 32, 33 a 6&
posxytuii déviu Dy u hed fetka /ieloidogyne incognita/ pri

aaLlfﬂén- iaVCﬂ asi 13 aZ 21 Lg/na.

e
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;romé& toho zaji sloudeniny podle vynulezu specific-
rou u&irnost spodivajici v tom, Ze ndkterd druhy 3kided, na-
prixiad folidrni 3kidci, jakymi jsou zejména Spidoptera eri-
dania & Lpilachna varivestls, konzumuji omezenou mirou neho
nekonzusuii vibec &&sti rostlin, oletfenych formulacemi slou-

genin podle vynalezu.

Slouceniny podle vynélezu jsou ufitedné pfi hubeni
raznfeh druhd Skideld a to dokonce pfi nizkjch aplikadnich
dévkach: tak napfiklad. pfi foliarni aplikaci mohou byt uii-
tedné aplikadni ddvky asi 50 aZ 3,5 ppm nebo jedtd nizsi;
pfi ndvnadove aplikaci mohou byt uZite&ns aplikadni dévky -

v rozzmezi od asi 50 do asi 3,05 pp nebo jestd nii3{ a pro
ptdri aplikaci mohou byt uZitedné aplikadni dévky v rozmezi
od asi 1,J do asi 2,91 ppx nebo Jesdtd niZsi. ‘o

V reémel vySe uvedend diskuse a vysledkd uvedenych v
tabuice 2 jsou slouleniny podle vynélezu apiikovany v riz-

Poultti—t—ppm—~koncentrace—sTouteniny

foligrniho roztoku nebo

nychrXkoncentractchs
v dilech na milion dild aplikovangho testovaného roztokxu/

suspenze_nebo_emulze odpovide pfi-

biiZné’aplikaci 17 g/ha iginnd ‘létky, vataZeno na pfidlizny -

Soerady

v

objem post¥iku 1000 1litrd/ha /coZ je objem, postaduiici Xk
realizace aplikace "do stskéni"/. Aplikace foligrniho postfi-
ku o koncentraci asi 6,25 a2 530 ppm by tedy mé€la odpovidat
aplikagdni ddvce asi 6 aZ 530 g/ha. P¥i pidni aplikaci i ppm.
ptdni koncentrece, vztaZeno na hloubku piady asi 7,5 ecm, odpo-

vida pfibliZnd apliikadni ddvce 1032 g/ha.
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Tabulka 2 o,

Pesticidni u&innost reprezentativnich imidazolovych slou-

genin poskytujicich 70 a% 100% mortalitu. 3kdded

"“Slouéenina"-Foliérni-nebo~névnadové aplikace_p#1.100 ppm ... .._.. . .

. z pf;fkladu N s R WD U

;
|
|
1
|
|
|
|

S

r

O
b Bd Bd b4 DS DC B D4 D4 B4 B4 B4 B4

W
- o
]
>d
l
t
b o




Tabulka 2 /pokradovéni/

- 17 -

Sloudenina Foliérn{ nebo névnadovd aplikace p¥i 100 ppm

z pF{kladu AN  SE EV MD o

36 X X X

37 X ¥

38 X "

39 X

40 .

45 X X

46 X "

48 X X

50 X

51 X

55 X

58 X

59 X

60 X "
*n.ﬁ.;w,,w_:,,fs,gv.f e G

65 X

66 X X

68 X X
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Z vyse uvedenych vysledkd testd pesticidni{ d&innosti
vyplyvé, %e sloudeniny podle vyndlezu je moiné pouZivat pro-
ti fad® rdznjch druhd 3kided zahrnujici &lenovce /zejména
hmyz/, nematody, helminthy a prvoky. Popisované slouleniny
1ze tedy vyhodnZ pouZivat v praxi, napf{kled pfi ochrané
zemdddlskych a zahradnickych uZitkovych rostlin, v lesnictvi,
ve veterindrn{ medicing&, pri chovu dobytka a p¥i ochrand
_zdravi obyvatelstva obecné.

potiréni 3kddcld v uréité lokalit&, ktery se vyznaduje tim,
$e se na tuto lokalitu aplikuje UZinné mnoZstvi slouZeniny
obecndho vzorce I. Mezi vy3e uvedené lokality nélefejl na-
‘p¥{klad samotni- 3kddci mnebo-misto,-&i prostor- /rostlina, -2i-
vo&ich, osoba, pole, budova, stavba, les, sad, vodni{ cesta,
pdda, rostlinny &i ZivoZi¥ny produkt a pod. /, kde 3kddci
pfebyvajil nebo kde se. Zivi,

2 Sloudeniny podle vynélezu -se-s-vyhodou- pouZivajl .k .
potiréni pddnfho hmyzu, Jjako jsou druhy Diabrotica, termiti
/zejména. k ochran& staveb/, mravenci, kvétilky, drdtovei,
kovaffci, nosat&fci, mdice,. larvy rdzngeh druhd hmyzu apod..
Sloudeniny podle. vyndlezu 1lze rovnd% pouZivat proti fytopa-
thogennim nematoddm, jako jsou hédétka koFenovéd, obecnd,
hédlkotvornd, bramborovéd a osni, a- roztodi. K hubeni pldniho.
hmyzu, napf{klad druhd Diabrotica, se popisované dginné lét-
ky aplikujf v W¥innych dévkéch s vyhodou do pidy nebo se do
této pidy zapravuji. Jednd se o pidu, v niZ se uZitkové rost-
liny ji% p&stujf nebo budou pdstovat. Aplikaci je moZno pro-
vé4ddt rovnd% na semena rostlin nebo na kofeny rostoucich
rostlin.

Déle je moZno tyto sloudeniny pouZivat k potiréni
n¥kterych &lenovcl, zejména nékterych druht hmyzu Zivicich
se na nadzemnich Z#stech rostlin, prostfednictvim aplikace
na list nebo systemického ud&inku.

PFi ochran¥ zdravi obecnd se popisovang slougeniny
pouZivaji{ zejména k hubeni &etnych druhd hmyzu, zejména z

— y—souledu—s—tim—tedy—vynélez rovndZ zahrnuje zplsob__ L
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Fédu dvouk¥idlych /Diptera/, Jjako jsou mouchy a mudky, bo-
dalky, bzulivky, ovédi, stfedci, kloSovit{, koméfi a pod..

'Slouéeniny podle vyndlezu je moZné aplikovat ni%e
uvedenymi postupy na nésledujici 8kidce zahrnujic{ &lenovce
/zejména hmyz/, nematody, helminthy a prvoky.

K ochran& skladovanych produktd, napFiklad obilnich
produktd, vietn& zrni a mouky, podzemnice olejné, krmiv pro
zvitata, feziva a zboZi pro vybaven{ domdcnosti, napfiklad
kobercd a textilii, proti napadeni Zlenovei, zejména brouky,
v&etnd pilousd, moli a roztodi, jako naptiklad

Ephestia spp. Pmol mou¥ny/,

Anthrenus spp. /ru3nfk/,

Trobolium spp. /potemnik/,

Sitophilus spp. /pilous/ a | W
Acarus spp./ zdkoZka/. ' £

K huben{ 3vébd, mravencd, termitd a podobngch élend%-

cd—v—obytnych-aprimyslovich-budovéch-a—k—hubent koméFfeh—

larev ve vodnich cestéech, studnich, vodoaemech a v jiné

stoaaté &1 tekouci vodé.

oéetfovéni zéklad&, konstrukci a pﬁdy pro ochran
staveb proti napadeni termity, jako jsou napfiklad

fyi ._F“

LETE

Reticulitermes spp. /viekaz/,
Heterotermes spp. a
Coptotermes sSpp.. -

V zem&d&lstvi k boji proti

dospéledm, larvém a vaji&-
kim 3kdded z Fédu Lepidoptera /motyli a moli/, Jjako' jsou na-

pfiklad
Heliothis spp. /3edavka/, jako Heliothis virescens, Helio-

,i
' L LU
N

this-armigera a Heliothis zZéa, -

Spodoptera spp, jako Spodoptera exampta, Spodoptera litora-
' lis a'Spodoptera eridania,

Mamestra configurata /mira/,

Earias spp. /mirka/, jako Earias insulana,

Pectinophora spp., napfiklad Pectinophora gossypiells,
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Ostrinia spp., Jako Ostrinia nubilalis,
Trichoplusia ni,
Artogela spp.,
Laphygma SPp.,
- Agrotis spp. /osenice/ a_Améthes.spp. /osenice/,
Wiseana spp.,
Chilo spp.,
Tryporyza spp. a Diatrasea spp.,

i

Sparganothis pilleriana /obale& révovy/, = =

— e . —m wmamos e sime om Un b oam.

“Cydia pomonella,
Archips spp.,
‘Plutella xylostella /pFedivka/, - -
Bupalus pinisrius /pfdalks tmavoskvrnad/,
Cheimatobia brumata,

Lithocolletis blancardella /klin&nka jablonové/,

Hyponomeuta padella. /mol jablonovy/,
Plutella maculipennis /pfedivka polni/,

“"'*'”*t*“*Maiacosomarneustriaw/bourovecwprsténéity/,
Euproctos chrysorrhosa /bekynd piZmové/,
 Lymantria spp. /bekyn&/, . . . .. .
Bucculatrix thurberiella, |
Phyllocnistic citrella /listovniZek/,
Fuxoa spp. /osenice/,
Feltie brassicae;  ~ -~ - ot e o
Panolis flammea /mira sosnokaz/,
Prodenia litura, '
Carpocapsa pomonells, _
Pyrausta nubilalis /zavije& kuku¥iZny/,
Ephestia kuhniella /mol moudny/, .
Galleria mellonella /zavije¥ voskovy/,
Tineola bisselliella /mol 3atnt/,
Tinea pellionella /mol koZiZinovy/,
Hofmannophila pseudospretells,
Cacoecia podana /obaled/,
Capua reticulana,
Choristoneura fumiferana,
Clysia ambiguells,

T Y
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Homona magnanima a
Tortrix viridansa.

Proti dosplcim a larvém broukd /Céleqptera/, jako
jsou '
Hypothenemus hampeli,

Hylesinus spp. /lykohub/,

Anthonomus grandis /kvétopas/ _

Acalymna spp., . ,

Lema spp. /kohoutek/, '

Psylliodes spp. /dfepdik/,

Leptinotarsa decemlineata /mendelinka bramborové/,
Diabrotica spp.,

Genocephalum spp. /potemnik/,

Agriotes spp., Limonius spp /kovafici/,

Dermolepida, Popillia a Heteronychus spp., .
Phaedon cochlearise /mandelinka Fe¥idnicovd/, W
Epitrix spp., | s

ﬁquutorhynchus spp.,ﬁRhynchosporus*aWCosmOleites spp,_/kry-

Lissorhotrups oryzophilus,
Meligethes 'spp. /blyskdsek/,

“-tonosei/, - e AR T
Anobium punctatum /Zervotod prouzkovany/, £
Rhizopertha dominica, '
Bruchidium obtectus,
Acanthoscelides obtectus /zrnokaz/,
Hylotrupes bajulus /tesafik krovovy/,
Agelestica alni /bézlivec ol¥ovy/,
Psylliodes chrysocephala /dfepdik oleakovy/,

Epilachna varivestis,

Atomaria spp. /melo&lenec/,

Oryzaephilus—surinamensis—/lesdk—skladtdtnt/5-———— -
Anthonomus spp. /kv&topas/,

Sitophilus spp.,

Otiorrhynchus sulcatus /lalokonosec ryhovany/

Cosmopolites sordidus,

Ceuthorrhynchus assimilis /krytonosec/,
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Hypera postica,

Dermestes spp. /koZojed/,

Trogoderma Spp., ' .

Anthrenus spp./rudnik/,

Attagenus spp. /koZojed/,

Lyctus spp. /hrbohlav/,

Meligethes aeneus /blyskéek Ffepkovy/,

.. Ptinus.-spp..-/vrtavec/, |
N N*ptue ~holoceucus_fvrtavec p stnety /o o o e il L

Gibbium psylloides, B '

Tribolium spp. /potemnik/,

Tenebrio molitor /potemnik mousny/,
 —--"—~~—M~Con0&erus"spp.3~—»n—n—nnmu—"—_~~———"~——~——- e -
Melolontha mellolontha /chroust obecny/,

Amphimallon solstitialis /chroustek letni/ a Costelytra
zealandica.,

e et e e Erotimékﬁdcﬁmuzw%éduﬂHeieroptenaé/Hemipterawa—Homqu-w«~~w—~——-
ptera/, jako jsou nap¥fklad

-~PsyllaLspp. /mera/’ T
Bemisia spp.,
Trialeurodes spp. /molice/,
Aphis spp. /m3ice/,

' Megoura vicias /kyjatka vikvovd/,
Phylloxera spp. /m3idka/,
Adelges spp. /korovnice/,
Phorodon humuli /m3ice chmelové/,
Aeneolamia spp.,
Nephotettix spp.,
Empoasca spp. /k¥isek/,
Nilaparvata spp.,
Parkinsiella spp., |

e e o Pyrilla 8pPey.. e e e e e e e e
Ainidiella spp.,

Coccus spp.,

. Pseudococcus spp /Zervec/,

Helopeltis spp., L




el
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Lygus spp. /klopudka/,

Dysdercus spp.,

Oxycarenus spp.,

Nezara spp.,

Eurygaster spp. /kn¥%ice/,

Piesma quadrata /sit&nka Fepnd/,
Cimex lectularius /3té&nice domdci/,
Rhodnius prolixus,

Triatoma spp.,

Aspidiotus hederas /3tit¥nka b¥e&fanovéd/,

Aleurodes brassicae /molice zelné/,
Brevicoryne brassicae /m3ice zelnd/,
Cryptomyzus ribis /mSice rybizové/,
Doralis fabae /m¥ice makové/,
Doralis pomi /m3ice jablonové/,
Eriosoma lanigerum /vlnatka krvavéd/,
Hyelopterus arundinis /m3ice/,

' Macrosiphum avense,

.....

i
A

Myzus spp.,
Phorodon humuli /m3ice chmelové/,

-..Rhopalosiphum padi ./m3ice stfemchové/
Euscelis bilobatus /kfisek/
Nephotettix cincticeps,

Lecanium corni,

Saissetia olese /puklice/,
Lacdelphax striatellus.

Proti ékﬁdc&m z Fddu Hymenoptera /blanokiidli/ aako

. AP

Jjsou napifikiad

Athalia spp. /pilatka/,
Cephus spp. /bodruéka/

~ Atta spp.,

Diprion spp. /hfebenule/,
Hoplocampa spp. /pilatka/,
Lasius spp. /mravenec/,
Monomorium spp.,

Vespa spp. /srden/,
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' Solenopsis spp. /mravenec/.

Proti 3kddelm z #4du Diptera /dvouk#idli/, jako Jsou
napfiklad i

Delia spp.,

" Atherigona spp.,

Chlorops spp. /zelenudka/,
Sarcophaga spp. /masatka/,

Musca. Spp. /moucha/,_ . e e - L . .- e e o

———-——= —Phormia-—sppsy—

———————

Anopheles _spp. /anofeles/, _ .

Aedes spp. /komér/,

Simulium spp. /muchnidka/,

e Phytomyza‘ 'spp'.—/vrt'a'l'ka/‘;‘"— T T T Ty T e e e e e

= . —

g

" Phorbia spp.,

Ceratitis spp. /vrtule/,
Culex spp. /komér/,
Drosophila melanogaster /octomilka obecné/

Ceratitis capitata /vrtule ovocnd/,
Dacus Olese, '
Tipula paludosa /tiplice bahenni/
Calliphora erythrocephala /bzu¥ivka obecné/
Lucilia spp. /bzudivka/,

Chrysomyia SPP. s

_Cuteredbra SPPey

Gastrophilus spp. /stfeﬁek/

Hyppobosca SDPe,

Stomoxys spp. /bodalka/,

Qestrus spp. /st¥edek/,

‘Hypodermsa spp. /stiedek/,

Tabanus spp. /ovad/, ' " C .
Fannia spp. /slunilka/,

Bibio hortulanus /muchnice zahradni/,

Oscinella frit /bzunka aeéné/,

Zae e s PP RPN e e e R e A L - e el

- Pegomyia hyosciami /kvétilka fepné/.
Proti $kddcudm z ¥édu Thysanoptera /tFésnok¥idli/,
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jako Jjsou
Thrips tabaci /tfdsnénks zahradni/ a
‘Hercinothrips femoralis /tf¥dsn&nka hnddonohd/.

Proti 3kddcim z Fédu Orthoptera /rovnok¥idli/, jako
jsou
Locusta a Schistocerca spp. /sarandata a’
Gryllus a Acheta spp. /evrdei/,
Blatta orientalis /3véb obecny/,
Periplaneta americana /3véb americky/,
Leucophasa maderas,
Blatella germanica /rus doméci/,
Acheta domesticus /cvriek doméci/,
Gryllotalpa spp. /krtonozka/,
Locuste migratoria migratorioides /saranfe st&hovavéd/,
Melanoplus differencialis a
Schistocerca gregaria /sarane pustinnd/.

Proti Skddedm- z_f'édu—Collembola—/chvosteskoci—/—;]a'ké

Jsou naptiklad

Seinthurus.. spp,_/podrepka/

" Dnychiurus 'spps /1arvénka/
Periplaneta spp., a
Blatells SPPe.

Proti ékﬁdcﬁm z F4du Isoptera /viekazi/, jako jsou
napfiklad

Odontodermes spp.,

Retiecul itarmes 3pp. 5

Coptotermes spp..

Proti 3kidcim z #4du Dermaptera /Skvo¥i/ jako-je'na_
~———-——-pitklad-Forticula spps 73

Proti &lenovelm dlleZitym v zemddalskd oblasti, aako
dsou napfiklad rozto¥i, jako

Tetranychus spp. /sviludka/,
Panonychus spp.,
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Bryobia spp. /sviluka/,

- Ornithonyssus spp.,
Eriophyes spp. /vlnovnik/ a
Polyphadotarsonemus Spp.,

3kddei z fddu Thysanura /Supinusky/, jako
Lepisma saccharina /rybenka doméci/,

3ktdei z ¥4du vs{ /anoplura/, jako jsou

-~Phylloxera-vastatrix SMEEERES o e e e e ee e el

Pemphingus—spp I‘uht—iLkal B P

Pediculus humanus corporis /veé éatni/
_ Haematopinus spp. a.
Linognathus spp.,

skddei z PAdu Mallophsga /vienky/, jeko napf{klad
Trichodectes spp. /vienka/ a
Damalinea spp.,

ékﬁdci 2z Fédu Siphonaptera, _Jjako napfiklad

Xenopsylla cheopis /blecha morovd/ a
Ceratophyllus .spp. /blecha/.,“_ o

| Déle je moZné sloudeniny podle. vyndlezu pouiivat pro=-
ti jinych 8kodlivym &lenovelm, jako jsou napfiklad

- —..._Blaniulus_spp. /mnohonoZka/,
Scutigerella spp. /stonoienka/
" Oniscus spp. /stinka/ a
Triops spp. /listonoh/,

proti 3kddeldm 2 fédu Isopoda /steanonoici/ jako
jsou napfiklad

Oniscus asellus /stinka zedni/,
Armadillidium vulgare /svinka obecnd/ a | o,
Porcellio scaber /stinka obecné/,

‘proti 3kddedm z t¥fdy Chilopoda /stonoZky/,” jako jsou
napf{klad

Geophilus carpophagus /zemivka/ =
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Scutigera spp. /stra3nfk/,

proti nematoddm napadajicim rostliny a stromy dile-
2ité pro zemdd¥lstvi, lesnictv{ a zahradnictvi a to bud pri-
mo nebo tim, Ze rozdifujl bakteridlni, virové, mykoplasma-
tické nebo houbové choroby rostlin, z nichi Je moiné jmeno-
vat korenovd a jind héddtka, jako nap¥iklad

Meloidogyne spp. /hdddtko koFenové/, nap#fklad Meloidogyne
incognita,
Globodera spp., napiiklad Globodera rostochiensis,
Heterodera spp., napfiklad Heterodera avenae /héddtko oves-
né/,
Radopholus spp., napfiklad Radopholus similis,
Pratylenchus spp., nap#fklad Pratylenchus pratensis,
Belonolaimus spp., nap¥iklad Belonolaimus gracilis,
Tylenchulus spp., nap¥fklad Tylenchulus semipenetrans, - g
Rotylenchulus spp., napfiklad Rotylenchulus reniformis, . |
Rotylenchu spp., napffklad Rotylenchus robustus, .
Helicotylenchus_ SPp«,—napiikiad-Helicotylenchus— multicinc—
tus, . :
Hemicycliophora., nap¥{klad Hemicycliophora gracilis, __ ' i
. Criconemoides spp., napffklad Cricénemoides similis,”
Trichodorus spp., napfiklad Trichodorus primitivus,
Xiphinema spp., nap¥iklad Xiphinema diversicaudatum,
Longidorus spp., napffklad Longidorus elongatus,
Hoplolaimus spp., napffklad Hoplolaimus coronatus, .
Aphelenchoides spp., nap¥fklad Aphelenchoides ritzems-bosi
/hédétko kopretinové/ a Aphelenchoides bes-

rid
%
54

Ditylenchus spp., nap¥iklad Ditylenchus dipsaci /hddsatko
zhoubné/,

S e e s 4 e et

T T T DélE e 'moZné slouXeniny podle vyndlezu pouzivat v
oblasti veterindrnf mediciny, p¥i chowvu dobytka a pfi-ochraF
né zdravi obecn& proti &lenovedm, helminthim nebo prvokim,
parazitujicim bud vnit#n¥ nebo zevn® na obratloveich, ze jmé~
na na teplokrevnych obratloveich, naptiklad na &loviku a na
domdeich zviFatech, jako jsou hovéz{ dobytek, ovce, kozy,
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kon&, prasata, drdbe%, psi a kodky, jeko napfiklad proti
SkGdclm 2

#4du rozto&ld /Acarina,

vietnd kli3fatovitych, jako jsou napfiklad

Ixodes spp. /kl15t&/,

Boophilus spp. /k1i¥t/, napfi{klad BOOphilus microplus,
Amblyomma spp. /pijdk/,

Hyalomma sSpp., . .

1

Rhipicephalus spp. napfikled Rhipicephalus appendiculatua,_
Haemaphysalis spp. /kl1i3t/, :

Dermacentor spp. /pijék/ a

Ornithodorus spp., nap¥iklad Ornithodorus moubata,

"a Jingch druhd, jako Jjsou ‘napi“i‘klad"' TTTTmTm T T TTe e et

Damalinia spp.,
Dermanyssus gallinae /&melfk ku¥i/, |
Sarcoptes spp., napfiklad Sarcoptes scabiei,

- Pgoroptes “spps /pradivka/,- - - - - "*”"““'"““'“ﬁ“L"" T

Chorioptes spp. /strupovka/,
.Demodex .Spp../trudnik/ a .
Eutrombicula spp.,

fédu dvouk¥idlych /Diptera/, jako Jjsou napfiklad

. Aedes spp. Jkomdr/, . _ ... . _
Anopheles spp. /anofeles/,
Musca spp. /moucha/,

Hypoderma spp. /stfedek/,
Gasterophylus spp. /stiedek/ a
Simulium spp. /muchnidka/,

fédu Hemiptera, jako je nap¥iklad
Triatoma spp.,
‘fédu Phthiraptera, aako 330u napfiklad

Damalinia Spp. a
Linognathus spp. /ved/,

¥é4du Siphonaptera, Jjako je napfiklad
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Ctenocephalides spp. /blecha/,
¥édu Dictyoptera, jako jsou napfikléd

Periplaneta spp. /5véb/ =
Blatella /rus/ a

fddu Hymenoptera /bianokfidli/, Jako je nap#iklad

Monomorium pharaonis,

déle napfiklad proti infekeim gastrointestindlniho traktu
zpﬁsobovanym parazitujicimi nematody, jako napffklad nema-
tody z Zeledi Trichostrongylidae /vlasovkoviti/

Nippostrongylus brasiliensis,
Trichinella spiralis /svalovec sto&eny/,

Haemonchus contortus /vlasovka slezové/,

Trichostrongylus colubriformis /vlasovka kozi/,

Nematodirus battus /vlasovka/, | | S
Ostertagia circumcincta /vlasovka/,
Trychostrongylus axei /vlasovka_konské/,

BN

Cooperia spp. /vlasovka/ a
Hymenolepis nana /tasemnice d&tskd/, ' i

' pfi kontrole a le&b& protozoérnich onemocnéni zpﬁsobovanych
nap#iklad '

- Elmeria spp. /kokcidie/, 3jako Jjsou

Eimeria tenella /kokcidie ku#{/,

Eimeris acervulina, |

Eimeria brunetti,

- Eimeria maxima a SR e e e S
Eimeria necatrix, T

Irypanosoma cruzi /trypanosoma americks/,

Leishmania spp. /nilivka/, _ .

Plasmodium spp. /zimnidka/,
Babesia spp. /kli3ténka/,
Trichomonadidae spp. /bifenka/,
Histomonas spp. /bi&ivka/,
Giardia spp.,
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Toxoplasma SPP.,
Entamoeba histolytica /ménavka dplaviZnéd/ a
Theileria spp. /mofivka/.

Vynélez rovnd% zahrnuje zplsob huben{ Ikdded v urdité
lokalit&, jehoZ podstata spodivéd v tom, Ze se do této loka-
1ity aplikuje d¥inné mnoZstvi slouZeniny obecného vzorce I.

... .. P¥i.praktickém.pouZiti k hubeni. élenovcﬁ /zejména L
hmyzu/-o nematodd-Zkodicich. rostlindm se tento zpdsob rea- .~

lizuje tak, %e se na takovéto rostliny, nebo na prostfedd
" v némz rostou, aplikuje U&inné mnozstvi sloudeniny podle
vyndlezu. V tomto pFipedd se na misto, kde se mé zajistit
- -—————yyhubeni- -§lenoved -nebo- nematodd,--obecni- aplikuje_G3innd lét=___
ke v mnoZstvi pohybujicim se zhruba od 0, 005 kg do 15 kg
na hektar osetfované plochy. Za idedlnich podminek mohou,
v zévislosti na potiraném 3kddci, poskytnou primd¥enou
__ochranu i niZ3{ ddvky. Naproti tomu p¥i nepfiznivych povétr-

nostnich podminkéch pfi potiréni rezistentnich dkdded a
v zévislosti na jingch faktorech miZe byt nutno pouZivat

vys81 dévky d¥inné létky. Optimélni ddvkovéni obvykle zévi-—
s{ na Fadd faktorid, nap¥iklad na druhu potiraného -3kddce,

na druhu a rdstovém stédiu zamofené rostliny, na vzdélenos-
ti ¥4dkd a rovn&Z na zpisobu aplikace. Rozmezi efektivnich

aévek U¥innjeh latek se s whodou pohybuje od ast 3,01 Lg/ha e
zhruba do 2 kg/ha.

P¥i potiréni Zkidcd Zijfcfch v pid& se udinnd létke,
obvykle ve form® vhodné kompozice, rovnomérnd rozptyli po
oSet¥ovaném povrchu /napfiklad pohazovénim nebo ofetfenim
po pruzich/, a to libovolnym vhodnym zpisobem. Je-1i to Z&-
douci, lze o¥etfovat celou plochu pole nebo mista, kde se
p&stuje kulturn{ plodina, nebo je moZné aplikaci provéd&t
v t&sné blizkosti semen nebo rostlin, které chceme chranit
pred zamorenim. USinnou slofku je moZné do pidy smyt postfi-
kem o3et¥ené plochy vodou nebo ji ponechat na povrchu, aby
54 do pidy spléehl dé3i. Bzhem aplikace nebo po aplikaci

 Je moZné kompozici popiipadé v pide mechanicky rozptylit,

o
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napfikled zaordnim nebo pomoci kultivdtord. Apliksei je mo%-
né provéddét pred setim, pfi set{, po zaset{ ale pfed vzeji-
tim nebo povzejiti. Mimoto je moZné rovns% oZetfit semena
pfed jejich setim s tim, Ze se Udinky aktivni l&tky projevi
aZ po zaset{,

Skddce /zejména hmyz/ a nematody napadajici nadzemn{
¢ésti rostlin je moZné rovnd% potirat tak, Ze se u&innou
létkou o3etff listy rostlin. Sloudeniny podle vynédlezu jsou
schopny hubit Skddce po¥frajici ¥dsti rostlin vzddlené od
mista aplikace. Tak nap¥fklad hmyz po¥frajfci listy je huben
systemickym pisobenim Udinné létky aplikované napiikled ke
korendm rostliny. Déle pek mohou sloudeniny podle vyndlezu
sniZovat napadenf rostlin v disledku svych repelentnich G&in-
kd. :

Slouteniny podle vynélezu a popisované zplisoby hubeni
Skdded se zvldstd dobfe hodi Xk ochran¥ polf, luk, plantéii
sklenikd, sadd a vinic, okrasngch rostlin, parkovych a les-

‘nich stromi. Jako pf{klady rostlin a plodin, které je moZné
témito d¥innymi létkami chrénit, lze uvést obiloviny /aakol

“"1eninu /jako fazole, brukvovité okurky a dyné, saldt, ci-

- kukurrciT—pﬁéniEi‘“fjZT‘E‘EETBE7“"B§§lnik, tabdkovnik, zgf:j
buli, rajdata a papriky/, poln{ plodiny /jako brambory, cukro-
vou fepu, podzemnici olejnou, sogu, fepku oleanqu/, cukrovou
tftinu, louky a porosty pienin /jako kukufice, &iroku a voj-
t&3ky/, plodiny p&stované na plantéiich /jako -jsou &ajovnik,
kévovnik, kakaovnik, bandnovnik, palma olejnd, palma koko-
sdvé, kautukovnik, kofen{/, sady a hdje /nap¥iklad s poros-
tem peckovin a jédrovin, citrusd, kiwi, avokéda, manga, oliv

a vla3skych ofechd/, vinice, okrasné rostliny, sklenikové,
zahradnf a parkové kvétiny a kefe a lesni stromy /jak opa-

davé, tak { stéle zelené/ v lesioh a Skolkéch.

Sloudeniny podle vynédlezu lze rovnd% poufivat k ochra-
né dfivi a Feziva /d¥ivi nastojato, vytdzené d¥ivi, fezané
df{vi, skladované d¥{ivi, stavebni d¥{v{/ proti napadenf riz-
nyni $kidei, napfiklad pilatkovitymi, brouky a termity.

oot
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Ddle lze slouZeniny podle vyndlezu pouZivat k ochra-
n® uskladn&nych produktd, jako jsou zrn{, ovoce, ofechy, ko=
fen{ a tabék, at u? nezpracované, rozemleté nebo zpracované
na rizné vyrobky, proti napadeni molovitymi, brouky, rozto-
&1 a pilousem. Chrénit lze rovnéZ Zivodi3né produkty, jeko
kd%e vlasy, chlupy a Zin&, vlnu a per{ v pfirodn{ nebo zpra-
cované formd® /napfiklad koberce nebo textilani vyrobky/ pro-
ti napadeni molovitymi a brouky, aakoi {1 uskladnéné maso a

- ryby proti napadeni brOuky, roztoéi a mouchami. -

Sloudeniny podle vyndlezu jsou kromé toho zvléét

vhodné k potiréni &lenovcd, helminthd nebo prvokd rozdifuji-
c{ch nebo prendsejfcich choroby na &lovika a na domdeil zvi-
e Fatay -napfiklad. k-potirdni_vyZe . jmenovenych Zkided o zejména .. _

k hubeni k1{3tat, zdkoZek, vii, blech, komérd a pakomérd,

obt{infeh a choroby prenddejfcich much. Sloudeniny podle vy-
nélezu jsou zv143t& ufitedné, prb'Hubéni'élénovc&, ‘helminthd -
_nebo prvokﬁ nachdzejicich se v domécich zvifatech aako hos-

‘titelfch nebo téchto 3kddeld zivicich se na kiZi nebo v ki%i,

nebo sajfcich krev vyde zmindngch zvifat. K tomu d&elu lze
- popisované. létky aplikovat. peroréln&, parenterdlnd; perkuténné

nebo: topicky..

Déle je mo%né sloudeniny podle vyndlezu pouZivat k
- . .- ledbd& kokcidiosy, coX_je onemocn¥ni zplisobované vytrusovel .

rodu Eimeria, které mﬁzeHZp&sobovat znainé ekonomické ztraty
pfi chovu domdcich zvi¥at a ptékd, zejména pak v piipadé
jntenzivniho chovu. Touto chorobou miZe byt napaden hovézi
dobytek, -ovce, prasata a krdlici, pi¥ifemZ zvldit¥ zdvainé
je toto onemocn&ni u dribefe, zejména u kufat. Aplikace ma-
1ého mnozZsivi sioudeniny podle vyndlezu, s vynodou v kombi-
naci s krmivem pro drdbeZ, uplné zabraﬁﬁje nebo znadnd ome-
zuje vyskyt kokcidiosy. Sloufeniny podle vyndlezu jsou udin-

~ né jak proti cekdlni, tak proti intestindln{ form& této cho-

" roby. SlouZeniny podle vyndlezu majf rovn&% uU¥inek na oocysty, =
protofe zna¥n& snifujf jejich podet a sporulaci oocyst jiZ
vzniklych. V§3e uvedené onemocn&ni dribeZe je obecn& rozii-

Fovéno ptdky, kteff pozfell infikujici organismus nachdzejici



_]33 -

se v trusu, v kontaminovaném stelivu nebo pdd&, nebo v krmi-
vu &1 napdjeci vodd. Chorobs se projevuje krvécenim, hroma-
dénim krve ve slepém nebo tenkém stfevu, pronikénim krve do
: trusu, celkovou slabost{ a zaZ{vacimi pot{Zemi. Choroba Zas-
¢ to kon&i uhynutim zvi¥ete, ale i ti ptéci, kter{ t&2ké one-
mocn&ni pfeZiji, majl v ddsledku infekce podstatn& niZsf
trini hodnotu.

Kompozice popsané ddle pro aplikaci na fostouci kul-
- turni plodiny nebo na mista jejich pestovéni, a jako mo¥idla
Osiva, 1lze alternativnd pouZfvat i k mfstnf{ aplikaci na &lo-
véka a zviFata, Jeko? i k ochrani skladovanych produktd, za-
¥izenl k vybaven! domdcnosti, pozemkd a Zivotniho prost¥edi
obecn&.

Yezl vhodné zplsoby aplikace slouenin podle vyndles
2u néleZeji: ' = )

-v piipadé rostoucich kulturnich plodin postfik na’
1isioni,_aplikace—popraéeT—granuiétu;-mlhy—a—pény, JakoZ 1

suspenze jemnd rozmdlnéného nebo zapouzdFeného prostfedku -k
ofetfeni pldy, a déle oée;jgyggi"kpiend_nosil1nnkapalnymi_:L_

- zélivkenmi, prédky, granuldty, dymy a pEnami, jako? i oSetyo-
vénl semen kulturnich plodin formoy mofeni osiva mo¥idly

nebo prdskovymi mofidly;

- v piipadd osob nebo zviFat infikovanych nebo vysta-
venyeh infekei &lenovet, helminthy nebo prvoky parenterdln{,
perordlni nebo topické aplikace kompozice obsehujic! d&in-
nou ldtku vykazujfci okam?ity nebo/a protrahovany U¥inek
proti éléhovcﬁm, helminthim nebo prvokim, napfiklad zapra-

- veni této kompozice do potravy &1i krmiva nebo do vhodné far-
maceutické kompozice urdené k perordlnfmy podénf, do poZi-
- o oovatelngeh-ndvnad; “solngeh I1Z8; dSHIRKY do krmiva, preparéid
k polévéni, post¥ikd, léznf, Prepardtd k namdenf, popra3{,
mast{, ¥ampond, krémd, voskl a sytémd, kterd dobytek ovlddsd

sam;

- v pf{pad¥ okol{ obeend nebo specifickyeh mist, kde
se 3kddci mohou skryvat, vEetn& uskladnénych produktd, dFivi
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a Yeziva, vybaveni domdcnost{ a obytnfech a primyslovych bu-
- dov a mistnostl aplikace post¥ikem, zamlZenim, popréd3enim,
zadymovénim, voskovénim, lakovédnim, ve form& granuldiu nebo
névnady, dévkovénim do vodnich cest, studni, vodojemd a jiné
tekouci nebo stojaté vody; a |

- domdcim zvifatdm v krmivu za ddelem hubeni larev
v aeaich vjkalech.

V_.praxi se sloudeniny Dodle _vynédlezu newéastéai Zpra-

~covévajl na vhodné kompozice, které je moiné pouZivat k hu-
beni Xlenovel /zejména hmyzu/, nematodd, helminthd a prvoki.

Jednd se kompozice libovolného typu, o nichZ je v oboru znéd-

. mo, %e jsou vhodné k aplikaci na pP{sludné. Zkddce za Ulelem .. .. _ ..

huben{ 3kodlivych Zlenoved v.mistnostech nebo v otevieném
prostoru. Tyto kompozice obsahujl alespon jednu sloudeninu -
podle vyndlezu, jak byla vy3e popséna, jako uinnou létku v
_kombinaci s aednou nebo n&kolika kompatibilnimi sloZkami,

jimiZ Jsou napfiklad pevné nebo kapalné nosige 31 fedidla,'“”

pomocné létky, povrchovd-aktivni &inidla apod., které jsou

vhodné pro dany d¥el & prijatelné v zemdd¥lstvi nebo medici-

‘n&.. Tyto kompozice, které je moZné p¥ipravit libovolnym zpd-
sobem znémym v daném oboru, jsou rovnii pfedmétem vyndlezu.

ViSe uvedené kompozice mohou rovné%i obsshovat dal3{
pFisady, jako ochrenné kolidy, sdhesiva, zahuitovadla, thi-
'xotropni ¢inidla, penetra¥ni ¥inidla, postfikové oleje /ze~
jména pfi akaricidni éplikaci/, stabilizédtory, konzervadni
pfisady /zejména konzervani p¥isady proti plisnim/, kom-
plexotvorné &inidle a pod., jakoZ i jiné zndmé pesticidn&
udinné idiky /zejména insekticidy, akaricidy, nematicidy
nebo fungicidy/ nebo ldtky regulujic{ rdst rostlin. Obecn&ji
fefeno, je moZné sloudeniny pouZivané ve smyslu vynélezu
kombinovat se v3emi pevnymi &i kapalnymi pfisadami, aaké
jsou v oboru pesticidnich prost¥edkd obvykld., '

Kompozice vhodné pro aplikace v zemdd&lsivi, zahrad-
nictvi a pod. zahrnuj{ kompozice pouZitelné nap¥iklad Jako
postfiky, poprade, granuldty, dymy, pény, emulze a pod..
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Mezl prost¥edky vhodné pro aplikaci obratlovedm ne-
bo ¥lovéku ndleZej{ Prepardty pouZitelné k perordlni{, paren-
terdlni{, perkutdnnf /napfiklad polévénim nebo ponofovénim/
nebo topické aplikaeci. -

Kompozice k perordlnimu podéni obsahujf{ jednu nebo
nékolik slouZenin podle vyndlezu v kombinaci s farmaceutic-
ky upotfebitelnymi nosiZi nebo latkami k povléként hotovych
prepardtld a vyréb&ji se nap¥iklad ve forms tablet, pilulek,
kapslf, past, geld, nélevl, premedikované potravy a krmiva,
premedikovand napéjeci"vody, premedikovanych krmivovyeh pri-
sad, bolusd se zpomalenym uvolnovénfm Udinné ldtky nebo ji-
nych forem se zpomalehjm uvolnovénim uXinné ldatky, urdenych
k setrvédni v gastrointestindlnim traktuy, V8echny tyto formy
.mohou obsahovat d3innou 1étku v mikrokapslich nebo PotaZenou

. Povlaky nestdlymi bud v kyselém nebo zdsaditém prostfedi,?%’
nebo jinymi farmaceutickymi povlaky. Jeé rovnd3 mo3né pouii’.""‘J
vel lkrmné premixy a koncentrdty obsahujfct sloudeniny podig"

vynélezu; zejména pro P¥ipravu premedikovaného krmiva, na-
Pédjeci vody nebo jinych materidls urdenych ke konzumeei zvif
f a:toy_' - o i » -

Kompozice pro parenterdlnf aplikaci zahrnuji roztoky,
emulze nebo suspenze U¥innd ldtky v libovolném farmaceuticky
upotfebitelném nosném prostfed! s pevné &1 polotuhé subku-
ténni implanty nebo pelety urZené k postupnému dlouhodobdmy
uvolnovéni u¥inngé latky. Tyto kompozice je mo%né p¥ipravovat
‘& sterilizovat libovolnym vhodngm zpisobem znémym v daném
oboru, )

Kompozice pro perkuténnf a topickou aplikaci zahrnu-
.  J1 postiiky, poprade, ndlevy, lézng, prostredky k omyvénd,
) Mmuuuﬁ“mgg§§;,“§ampénx,wkrémymnebo.vosky~a~pfipadné~zaffzen£“/napf£=““‘“" T
) klad u3nf 3titky/ pfipevnovansd na zvifata tak, aby byl umoz-
nén piehled o lokdlni nebo systemické aplikaci kompozic k
~ hubenf &lenoved.

Pevné nebo kapalné ndvnadové prostfedky vhodné pro
hubeni &lenoved sestévaji z jedné nebo n&kolika slouéenin‘
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obecného vzorce I a noside nebo Fedidla, které mi%e obsaho-
vat poZivatelny materidl nebo jinou ldtku, kterd zplsobi,
5e &lenovec zadne prostfedek konzumovat. :

Pourivané dévkovéni sloudenin podle vynélezu se mi-
Yo ménit v Sirokych mezich, zejména pak v zdvislosti na dru-
hu pot{raného 3kddce a na stupni zamofeni, napf{klad kultur-
nich plodin, t&mito 3kddci. Prost¥edky podle vynélezu obvyk-
le obsahujf asi 0,05 a% 95 % hmotnosti jedné nebo. n&kolike
&Einnjch—iétek—pod&e—vyn“%ezuT—asi—+—ai—95—%—hmotnosti—jed~

noho nebo nékolika pevnych nebo kapalnych nosi&d e popfipa-
as 0,1 a% 50 % hmotnostl jedné nebo nékolika kompatibilnich
slozek, jako povrchovd aktivnich Zinidel a podobni.

ganicky, p#irodni nebo synteticky materidl, s nimZ se u¥innd
14tka kombinuje k usnadndni jeji aplikace na rostlinu, na
semeno nebo do pidy. Tento nosi& je tedy obecnd inertni a

telny v zem2ddlstvi, zejména pro odetfovanou rostlinu/,.

Nosi% miZe byt pevny, jeko tomu je nepfiklad v-pfi- -
pedé hlinek, pfirodnfch nebo syntetickfch.silikdtd,. oxidu
kfemi¥itého, pryskyfic, voskd, pevnych minerélnich hnojiv
/napfiklad emonnych soli/, drcenych p¥irodnich minerdld, Ja-
ko Jsou kaoliny, hlinky, mastek, k¥ida, kiemen, attapulgit,
monmorillonit, bentornit nebo k¥emelina, a drcenych syntetic-
kjch minerdlnich létek, jako jsou kiemelina, oxid hlinity
a silikdty, zejména k¥emiitany hlinité a hofeZnaté. Jako
pevné nosile pro pfipravu granuli jsou vhodbé napfiklad
drcené a frakeionované p¥irodn{ horniny, jako vépenec, mra-
mor, pemza, sepiolit a dolomit, jakoZ i syntetické granule
z anorganickych a organickyeh moulek, a granuIé z organic-
kého materidlu, jako jsou piliny, skordpky kokosovych ofe-
chd, kukufi¥né klasy a tabdkové stonky, déle kfemelina, ku- ..
kxuii¥né plevy, fosforednan vépenaty, prédkovy korek, saze,
aktivnf uhlf, ve vodd rozpustné polymery, pryskyfice, vosky
a pevné minerdlni hnojiva. Tyto pevné kompozice mohou popri-
padé obsahovat Jjedno nebo n&kolik kompatibilnich smégedel,

Pod vjrazem "nosiz" se zde rozumf{ organicky nebo anor-

-~ o gl byt prijatelny, resp. upotfebitelny /napfiklad-pFije- - - -
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dispergétord, emulgdtord nebo barviv, kterdito pfisady, po-
kud jsou pevné, mohou slouiit rovnéZ jako fedidls.

Nosi& mdZe byt rovnd: kapalny a v tomto ohledu je
moZné jako p¥iklady jmenovat vodu,. alkoholy, zejména buta-
nol nebo glykol, jako: i jejich ethery nebo estery, zejména
methylglykol-acetdt, déle ketony, zejména aceton, cyklohe-
zanon, methylethylketon, methylisobutylketon a isoforon,
ropné frakce, jako parafinické 8 aromatické uhlovodiky, ze-
Jména xyleny nebo slkylnaftaleny, a minerdln{ a rostlinné
oleje, déle alifatické chlorované uhlovodiky, zejména tri-
chlorethan nebo methylenchlorid, nebo aromatické chlorované
uhlovodiky; zZejména chlorbenzeny, ve voda rozpustnd nebo
siln& polérnt rozpoustédla, Jako dimethylformamid, dimethyl-
sulfoxid nebo N-methylpyrrolidon, zkapalnéné plyny a podobpné,
JakoZ 1 jejich sm&si. -

Povrchovd aktivnim ¢inidlem miZe byt emulgdtor, dig-

pergdtor nebo smddedlo 1onogenniho_nebo_neionogenniho—typu,

nebo smés takovychto povrchovs sktivnich &inidel. V tomto
ohledu je moZné jmenovat napfiklad soli polyakrylovych Ky=»

selin, soli Iignosulfonovych kyselin, soli fenoIsulfonOVjcg -
kyselin nebo naftalensulfonovych kyselin, polykondenzéty
ethylenoxidu s mastnymi alkoholy, mastnymi kyselinami nebo

S estery ¢i aminy mastné Fady, substituované fenoly /zejména
alkylfenoly nebo arylfenoly/, soli estert sulfojantarové ky-
seliny, derivdty taurinu /zejména alkyltaurdty/, estery
alkohold nebo polykondenzdtd ethylenoxidu s fenoly s kyseli-
nou fosforednou, estery mastnych kyselin s polyoly a sulfé-
ty, sulfondty a fosféty vyze uvedenych sloudenin. P¥{tomnost
nejmén& jednoho povrchové sktivniho ¢inidla je obecnd nezbyt-

né nutné v pfipa¢§1“égmggigpqm}é;gghgehpéaminertniunosié_auu-~~~~u‘ s

~Jsou pouze omezen¥ rozpustné ve vodd nebo nejsou ve vodsd
~ rozpustné vibec, Pri¥em? se jako nosnd ldtka pfisluépé apli-
ka¥n{ formy pouZivé prévé voda.

Kompozice podle vyndlezu mohou obsahovat rdzné dals{
pfisady, jako adheziva g barviva. Pfi vyrobs p¥isludnych kom-
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pozic je moZné pouZivat adheziva, Jako karboxymethylcelulé-
zu a prirodni nebo syntetické polymery ve formg préskd, gra-
nuli nebo latexd, Jjako jsou arabskd guma, polyvinylalkohol

a polyvinylacetdt, jakoZ i p¥{rodni fosfclipidy, jako jsou
cefaliny a lecithiny, a syntetické fosfolipidy. Déle Je moZ-
né pouiivat barviva, jako anorganické pigmenty, napfiklad
oxidy Zeleza, oxidy titanu a berlinskou modr, a organické

cyaninovébervive;—Jjakei—i—-stopové-prvkyve-formé- ngpfikled..

- -barviva; ‘jako-alizarinovéd barviva, azobarviva a-kovova ftalo=-. .. .. .

soll Zeleza, manganu, boru, m&di, kobaltu, molybdenu a zinku.

-~ --Kompozice- s -obsahem sloudenin obecného vzorce I, kte-. ..
_ ré je moZné aplikovat k hubeni &lenoved, nematodd kodicich
‘rostlindm, helminthd nebo prvokd, mohou rovn&Z obsahovat sy~
nergické pFisady /napfiklad.piperonylbutoxld.nebo.sesamex/,_sta-
bilizétory, daldi isekticidy, akaricidy, nematicidy, anti-

helmintika nebo antikokeididrni &inidla, fungicidy /at u%
nomyl nebo iprodion/, baktericidy, straktanty nebo repelen-
aromatické pfisady, barviva, pomocné terapeutické &inidla,

napfiklad stopové prvky. Tyto pFisady mohou zlep¥ovat udin-
nost prost¥edku, jeho setrvéni na o3et¥eném povrchu, bezped-

sludnd kompozice miZe pfi jednom oZet¥eni zvifete nebo urli-.
+é plochy vykonat i dal3f uZitelné funkce.

Jako pfiklady jinfch pesticidn® uZinnych sloudenin,
‘které mohou byt p¥f{tomny v kompozicich podle vyndlezu, ne=-.
bo které je moZiné pouiivat ve spojeni s kompozicemi. podle -
vyndlezu, lze uvést acephat, chlorpyrifos, demeton-S-methyl,
disulfoton, ethoprofos, fenitrothion, malathion, monocroto-
phos, parathion, pirimiphos-methyl, triazophos, cyfluthrin,
‘¢ypermethrin, deltamethrin, fenpromathrin, fenvalerdt, per-..
methrin, aldicarb, carbosulfan, methomyl, oxamyl, pirimicarb,
bendiocarb, teflubenzuron, dicofol, endosulfan, lindan, ben-
zoximdt, cartap, cyhexatin, tetradifon, avermectiny, ivermec-
= - 4iny, milbemyeiny; thiophanat,-trichlorfon, dichlorvos, dia--

ty pro &lenmovece nebo obratlovce nebo feromony, deodoranty, = ... .

—--— —---nogt;-absorpei- nebo-spektrum- d&inku;  nebo-umoznuif, -Fe pri- - —-- -

e g s emEA 81 ské - nebo-ve terinérnt-pousiti; jeko-napfiklad-be= oo
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veridin a dimetriadazol.

Pri aplikacich v zem¥d&lstvi se tedy slougeniny obec-
ného vzorce I pouZfivajf obecnd ve formd kompozic, které ma=-
J1 rizné pevné nebo kapalné formy.

Jako pevné formy kompoziec podle vyndlezu je moZné
uvést poprade /v nich? se obsah G&inné lédtky obecného vzor-
ce I pohybuje do 80 %/, smdZitelné prédky a granule /viet-
né granull dispergovatelnych ve vods/, zejména granule 21s-
kané vytladovénim, lisovénim, impregnac{ granulovaného no-
sife nebo granulovénim pré3kové kompozice, p¥iZem? obsah
U&inné 1étky obecného vzorce I v t&chto smé&itelnych pré3-
cich nebo granulich se pohybuje mezi asi 0,5 a asi 80 %, K
dlouhodob&jsimu oSet¥ovédni stojatfch nebo tekoucich vod Je
moZné poufivat pevné homogenni nebo heterogenni kompozice . © ok
obsahujici jednu nebo n&kolik sloudenin obeendho vzorce 1y
napfiklad granule, pelety, brikety nebo kapsle. Obdobného ™
efektu je moZné dosdhnout_dédvkovénim vy3e uvedenjch,—ve—vodd

T M
He
x

dispergovatelnych koncentrétl, do oXetfované vody.

Mezi vhodné kapalné_pnostiedkyfnéleieéi—napfik}ad-;g

& O

" vodné a nevodné roztoky a suspenze /jak0'emulgovate1né kon-
centréty, emulze, suspenzni koncentrdty, disperze a roztoky/,
JakoZ i aerosoly. Kapalné prostredky rovn&% zahrnujf zejmé-
na emulgovatelné koncentrdty, disperze, emulze, suspenzni
koncentréty, aerosoly, sméditelné prédky /nebo st¥ikac{ prés-
ky/, suché suspendovatelné koncentréty a pasty, co% jsoh
vesmds kompozice bud kapalné nebo urdené k p¥iprave kapal -
nych kompozic, je# se aplikuji napfiklad jako vodné post¥iky
/v¥etn& postfikovych aplikseci za pouzit{ nizkyeh a ultraniz-
kfch objemd/, jako mlhy a aerosoly.

7 "Kepalné kompozice, naprikied ve forms emulgovatelnyoh
nebo rozpustnych koncentrstd, nejlastéji obsahujf ssi 5 ai
83l 80 % hmotnosti d&inné ldtky, zatimeco emulze nebo rozto-
ky vhodné k aplikaci obsahujf zhruba 0,01 aZ 20 % y&inné
létky. Krom& rozpoustidla mohou emulgovatelné koncentréty
popfipadd obsahovat zhruba 2 a% 50 % vhodnych p¥{sad, jako -
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stabilizétord, povrchové aktivnich pfisad, penetra&nich &i-
nidel, inhibitord koroze, barviv nebo adheziv. 2 t&chto kon-
centrétl je moZné zt¥eddnim vodou ziskat emulze © libovolné
po¥adované koncentraci ud&inné létky, zv14351 vhodné k apli-
kaci na rostliny. Emulzn{ prostfedky mohou byt typu "yoda v
oleji" nebo "olej ve vod¥" a mohou mit hustou konsistenci.

Krom® normélnich zem&d&lskych aplikaci Je moéné ka-~
palné kompozice podle vyndlezu pouZivat napf{klad i k oéetfo—
védni substrétd nebo mist zamofenych nebo vystavenych Zamo-

¥eni &lenovei /a ainymi Skddei, proti nin? jsou sloudeniny
podle vynélezu i%inné/, vietnd budov, vndjdich nebo vnit¥-
" ni¢h skladovacich nebo vyrobnich-prostor, kontejnerd a sto-
_ jatych nebo tekoucich vod.

Viechny tyto vodné disperze nebo emulze nebo postfi-

kové smési je moiné aplikovat, napiiklad na uZitkové rostli-
ny, libovolnym vhodnym zpisobem, hlavné post¥ikem, v dév=-
_ kéch pohybujfcich se Fadové asi od 100 do 1200 litrd postfi-

et s sl i ' = et

kové smési na hektar, ale i ve vyééich nebo ni%dich dévkéch
/nap¥iklad pfi aplikacich za pouZiti nizkjch nebo ultranizf

" Jgfch objemd/, a to v zdévislosti na dané potfebd a na apli<
xaXn{ technice. SlouZeniny a kompozicerpodle vynélezu se Ufel-
n& aplikujf na porost a zejména na kofeny nebo listy rostlin
zamofenych 3kidei, které je tfeba eliminovat. Dals{ zp&sob

~aplikace sloufenin nebo kompozic podle vyndlezu spodivd v
" ddvkovéni kompozic obsahujicich U¥innou létku do vody urle--
né k zévlaze. Tuto zdvlahu je moZné uskute¥nit postfikem v
pfipadé pesticidd vhodnyeh k aplikaci na 1llst nebo zé1livkou
nebo podpovrchovou zévlahou v piipadné pidnich a sytemickych

Koncentrované suspenze, které Jje moZno aplikovat po-
stiikem, se p¥ipravujf tak, aby vznikl stabilni{ tekuty pro-
_dukt, z n&hoZ se pevné podily neusahuai /jemné mleti/, a
obvykle obsahuai asi 10 a% asi 75 % uZinné létky, asi 0,5 a%
asl 30 % povrchové aktivnich &inidel, asi 0,1 aZ 10 % thixo-
tropnich &inidel, asi 0.a% asi 30 % vhodnych prisad, Jako
&inidel proti p&nini, inhibitord koroze, stabilizdtord, pe-
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netradnich &inidel, adheziv a Jeko nosi&, vodu nebo organic-
kou kapalinu, v ni¥ je ¥inné 1&tka Spatnd rozpustnd nebo
vibec nerozpustnd. V nosigi mohou byt rozpuitdny ur&ité
organické pevné ldtky nebo anorganické soli, kteréito pri-
sady plsobi preventivng proti usazovdni{ pevnych létek nebo
bréni zmrznutf vody.

Smé¢itelné pré3ky /nebo st¥{keci prédky/ se obvykle
pfipravuji tak, aby Obsahovaly asi 10 a% asi 80 % hmotnosti
d¢inné létky, asi 20 a% asi 90 % pevného nosiZe, asi 0 a3z
asi 5 % sméledla, asi 3 a% asi 10 % dispegdtord a pop#{pads
831 0 aZ asl 80 % jednoho nebo n&kolika stabilizdétord nebo/a
Jinych aditiv, jako penetra&nich &inidel, adheziv, &inidel
proti spékéni, barviv a podobns. K pfipravd tdchto sméditel-
nych prédkd se UZinnd ldtka nebo létky ddkladnd smisf ve
vhodnych misicich za¥{zenfch s dalsimi sloZzkemi, jimiZ miZe
bft impregnovén porézni nosi¢, a sm&s se rozemfld v mlynech
nebo Jjinyeh vhodnyeh zafi{zenich tohoto druhu. Ti{mto zpisobem

se ziskévaji—smééi%elné—prééky—s—vjhodnbu smédivosti a sus-
pendovatelnost{. Tyto pré3ky je moZné ‘suspendovat ve vods .
za vzniku suspenze o libovolné Zédané_koncentraci-a—tuto —

- suspenzi pak lze velmi vyhodn& pouZivat, zejména k aplikaci.
na listy rostlin,

Ve vod& dispergovatelné granule /granule, které se
snadno dispergujil ve vodd/ maji sloZenf velmi bl{zké sloZen{
smééitelnyech prddki. Tyto granule je moiné pfipravovat gra-
nulovénim preparétg popsanych u smé&itelngeh préskd, a to
bud vlhkou cestou /jemnd rozmglnsng d&innd létka se smis{
8 inertnim plnidle a malym mnofstvim vody, napffklad s 1 a2
20 % hmotnosti vody, nebo s vodnym roztokem dispergdtoru
nebo pliva, smds se vysu¥f a prosije/ nebo suchou cestou o
~-lisovéni-nésledované rozdreenii s prosetim/; T T T T

Aplikadni dédvka /u¥innd ddvka/ idinné ldtky, stejnd
Jako p¥isludné kompozice, se obecns pohybuje asi mezi 0,005
a asl 15 kg/ha, s vyhodou asi od 0,01 do 2 kg/ha. Aplika&ni
dévky a koncentrace pouZivanych kompozic se tedy mohou m&-
nit v zdvislosti na aplikaZn{ metoda 2 na charakteru kompo-
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zice a zpisobu jejiho pouzit{. Obecnd obsahuji kompozice
aplikovaené za dlelen hubeni &lenovcl, nematodd 3kodicich
rostlinédm, helminthd nebo prvokd obvykle asi 0,00001 a%

95 %, zejména asi 0,0005 az 50 % nmotnosti jedné nebo n&ko-
1ika sloudenin obecného vzorce I nebo viech U¥innjch sloek
/t3. slouZeniny nebo slouXenin obecného vzorce I spolu s
jinymi 1dtkami toxickymi pro xlenovce a nematody, antihel-
 mintiky, antikokcididrne d&innymi létkami, synergisty, sto-

povymi prvky ngbé stabilizétory/. Konkrétni typ kompozice

a konkrétni aplikaéni'déﬁky si k josateni pozadovaného—udin-—
ku nebo iginkd vol{ sami zemédélci, at uZ v rostlinné nebo
%ivoXi3né vyrob&, lékafi nebo»vetérinérni 1ékati, pracovni-
 ei zabyvajlel se hubenim $kdded a jini odbornici.

Pevné a kapalné kompozice urdené k topické ablikaci o
na zvifata, dfevo, skladované produkty nebo zat{zeni doméc-
nosti obvykle obsahuji asi 0,00005 a% asi 90 %, zejména asi
0,001 a% asi 10 % hmotnosti jedné nebo n&kolika slouZenin.

obecného vzorce I.>Pevhé'é'iépaiﬁénkaﬁpdﬁ16é"ﬁfé§né'k“per- SREECE T

ordln{ nebo parenterélni /véetné perkuténni/.aplikaci Zivo-
%ichim obsahuji asi 0,1 a% 90 % hmotnosti jedné nebo ndkoli- .
ke sloufenin obecného-vzorce I. Premedikovand kxrmiva normél=-
nd obsahuji asi 0,001 e 3 % hmotnosti jedné nebo nékolika
_ sloudenin obecného vzorce I. Koncentraty a krmivové pfisady

urdené k niseni s Krmivem norméln¥ obsehujl esi od 5-do 90 %y -

s vyhodou asl od 5 4o 50 % hmotnosti jedné nebo n&kolika
slouenin obecného vzorce I. Mineréln{ solné lizy obsahujf
asi 0,1 aZ asi 10 % hmotnosti jedné nebo ndkolika sloudenin
obecného vzorce I.

' Poprade a kapalné kompozice urXené k aplikaeim na
dobytek, osoby, véci a zaF{zen{, budovy a vn&js{ prostory
nohou obsahovat asi 0,0001 aZ asi 15 %, zejména asi 0,005,
aZ asi 2,0 % hmotnosti jedné nebo né&kolika sloudenin obec-
ného vzorce I. Vhodné koncentrace jedné nebo n&kolika slou-
Zenin obecného vzorce I v o3etfovanych vodéch se pohybuji
asi mezi 0,0001 a asi 20 ppm, zejména asi od 0,001 do asi
5,0 ppm a takovéto koncentrace se mohou po uréitou dobu po-
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uZivat i terapeuticky pfi chovu ryb. PoZivatelné nédvnady mo-
hou obsahovat od asi 0,01 do asi 5 %, s vyhodou asi od 0,01
do asi 1,0 % hmotnosti jedné nebo nékolikas slouéenin Obecné-~
ho vzorce I.

Prl parenterdlni, perordlni, perkuténnf nebo ainé
eplikaci obratlovedm zdvis{ ddvkovdn{ slouXenin obecného
vzorce I na druhu, v¥ku a zdravotnim stavu prislusného obrat-
lovee, jakoZ i na charskteru a stupni aktudélnfiho nebo poten-
ciélnfho zamo¥enf 3kodilivymi &lenovei,  helmithy nebo prvoky.
K protrahované medikeci p#i perordlnim nebo parenterélnim
poddni jsou obecn& vhodné aednorézové dévky od asi O 1 do
asi 100 mg, s vyhodou asi od 2,0 do 20,0 mg/kg t&lesné hmot-
nosti Zivo&icha nebo denngt ddvky ve vysi asi 0,01 aZ asi 20,0
mg, s vyhodou asi 0,1 a% asi 5,0 mg/kg t&lesné hmotnosti %i-‘
vocicha., Pfi pouZitf prostfedkd nebo zaffzeni s postupnym
uvolnovénim G3inné létky Je moﬁné dévky potfebné pro Easovy
interval nékolika mdsifcd spojit a ﬁivoéichdm—ae—aplikevat

pFi jediné pifleZitosti,

~ J1: kompoziceé pro pouit{ proti &lenovetm, zejména proti roz-

Nésledujfed kompozice_podle_pfikladﬁ—lOA ai—’ 70L—ilustru—

todim nebo hmyzu, helminthdm nebo prvokim, které jako u¥in-
nou lédtku obsahujf slou¥eninu obecného vzorce I, Jjakou Je
zejména ndkterd ze slou¥enin p¥ipravenyeh v rémeci pfikladd
-1 aZ 68. Ka%dd z kompozic popsanych v p#fkladech T0A aZ T0F
- miZe byt zfeddna vodou, priZem? se ziskd post¥ikovd kompozi-
ce majici koncentraci d&inné létky vhodnou pro poln{ apli-
kaci., V kompozicich podle prikiadd 704 a% 70L Jjsou pouiity
ndsleduifeil sloZky /obsah t¥chto slofek je v jednotlivych
kompozicich vyjddfen ve hmotnostnich procentech/:

Obchodni nézev Chemické sloZeni
Ethylan BCP kondenza¥ni produkt nonylfenolu s
ethylenoxiden

Soprophor BSU - kondenzadn{ produkt tristyrylfeno-
’ lu s ethylenoxidem
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Tabulka /pokradovéni/

Arylan 70% /hmotnost/objem/ roztok dodecyl--
nenzensulfonétu vépenatého '
Solvesso 150 lehké aromatické rozpoustddlo /Cyo’ ]
Arylan S dodecylbenzensulfondt sodny
Darvan &.2 » lignosulfondt sodny
U Celite PR - - - - gyntheticky- nosid -na- bézi.kfemidi-. ... .
- B nanu—hofeénatéhﬂ e e e T
Soprophon T36 sodné sdl polykarboxylové kyseliny
fedtet 37 T kenthaw T 07
" Bentore 38 77T 7T T organicky-derivét-hofednatého moAt—-—- oo ool
" morillonitu
Aerosil =~ ¢~ . oxid kfemidity s velmi Jemnymi &ds-
' ticemi

g e R gy A S T

Pfiklad 70A

RV

Pfipravi se ve vodé rozpustny koncentrét nésleduai-
eiho sloZeni:

e ¥inné létka ..o o . ... T % o
Ethylan BCP 10 %
N-methylpyrrolidon T 83 %

K roztoku Ethylanu BCP rozpuéténému v éésti N-methyl-
~ pyrrolidonu se za zaht{vén{ p¥idd uZinnd 1létka a smés se
michd aZ do uplného rozpuéténi Rezultujfci roztok se potom
doplni na pfisluény obaem zbytkem rozpoudtddla.

- P¥iklad 70B

Pripravi se emulgovatelny konceﬁtéétwhééleaujibiﬁé o
sloZeni: ; .

' $&inné létka | T %
Soprophor BSU L e %

ey e i i e
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Arylan CA : 4 %
N-methylpyrrolidon 50 %
Solvesso 150 35 %.

| Prvn{ t¥i sloZky se rozpustf v N-methylpyrrolidonu
a k tomuto roztoku se potom k dosafeni findlnfho objemu p¥i-
d4 Solvesso 150,

Pr{klad 70C

Pripravi se smééitélny pré3ek nésledujicfiho sloZeni:

- 4&innd 1&tka 40 %
| | Arylen S - | 2 %
Darvan §.2 : 5 %
Celite FF ' 53 %,

| SloZky se smis{ a ziskand sm¥s se rozemele v kladi-
vovém mlynu na prédek s velikosti ééstic men3i:: neZ 50 mi-

lﬂ‘eme tI‘ U=

Pf 1ad 7OD

Pripravi se vodné-tekutd formulace nésledujictho slo-

Zeni:

(&1nné 1&tka | 40,00 %
Ethylan BCP 1,00 %
Sepropon T360 0,20 %

- Ethylenglykol - . 3,00 %
Rhodigel 230, 0,15 %
voda 53,65 %. .

* SloZky se inimng smisi a pOtOQ“gglOu v.-perlovém. mlynum*m““Jhuw_

az k dosaZeni stfednf velikosti Xdstic men3{ ne? 3 mikrometry.
P¥iklad 70E

. Pfipravi se emulgovatelny suspenznf koncentrét ndsle-
dujiciho sloZeni::

i
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d&innd létka 30,0 %

Ethylan BCP : 10,0 %
Bentone 38 0,5 %
Solvesso 150 59,5 %.-

SloZky se intimné smiéi'é potom melou v berlovém mlynu éz
k dosaZeni velikosti &dstic men3f neZ 3 mikrometry.

= = == = - N Pfiklad 70F . = [—— = - = [ — = = m == = - - = A= s [

Pripravi se grénule dispergovatelné ve vodé nésledu-

jieiho sloZeni: . . . . . o e e e e T
e Y%inné ldtka R 30 % e
Darvan &.2 | 15 %
Arylan S 8 %
Celite PF - - ' 47 %. -

SloZky se smisf, mikronizuji ve flqldnim mlynu a potom gra-
nulujf v rota&nim peletizéru za zkrépéni vodou /do 10 %/.
Rezultujici granule se vysu3i v sudilce s fluidnim loéem

- za ufelem odstranéni p¥ebytedné vody.

Priklad 70G

Pfipravi se popra§ nésleduaiciho sloéeni

d&innd létka | 1 ai 10 %
velejemny mastek ‘ 99 aZ 90 %.

Slozky se intimn& smisi a potom melou k ziskén! jem-
ného prédku. Tuto popra¥ je moZné aplikovat na mista zamo-
fend &lenovel, jako jsou napfiklad smetiZt& nebo sklédky
odpadkd, skladované produkty nebo zaiizen{ domdcnosti, nebo
je zle perordlné poddvat zvifatlm zamoFfenym nebo vystavenym ,

_zamo¥eni &lenovci. Vhodnymi prostfedky pro distribueci po- .. = ... ..
pra3e na misto zamofené Flenovel jsou nap¥iklad rudni nebo
mechanické poprasovale nebo vhodnéd zafizeni, kterd dobytek
obsuhuje sém.

“3
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Priklad 70H

Pfipravi se poZivatelndé ndvnada nédsledujfciho sloZe-

ni: .
u¢innd létka 0,1 aZz 1,0 %
pSenidnd mouka 80 %
melasa : 19,9 a% 19 %.

SloZzky se intimn& smisf a tvarujif podle potfeby do névnado-
vé formy. Tuto poZivatelnou ndvnadu je moZno rozmistit na
vhodnych mistech, nap¥fklad v domécnosti a primyslovych bu-
dovdch, v kuchynich a skladech nemocnic, nebo mimo budovy
tam, kde dochéz{ k zamo¥eni &lenovei, napfikled mravenci,
saranZaty, 3véby a mouchami, &{mZ dojde k vyhubeni t&chto
Skidcl, kte#{ nédvnadu poz¥ou.

P¥iklad 701

Pfipravi se roztok nésleduaiciho sloZeni:

§¥inné 1tka 15 %
dimethylsulfoxid B85 %.

- U¥innd 1étka se za pripadného nfchéni nebo/a Zahfivéni foz-
pusti v dimethylsulfoxidu. Tento roztok je moiné aplikovat
na domdei zvifata zamo¥end ¥lenovei perkutdnng nebo poldvé- "
nim nebo po sterilizaci filtraci pres polytetrafluorethylo-
vou membrénu s pory 0 velikosti 0,22 mikrometru, parenterdl-
n{ injekef v dédvee od 1,2 do 12 ml roztoku na 100 kg t&lesné
hmotnosti zvifete.

P¥{klad 70J

o —Ptipravi-se sméditelny pradek nasledujiciho slofeni:

uginnd ldtka . 50 %
Ethylan BCP 5 %
Aerosil | 5 %

Celite FF 40 %.
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Ethylan BCP se adsorbuje na Aerosil, smisi se s
ogtatnimi sloZfkami a sm&s se rozemele v kladivovém mlynu.
Z{skany smé¥itelny prédek je moZiné zfedit vodou ha koncen-
traci dZinné ldétky 0,001 aZ 2 % hmotnosti a postfikem apli-
kovat na misto zamo¥ené &lenovei, napfiklad larvaml dvouk¥id-
dlych nebo nematody 3kodfcimi rostlindm, nebo post¥ikem
nebo ve form& lézn& na domdci zvi¥ata zamofend nebo vysta-
vend riziku zamo¥eni &lenovei, helminthy nebo prvoky, nebo
Jed lze t&mto. zvifatdm podévat perordlnd v _napdjeci vodd k. .
mhubeni_élenomcﬁy_he1minthﬁ_nebo;prxpkﬁ,. P S

_Pfiklad 10K

C e s = = W oe e - .- - . e e -

e - -7 granulétu obsshujiciho -ndsledujicl sloZky-v-rdzném - — - -

procentickém poméru /podle potfedby - obdobné poméry Jjako v
pfedchézejicich kompozicich/ se p¥ipravi bolus s pomalym
uvolnovénim $¥inné ldtky: "

'JTéﬂlb'bolﬁs jé moZné perordlrd aplikovat pfeivykavym domécim

; SELANB L ALKy — o e e e e

zahudtovadlo, ,
 &¢inidlo zpomalujfci uvolnovéni a o
pojivo.

SloZky se intimn& promisi, ze sm&si se vyrobl granu-
le a granuldt se slisuje na bolus s hustotou 2 nebo vy33f.
zvi¥atim. Preparét se zachyt{ v oblasti Zepce a bachoru a
po dlouhou dobu se z n&j neustéle pomalu uvelnuje G&inné
‘1dtka zabranujici zamo¥eni domdcich p¥eivikavych zvifat &le-
novei, helminthy nebo prvoky.

Pr{klad 70L

Z ndsledujicich sloZek se pfipravi prostfedek s po-

_malym uvolnovénim ud¥inné létky: . .. _ .. .. . I

déinnd ldtka 0,5 aZ 25 %
polyvinylehlorid ' .75 a% 99,5 %
dioktylftalét /plastifikdtor/ katalytické mnoZstvi.
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Vy%e uvedené sloZky se smis{ a ze sm¥si se vytledovénim ne-
bo lisovénim vyrobi vhodné tvary. Tento prostiedek je vhod-
ny napfiklaed k ddvkovéni do stojaté vody nebo k zapracovéni
do obojkd nebo udnich pfividskd pro doméc{ zvifata. K hubeni
$kddcd dochdzf v dlsledku pomalého uvolnovéni u&inné létky
ze zmin&ného prostiedku.

I kdyZ byl vyndlez popsén za pouZit{ konkrétnich a
1lustrativnich detaild a na vyhodnych provedenich, spadaji
v3echny jeho obm&ny a alternativni provedeni, jeZ jsou odbor-
nikim zfejmé, do rozsahu vyndlezu, jak-je definovén v ndsle-
dujficich patentovich nérocich.

vzery, licenca

a1, St¥panska 14
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1. SlouZenina obscnliho vzorce I i' N
TR L E D,
i
a
e
R
/1/
e e e e - e
2
3
ve ttersm
X Znazens S/O/nﬁl, kde R, zracens pficou nebo rozvitve-
T 7T mou alkyloavou skuginu g1 ai 4 atomy uhiiku, ktera
Je rnesubstituovang nehs substituovend jednim nebo
vice atomy halogenu, kterd Jsou tstoing neho odlisné,
aZ do uplné substituce alkylov$ skupiny, z n je rov-
no J, 1 nebo 2,
)
Y znamere atom vedilu, stom helogenu, slkylovsou skupinu, -
alkoxylovou skupinu, alkoxyalkylideniminovou skupinu, 4
alkylsulfenylovou skupinu, . alkylsulfinylovou skupinu
nebd alxylsulfonylovou skupinu, %da alkylovy a 2lko-
- xylovy zbytek kaidé skuginy =é pfimy nebo rozvdtveny ™ =~
Fetézec obsahujici 1 aZ 4 atomy uhliku, .

Z zrumens atom vodiku nsbo alkyloveu skupinu, Ktere ma
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-pFLmy nebo rozveétveny detlzec obsahujicl 1 a2 4 ato-

2y uhlixu,
R, Zrameng ston halogenu neho alkylsulfenylovou skupiny,
RB a Haznahenaji atom vodiku,
RG Znazeng atom halogenu a
R4 zharena atom vodiku, atom halogenu, halogenaliylovou

sxupiru nebo hzlogenalloxylovou skupinu, kde alkylovy
a alxoxylovy zbytek kaias sxupiny mé pfiny nebo roz-
viétveny Fetdzec obszhujicl 1 az 4 atomy uhliku, pri-
Se2mZ halogenové substituce je tvotens Jedniz nebo vi-
ce atomy halogeni, kters Jjsou totoZné nebo 0dligné,
aZ do uplna substituce alkylového nebo alkoxylovdho
zhytku,

s v¥jickou spodivajfci v tom, Ze:

JestliZe Y zrazmensd H nebo 3r,
Z znaameng H neho CH
3’

Rﬂ_a—RB—apamenaji ClIrnebo BT,

R] znageng CHB’ u-3, CF2L1 nebo uFCl a
n Je rovno. 2, t nebo 2,

oo rpotom. R fy Je Jlnd nez OC’PB’ LT

JestliZe Y znamens H, Cl1, Br, SCHB, S'JCH3 nebo SOZCH
Z znamensg K nebo CHJ’
2, a Ry znamenajf Cl,
R, znazens CHH, C1/CB3/ CF3, CCl3, CF,C1 nebo CFCl2 a
n je rovno J, 1 nebo 2,

potom R4 Je Jiny nez CE

3,

destliZe Y znsmens H,
Z zhamend H nebo cH

37 .
hq a R 2namenadfl Cl, . . SRR
~E] znamens CF 3 CP201 nebos CFC12 a3
n Je rovno J, 1 nebo 2,

potow n4 Je jiny nez C1 a
Jestlife Y znamend H,

4 znazensd H nebho CH3,




K, a Rg znagmenaji Cl,

R, znamené CF,, CF,Cl nedo CeCl, 2
3 2 é

1
n je rovno 3, 1 nebo g,

potom R4 je jirny neZ Sr. >
2. 'Sloutenina podle néroku 1 obecnéhovzorce I, ve kte- !
rim
Y znamend H, F, Cl, 2r, J, CHy, Cy¥s, XHy, 20,5,
- T h‘CﬂOCHj--N=CHOC 50 m3,.SJCHJ_nebQ_SQEQ53; o
Z “znamens —ri——H3—neb-—w-,,-.--5,‘ R SV S
El zZnamena CFJ, CClﬁ_, CClr 29 CHCIE, CﬁClE nabo C%FE,
Rz. _znamen& F, Cl, Br nebo SCd3, S , .
Rg znamend F, Cl nebo Br, T T
'""’Rgf“““ znamena“ﬁ‘nebo—“"—qeoc"Ri"Zﬁa;era Cl,_Sr,”Jq_CEBHrebQ______”___
UCF3, kdyz Y znamena Cu3, C2§5, JCHJ, QCZHE, ﬁ=CEJCHz,
.-CdDC oz, SCH SOCH3 nevo SJz\,n3 a
n je rovno J,; |1 neoo 2.
3. Sloudening podle neéroku 2 cbecndno vzorce I wversnd

1-/2,6-dichlor-4-1 luorfenyl/-p Jethylsu‘:en"v-'-chlordlz gor-
methylsulienyllmlobzolem, I '
1-/2,4,6=trichloerfenyl/-5-met! nylsulfenyl-4-dichlorilucrie-
thylsulfenyllmldazolem,

1-/2,6-dichlor-4-fluor fényl/-iibrdﬁ-44&ichlorfluorzethylsul-~"~--4 -
;enyllmidazolem, ’
1—/2,6-dichlor-4-fluorfenyl/—a—methvlbu**end; 4-dichlorlluor-
methylsulfenylimidazoler,

1-/2,6-dichlor-4-fluorfe nJi/ ~5-hrom-d-trizluormethylsulie- S

nylimidazolem,

']
1-/2,6-dichlor=4-fluorfenyl/-5-chl: r-4-dichlorfludrmeinyi-
suifenyliniduzolen, '
1=/2,6-¢ichlor-4-fluorlenyl 32npan-p-cniordifluorcetiyl- - o e
sulfenylimidazolem, .

1—/2,4,6-trichlorfeny1f—5-ethoxymethyleﬂi:ino-‘-fLc";ar‘Lqu-




T

methylsulfenylizidazoles,
t—/Z-brom—4,G-dichlorfenyl/-ﬁ-methylsulienyl*4-Qichlorfluor—
metnylsuifenylimidezoles,
1-//-beu—-,o—ﬂ1ch10rLenjl/-p-wetqyisuifany;-4 ~trifluorme-
thylsulfenylinidazoliemn,

1-/2,8~ dLbrdm-4—fluOrfeny1/~5—brom—4-chlordifluormethylsul—
fenylimidazol,

1=/2,6-dicnlor- 4-;¢u3r*enj;/~) -orom-4 -trifluormethylsulfonyl-

imidazolez,

1-/2,6=-¢ichlor-4-fluarer 2yl/ -5~ broL-4—d1chlor¢luormethylsu1-

ilnyllmlaazolem,

1-/2, 6-“ichlor—4-fluorfenyl/fS-brom~4—dichlorfluormethylsul—

fonylimidazolen,

1-/4-bron-2,6-3ichlorfen 2yl/-5-methylsulfenyl-4-dichlorfluor-
wethylsulfenylimidazolem nebo

1=/2,4,6= tr:ch-VkIenyl_sé-ma%hy}su%feny}-¢-chi rdIfTuorme=

thylsulfenyliridazolen.

cm e -

“ 4y o0 ZpYsob kontroly Slenovesd, hlistid rnsbo cizo pasnych - -
‘ ‘. ' ’ . - oy
€ervd nebs 3kodlivich protozooni v dand 1okalité, vy z n a-

Eeny tim, Ze se uvedend lokalita oleti{ u¢innym
mnoZstvin sloufeniny cbecnsdho vzorce I

Ve

Y|

(A9

K ,//’ R5

(0%
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ve Xterim

X Znanens S/Q/DR‘, zde R, znamené piimeu nebo rozviétve-
nou alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, kters
jsou nesubstituované nebo substituované jedrim nebo 2
vice atomy halogeni, kterd Jsou totoZné nebo 0dlisné,
2% ¥ dosuafenl udplné substituce alkylové skupiny a’
n je rovno J, 1 nsbho 2,

7 znameng atom vodiku, =tom halogenu, alkylovou skupinu,
alxoxylovou s<u,1nu, h1255§éiﬁjliahﬁiﬁiﬁdvaﬁ'sk&*iﬁd{

alkyLsulienylovou skuylnu, alkylsulPanlovou skupinu
nebo alkylsulfonylovou skupinu, kde alkylovy a alko-

=~ - - xylovy zbytek-kaZdé skupiny ma o iy nebo rozvétveny ...
_ Tetézec obsahujici 1 aZ 4 atoumy uhllku, '

v/ znamensé atom vodiku nebo aelkylovou skupinu, které me
pfimy nebo rozvotveny Fet@zec obsahujici 1 aZ 4 atomy
uhliku, = '

nu_rebo alkxylsulfen lovou skupinu
Y nyLe

EZ_,"_wznameno atom_ hzloge

E, 2 nsznamenaal atom vodik

3

kg

(o A

- znamena atAOm »haloéenu .a. - ,. e e e . . . S

jab;
~

" znamené atom vodiku, atom halogenu, halogenalkylovou

skupinu nebo halogenalkoxylovou skupinu, kde alkylovy
e~ . . a .elkoxylovy_zbytek kazdé skupiry wmd pFizmy nebo rez-
' vétveny fetdzec obsahujici 1 aZ 4 atoay uhli;u a2

halogenové substituce je tvofera jednim nebo vice
atomy halogend, kterd jsou totoZnd nebo odlisné, ai
k dosaZeni uplné substituce alkyloviho nebo alkoxylo-
vého zbytku, | . Lo
S vyjimkou‘spoéivaﬁici v tom, Ze
jestliﬁe Y znamené H nabo Br,
Z znamenZ H nebo CHB’
e T RG znazenail Cl nebo-Br - e R
R] znamena CHB’ CEB, Cr2Cl uebo C¥ Cl2 a8
n znamena J, 1 nsho 2,
poton 34 Je Jiny nei JCFB,
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6. Z3s0b podle neroku 5, vy znadcdeny tiz,

7e slouderinou obecnsho vzorce I je -
1-/2,G=cichlor-¢-fluorfenyl/-5~-nethylsulfeny l -4-¢ ﬂchloziluar-
methylsulfenylimidazol, . ’

1-/2,4,0-trichlorfenyl/-5-rethylsulfenyl-4-dichloriiluorme-
thylsulfenylimidazol,
1-/2,6=-dichlor-4-fluorfenyl/-5-brom-4-dichlorfluormethyl-
sulfenylimidazol,

e o2 f-ddehlor-4~Tluorfen 1yl =S =methylsulfenyl=-4-dichlorfluor=-. ...
methylsulfenyllmldazol, '

~1=/2,6-dichlor-4~fluorfenyl/-5-brom-4-trifluormethylsulfe- ..
nyllmld ol

1-/2,6-dichlor-4-fluorfenyl/- 5 chlor—4 dlchlorxluorhetnyﬁ—

sulfenylimicazol,
1-/2, 6¥dichlor-4—flubrfenyl/-5-brom-4-chlordifluormethyl-

ul*enJ¢1m1dazol

e e b = i, e e s e ]

1—/2 4,6-trichiorfenyl/-5-ethoxymethylidenimino-4- dlchlor-
fluormethylsulfenylimidazol,

1-/2-brom-4,6-dichlorfenyl/-5-methylsulfenyl-4-¢ichlorfluor-
methylsulfenylimidazol, |
1-/2-broz-4,6-dichlorfenyl/-5-methylsulfenyl-4-trifluorze-
thylsulfenyllmldazol

1-/2, 6-a1brom—4-fluor*epyl/ —5-brom-4- chlordlfluoruetqyl—
sulfenylimidazol,

1-/2,6-dichlor-4-fluorfenyl/~5-brom-4-trifluormethylsulio-
. nylimidazol,

1-/2, o-dlCQlor-4-fluor*enyl/ 5= orom-e—dlchlorfluorzethW-A ‘
sulfinylimidazol, '

_1-/2,5-dichlor-4-fluorfenyl/-5-brom-¢-dichlorfluorzetayl-
sulfonylicicdazel,

1-/4-brom-2,6-dichlorfenyl/-5-nrethylsulfenyl-4-dichlorfluor-



o B T -
g R T N = ]
. N = X
) -VIIr -z ‘sl o= D
| jm=g £ = &
I 1&m [ © L :
(2L~ 2
. . - "_-l'g-—-...fu_.“___ ie g
. methylsulfenylimidazol nebo —

1-/2,4,6-trichlorfenyl/-5-methylsulfenyl-4-chlordif1uormé~-
' thylsulfenylimidazol.

o 7. ' Zpﬁsob podle ndrokd 4, 5 nebo 6, v yznacdeny
t {m, %e lokalita zahrnuje zem&d&lsky nebo zahradnicky
pozemek nebo prostfedi, na kterém rostliny rostou a $kddei
Jsou &lenovei nebo hlistice parazitujici na té&chto rostli-
. nach, priemZ uvedené oetf¥eni zahrmuje aplikaci na rostliny
- nebo prostfed{, na kterém rostliny rostou, uélnneho mnozZst-
vi sloudeniny obeeného vzorce I. '

5. 'Zpdsob podle néroku 71, vyznadeny ¢4 m, Ze
. se sloudenina obecného vzorce I nanese na lokalitu, ve kte—»

ré md dojit ke kontrolu &lenoved a hlistic, v mnoZstvi asi
0,005 aZ asi 15 kg uvedené sloudeniny na hektar oéetrované

lokality.

9. Zpdsob podle ndroku 8, vyznadleny t1{m, Ze.
.Se. slouCenina obecného vzorce I nanese na lokalitu v- mnozZst="
vi asi 0,02 a% asi 2 kg uvedend sloudening na hektar ogetfo-
vané lokality.

190. Zpisob podle ndroku 7,'v y 2 n g Ceny tim, Ze
Skidei Jsou rozto¥i, mdice, hmyz nebo rostlinné hlistice
nebo jejich kombinace, prifem? oZet¥ent zahrnuje inkorpora-
cl sloudeniny obecného vzorce I do pidy, do které jsou ro
' ny zasazeny nebo do které maji byt zasazeny, nebo aplikaci
sloudeniny obecného vzorce I na rostlinng semena nebo na
rostlinné ko¥eny anebo na listovi rostlin. _ IS

«7 3
L LT

U]

e g . —— e

1. zpisob podle néroku 10, vyznadeny t1m ze
uvedenymi roztodi jsou roztoéi podtiidy Acari. '
12, Pou21t1 sloucenln podle ndrokl 1, 2 nebo 3 k vyrobe

prostfedkd vhodnych pro veterlnarnl lékafstvi nebo Zivolisnou
vyrobu nebo k ochrané zdravi verejnosti proti ¢lenovcim, cizo-
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pasnym Cervim nebo $kodlivym protozodm, které interné nebo

externé parazituji na teplokrevnych obratlovcich.

13. Pocuziti podle ndroku 12, pficemi Clenovci zahrnuji

hmyz nebo/a roztocCe. _ !

14, Kompozice pro kontrolu Zkodlivyeh &lenoved, hlistic,

cizopasnych Zervd nebo protozoond, vy zna end t {m,
Ze obssahuje kompatibilni sloéku a déinne mnoﬁstvi slouéenlny

obecneho vzorce I '

/I | B

"\
;

/1/
e e e S xgﬁﬁ_ . e
— %
ve kterém
X znamend S/Q/ nBy» kde R znamené pfimou nebo rozvét-
venou alkylovou skuplqu s 1 aZ 4 atomy uhliku, které
- Jsou nesubstituované nebo substituované Jednim nebo .. .,

R S | T, g 3 1 A emmmas bﬂx A wales ~A7 2
VJ-\-: abumJ Llu&usullu, hhﬂ.& =) Jﬂuu hu WWaiic IS UV VUL L

aZ k dosaZeni Uplné substituce alkylové skupiny, a
n znamend O, 1 nebo 2, :

Y _ znamend atom vodiku, gtom halogenu, glkylovou skupinu,
alkoxylovou skupinu, alkoxyalkylideniminovou skupinu,
alkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou skupinu




nebo ealkylsulfonylovou skupinu, kie alkylovy nebo
alkoxylovy zbytek kazdd sgupiny =g pfimy nebo rozvit-
- veny fet¥zec obsahujici 1 az 4 atomy uhliku, *

Z znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu, zterimd
primj nebo rozvdtiveny Fetozde obsahujici 1 az 4 atomy
uhliku,

R2 znameng atom halogenu nebo alkylsulfenylovou skupinu,

R3 a Rsznamenaji atom vodiku,
R6 Znamend atom halogenu a

. R4 znamend atom vodiku, atom 1alogenu, nalogenalkylovou
skupinu nebo halogenalkoxylovou skupinu, kde alkylovy
nebo JLkOXJlOV' zbytek mé pfimy nebo rozvétveny feté-
zec obsahuji 1 aZ 4 atomy uhliku a substituce naloge-
nem je tvofena Jjednim nebo vice atozy halogen?, kters.
Jjsou totoZné nebo 0dli3nd, =% k dosalerni uplné substi-

tuce alkylového nebo alkoxylového zbytlu,

w

s vylickou, spodivaiici v tom, Ze

- JestliZe Y znamend H nebo Br,

-3:____Z‘znamena i nebo CH}’ o ._lffiﬁﬁwﬂfl“fi;fﬂu S

R a 36 znazmenaji Cl nebo Br,
Rl Zramend CHB’ CF3, Ccml nebo CF012
n je rovnio 9, 1 nebo 2

potom R4 Jje jiny nei OCFB,

A

JestliZe Y znamené K, C1, Br, SCH,, SCCHE. nebo SJZCH
) P

R
Z znamené H nebho CHB’ K ’
‘ , R, a Rg znamenaji Cl, )
R] Znamens CH3, C{/an ~y CFJ, CCl3, CFhCl naho CI—‘Cl2 2
: n je rovno 3, 1 nsho 2, :

— POLOL Ry-Je--jing-nez—CF P55
JestliZe Y znamensg H,

7

4 znamena H nebo Cij
- ’ . N r:. n
. R2 a P6 zname 1Cl,

‘R1 Znaicend CFB’ ”F C1 nebo CFC1,
[

[}




i¥inné mnoZstvi sloudeniny obeenéhc vzorce I, ve ktcrmm

- xl -
[
n znameng 2, | nebo £,
otk Rob 34 Je diny nei Cl, a
Jestlile Y zrnamensd H,
Z zzamené % nebo CH,, \
o
Fo @ B znamenaii ©
- YT b t
R, fnamens CFS' L:ZCI nebo CrCl, 2 '
n znamené <, | nabo 2,
potom 34 je jiny nez 3Ir.
Sposs=tty oz iice—podie—ner 9wl 4-pro- ~izoniralu-3kodlivych_. . s
2lenoved, alistic, cizopasnych Servd nebo protozoond, v y-
znadend t 1o, Ze obsahuje Omp“tlbllnl slozku a -

¥ znemensd 4, F, Cl, Br, J, H,, 02;3.'5’,' )ChB, \)C2H,,
N=STUOCH N=CRJIC.E SCH S:} H. nedb "‘Q no
INE W Oy | NV A=y ol ! 200 u
737 - 2757 37 3 3’
Z znacend H, CH, nedo 02 59
R‘ Zrianens CF3,rCC1QF, CCng, CHCl,, CHCL1T nebo CHF2
Tt T T URLT T zrEumend Ty Cly 2ronedo Su13;~——-r—-ﬂ——w—~ww-—_“m_w__*,
[
E6 znameni ¥, C1 nebo Br,
- Ry znazand. £onsbo. 1eho ﬁi znagmang Cl, =r, J, CF3 nebo
i . s vy bI, DEDS
XF, v nfipadd, Ze Y znamend Cd3, 02ﬁ5, UChB, 302&3,
M=CHEOCH N=CHOCLH SCH., SOCH, nebo SO CH, an
3 v2ry? 3’ 3 3
znamang 5, 1 nebo <.
15. “ompozice podle nsroku 15 pro kontrolu gkodlivych
&lsnovedl, nlistic, cizopasnych ervl nebo protozoond, v .y-
zna3eng tim, Ze obsahuje xompatibilni sloiku a
4%innd mnofstvi sioudeniny obecngho vzorce I, kKteré. za-
hrnuﬁe.
1-/2,6-dichlor-~ -flu orfenyl/-3-uethylsulfenyl-4-dichloriludor-
mathylsulfenylizidazol, ' '

G4y
tnyl:u férj
l-/Z,é-dic
sulleny.iw

-;‘uEZOL,

Hlor-4

:idazol,

(eI

B e

G=tricalorreny ;/—S-methylsulfenyl-4-dichloriluorme—

~-fluorfenyl/-5-broa-4-dichlorfiuormethyl-




A .
-

] - . -
-y + =< -
] —:s;.ll--‘ﬁ-h;J_C>A_L\-l

-/2,6-dichlor-4-Iluorfenyl/-5-zethylsul
methylsulfenylinidazol,

1-/2,0-dichlor-4- -Tluorfenyl/-5-broum=g-trif Sludrmethylsulfenyl-
' irmidazol,

l-/2,6~dichlor-4-fluorfenyl/-s—chlor-;-dicthrfiuormethyl—
sulfenylimidazol, ‘

1

1=/2,€~dichlor-4~fluorfenyl/-5- owom-a-cqlorﬂvPlao"t ethylsul-
fenylizidazol,

" , 1-/2,4,6-trichlorfenyl/-i—ethoxyzeth"lljenln1n3—;-u1c"¢or-'
fluermethylsulfenyliumidazol,

=

1=/2-brom-4,6-dichlorfenyl/-5-methylsulfenyl-2-¢ichlorsiuor~
zethylsulfenylimidazol,

b) - ~

l—/2-br0m-4,ﬁ—dicthfenyl/-5—metnylsull nyl- 4-*r1 1ue txyi—
sulfenylimidazol, ¢
1-/2,6-dibrom~-4-Fluorfenyl/-5-brom-4-chlordi fluorzethylsul-
fenylinidazol,

I-/2,6—dichlor—4-f1uorfeny1/~5-brom-4-trif1uoraeth"lsulfonylF
imidazol,

 1=/2,6=aienlor=4-Tluorfenjl/~5-broa-4~dichlorsludraettylsul-
finylimidazol,

-

I-/2,6-dichlor-4-fluorfenyl/-5—brom~4-dicuLorfluorméthylsul-
fonylimidazol, '
1-/4=brom-2,6-dichlorienyl/-5-zethylsulf enyl-4-dichlariiuor-

Lethylsulfenylimidazol nebo

-~ ~

1-/2,4,6=-trichlorfenyl/-5-zethylsulfan vl=4-chlordifluorme~
thylsulfenylimidazol.

-~

X0mpozice podle néroku 14, 15 rebo 16, v yzoade-

T T

w -

n & t L@, Ze obsahule 3,05 ai 35 amotnosti alesgon
jedns sloueniny obecného vzorce I ve Funkei ddinns latky a

_ 1 aZ 95 % hmotnosti alespon jednoho zzm¥dslsky nebo ldkatsy

PIijateineno pevného nebo kapslndho nosile.
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n&g t1nm,

D

16, «ozoazlce podle néroku 17, vy zn g &

ze dsle ohsaduie 2,5 ai 52 = hmotnosti jednd nebe vice kom-

3 Y = , o RART oot A Yoalre
patlbl;n;cn slofek, kterymi jscu zewddilsiy nebo léxarsk

prijatelné fedidla, pomocnd lutky nebd povrchove agtivni \
latky. '

. . .y
15, Xozpozice podls néroku 14, 15, 18, 17 nebo 18, zejmé-

na pouZitelné v odlasti veterindérniho lékafstvi, Zivodisné
vyroby nebo ochrany zdrsvi velegjnosti, v yznadlen a
t. 1@ , %o obszhulie alespon Jednu lékafsky Yoapat101ln1 slo"-‘

ku 2 jako ddinnou létku obsahuje sloudeninu obecngho vzorce I.

'20.  Zp&sob pripravy sloudeniny obecnsgho vzorce Ia’

e g e i e e e s e e e it e = % e i — -

/Ia/

A
ve kterém Ry, PB’ 54, 8z @ g mail viie uvedeny vyznam pro
ohecny vzorse I v ndroku ! a X znamend alkylsulifenylovou. .

skupinu, halogenalkylsulfenylovou skupinu, alkylsulfinylovou sgupinu,
halogenalkylsuliinylovou skupinu, alkylsulfonylovou skupinu

nebo halogenalkylsulfonylovou skupinu, vy znea deny

t i = ,Ze*se sloufenina-obacnino-vzoree 3 — - - -



L 2]
- ALY -

H "R
o 2
3 * 5/
33'—_—J — k.
Ry

o

ve kterdm RE’ R3, 34, R5 a R6 maji vi3e uvedeny vyznem &
ve kterfm Je aminovd skupina pfipadnd chrénéna ociararnou
skupinou,

a/ nejdfive uvede v reakci se sulfenylhalogenidexz obee-
S

nsho_vzorce R, vHalo,_ve_ntarﬁm_R__hvawena—aiﬁyrovaa—teoe—nn

logenalkyIOVOu sikupinu, v organickém eaﬁénlm prostfedd,
pripadn v pfitomnosti 51r1dla véazalic kyselinu, Jjekxiz

= -Je tercierni amin, "za vzniku 3¢ouéen1ny obecndho vzorce Ia, 71—
ve kterdm X znameng alkylsulfenylovou nebo nalogensullony--
lovou skupinu, ktersd se potom oxiduje znanymi postugy, na-
p¥iklad pisobenim peroxidu, za vzniku sloudeniny obacnsho
vzorce lIa, ve kterdm X znamena'S/O/nn], kde n Jje rovno |
nebo 2 a R, ma vjée uvedeny v?znam, tj. alkylsu1firy70vou
skupinu, h
. na
b/ nejdfive uvede v reakci s tris/alkylthio/methanem
WL nebo tris/arylthio/methanem v organickém reakénia prostfedi

—e——————y-piitomnosti-Lewisovy-—kyseliny o pfi BANS Y PritoEAdsET
¢inidla vazajiciho kyselinu, nadeZ se ziska any wezisroduxt
obecndho vzoreé 19, ve kterdm £ znamens bis/alkyltNio/catny-
lovou skupinu nebo bis/arylthio/methylovou skupinu, uvede

v reakcl v orgunickéa reakénim prostiedi s vhodniz 2liylni~




tpiten a potom se hydrolyzuje za vzriku meziproduxtu ovecns-
ho vzorce Iz, ve kterdm X znamsne formylovou skupinu, nedo

e/ se sloudeninz obecnéno vzorce 9 neidrive forumyluge
zrémful postupy, wezl ¥ters patil zejménz Vildmelier-izackova ,
reskce, za vzniku meziproduxtu obaeného vrorce Ia, ve kterém.
% znamené formylovou skupinu. - o a -
21. Zpisoh pfipravy sloulenin obecného vzorce Ib
N 1T X
“ Tz l N ‘___._. NH, - - -
M /
) /I
Ry L,
2= g
SRR ~ S ovpret o R
3 T e
N __angigrpm £, Eﬁ, 33, 54, n5 2 Rb maji vjée uvedeny vyznam
pro obecny vzorec T vnéroku | a 2 znameng alkylovou skupi~
nw, vyznadeny tic, e se sloufenina obecndho
vzorce - [a
H
/Ia/
RA
o
L.
3
e




ve.kterdm X, 32, RB’ 34, R5 3'36 m2ji vyse uvedeny vyznam
a ve kterém X a eminova skupina jsou pfipadné chrénény ochrun-

nyei sxupirami,

a/ nejdrive uvede v reakeci s kyselinou chlorsulfonovou

nebo Kyselinou dichlorsulfonovou za vznika meziproduxtu, ve
kter2m Z znamen&é chlorsulfonylovou skupinu,

b/ nejdfive uvede v reakci se silnou bézi, jakou je orgz-
nolithne ¢iridlo, za vzniku organoxovoveho karbanionoviho
meziproduktu, ktery se potom uvade v reakci s alkylaZnim
¢inidlem za vzniku slouCeniny obecného vzorce Ib, ve Xterém

Z znamend alkylovou skupinu, nebo se

c/ sloufenina obecného vzorce Ia formyluje postupy, kie-
ré jsou analogické s postupy popsanymi ve stupni b néroku 20
nebo ve stupni ¢ ndroku 25, kdy se sloudenina, ve kters 7
znanen&g formylovou skupinu, pfimo pfipravi za podminek na-
priklad Vilsmeierovy reakce nebo hydrolyzou meziproduxtu,

ve kterds 7 znamené bis/s alkylthio/methylovou skupinu nebo
bis/aryrthio/methyTovou—skupinus

s

22, Zpisob_pfipravy sloudeniny obecndho_vzorce Ib_

- o ;4 LIb/

) i e i B

ve Xterim X, RE’ R3’ 54, R5 a R, maji vy3s u
pro obecny vzorec I v ngroku | a 7 znagens alkylovou skuzinu,




eeeTow

iRl -4.

vyznadeny tiz, Z2 se sloufanins obecnéac vzor-
ce Ib, ve kterim Z znamend formylovou skupina, pfipravend
postuny sogsanymi ve stupni b naroku 21 2 ve Xtere X 2 asino-
va skuging Jeca pfisaind chreénifny achrannfmit siupinami, re-
dukuie na slouZeninu ohscného vzorce Ib, ve kierim Z znamenc
alkylovcu skuzirnu, zajzdna metnylovou skupinu, za pouZitd )
zramyen rafukdnich ginidel, Jaklml Jsodu nstriumboronydrid
rebo p toluensu onylhyirazin ¢ natriuckyanoborchydrid.
23. zplsop pFipravy sioufen "y JDwCP o vzorﬂa I .
- -
f
. e s meim - - —— I‘.; }- - [
e e gy el e} e e ) o e
e
i%
/T/
e e ] E.. N e
' Z o
3 —.
- i G .
R
4
ve kterem X, I, 323 Ray 841 55 2 R6 ga@i-nye uvedeny vyz-
ram pro obscny vzorsc I v rneroku ! a T znomens atdm vodl
aton helogenu, alkylsulfenylovou sxupinu, alxyisulfinylovou
skupinu reno alkvlsulifonylovou skupinu, vy znadeny
t { m, Ze se sloudenina obecriho vzirce Ib




-

- XVIII -

; £
2 N e }.‘”2
. N
-, ///I\\\ .y
R3—___\\1//’"—__-65
Ry

ve Xterém X, Z a R2 aZ Rs‘maji vyde uvederny vjzngm a ve Kte-
rém X, Z a aminové skupina Jsou pripadn& chréniny ochrznny-
mi skupinami, deaminuje znenyzi postupy, napfiklad reaxci s
alkylnitritem, za uUlelem pfevedeni slougerniny :

c

H
znamend aminovou skupinu, na Jeji odpovidajici diazoniavou

stl, nadeZ se diazoniovéd s8l uvede v reskei s terminsinin

¢inidlem znémymi postupy za vzniku sloudeniny ohbecného vzor-
ce I, ve kterém Y znaxend atom vodiku, atoz halogenu nabo

- alkylsulfenylovou skupinu, & potom se skoudenina, ve xterd

Y znamenz alkylsulfenylovou sltupinu, pfipadni oxiduie na
sloueninu obecného vzorce I, ve kterém Y znameng alkylsul-
finylovou skupinu nebo alkylsulfonylovou skupinu.

24. Zpisob piipravy sloudeniny obecndho vzorce I
. N/«
Z-—-JL 4
N /
. e | S S s o A
"2
R PR—— |
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ve Xterim %, Z, RE’ RJ, 34, 35 a R6 majl vySe uvedeny vy-
zna pro Obecny vzorec I v néroku | a Y znamend alkoxyzalky-
lideniminovou sxupinu, vy zna deny t I a, %e se slou-

8enina obecndho vzorce Ib

o e e e e —— ¢ —— e o e i e e ——— ——— i e e e st e i et e e o ol

Ve kterém X, 2 2 R2 aZ R6 maal VJCe uveuen Avyz an a ve kte-»
rém X, Z 2 2minové skupina Jsou ;rlpadne chranény ochrannjml
skupinami, uvede v reaxzci s alkylortoformigten za vzniku
sloudeniny obecndho vzorce I, ve kterém ¥ znameng alkoxy-

—- e - -alkylidenizinovou -skupinu,-zejména. alkoxyme*hylldeﬂlwlﬁovou--"w___"-_

skuplnu. : : S : | R
29. Zpisob pripravy slouleniny obecneho vzorce I
1 11' - - X
{ I Il ]
Z b4
. N~
- R, . 7 :
E — . f
3 //// RD
. - ‘. R - a




\

ve Aterew X, Z, n2, R3, 40 By 56 maji vySe uvedeny VY znun

a
pro- oheCQJ vzorec I v néroku | a Y znameng alkoxylovou sku-

Lo

o g

-piru riebo alkylovou skupinu, v y 2 na & e n v tia, Ze

se sloudenins obecndho vzorce 1b

Iy =X
z RH.,
N ¢
/Ib/
® Rg
R3-——-— — R,
By

ve kterém X, Z a R2 aZ R maji vyse uvedeny vyznam = ve kte-

rém X _a_ Z_Jsou—ppredne chraneny—ochrannyml sguplnaﬂl daaml-- -
'-ruﬂe postupy popsanyml V' nérozu 23 za vzniku sloudenin Wy obecf

23ho vzorce I, ve kterém Y znamens atom vodiku, nafe? se
uvedens slouéenlnd, ve které X g Z Jsou pripadnd chreniny
ochrannymi skupinami

>

e
)

a/ nejd?ive uvede v reakeci se silnou bézi, Jakou je orga-
nilithne éinidloL_za_nzniku_opganokovpvéha—karbanionovéhu
meziproduktu, Xtery.se potom uvede v reaxei s elektrofilninx ;
¢inidlem 2za vzniku slouéenlny obecnsho vzorce I, ve Kterdm ;
{ znameng alkylovou skupinu, nebo

b/ ge p‘f-evec‘ie‘_nab.k:-;rbanif.m.m.padle«-stu;nflé~~~9./~Ar'.c:ebo*“"s;e““}:"-?rt>‘“-="““‘““‘"“‘“‘*L

enion pfipadné pf¥ioravi pfes sloucenlnu, ve kters Y znuzené
atox halogenu, ziskanou Postupem podle néroku 23, nafei se

karbanion uvede v reakei s oxodlperoxymolybden/pjrld /tri-
amiden kyseliny hexamethylfosforedns nsbo s trl:l“J tex
a oxicdaénim &inidle, Jakym je peroxid vodizu, za vznily ge-




Y

- e T - b
( | FI ) ‘E,q

ziproduztu opecndno vzorce I, ve Kterdm T znamens hydroxylo-
vou skupiru, ktery. ss potom alkyiuje zromymi postupy 2z vani-
wu slouleniny Obecnino vzorce I, ve Kierdm Y zramens alkoxy-

lovou szxuginu.

26 -Zpasoh piipravy siouleniny obecneho vzorce i
N %

ve kterém Y, Z, K-, 33’ B 35 a Rg raji vyse uvedeny vy- -
znam pro obecny vzorsc I v néroxu 1 a %X znamend alkylsulfe-

o)

nylovou sxupinu, halogenalkylsuifenylovou skupinu, alkylsul-
; Tl :

1

finylovou swupinu, slogenalicylsulfinylovou skupinu, alkyl- "'~
! o ' ) . i . - .

sulfonylovou skupinu nedo nalogenalkylsulfonylovou skupini,

7o se slouenina obecného vzorce

Y H

vyznadeny tium

Te

/1e/




}

~thiokyano-skupinu, nejdfive oxiduje na odpovidaj

ve iterém ¥, I, n2, 3 34, Rj & R ma*i v7iSe uvedeny vyznan
u

niny ochrannymi skupinami

0
e
"l
[$h
03
(9]
o3
)-.:

1. 2 ' :
& Ve sterenm o & 4 32

a/ nejdfive uvede v reakci se smési bromu a thiokyznatu
kovu za vzniku meziproduktu obecridho vzorce I, ve kterem X
znacens thiokyanco-skupinu, ktery sc potcm uvede v reakei s
alkylaérnim ¢inidlem, pfipadné v pritomnosti béze, piidens

se pfinmo zisks sloufenina obecného vzorce I, ve kterim X zna-
mené alkylsulfenylovou skupinu nebo halogenalkylsuifenylovou
skupinu, nebo se prfipacdné meziprodukt, ve kterém X znamens
ici disulfi-
dovy meziprodukt, ktery se potom uvede v reakeci s pernslogen-
alkanem, piipadnd v pfitomnosti reduktniho &inidla za vzniku
sloudeniny obecndho vzorce I, ve Xterém X znamena halogen-
alkylsulfen rlovou skupinu, zejména perhalogenallesulzenglo-
vou skuplnu, a nakonec se sloudenina, ve které X znazena
alkylsulfenylovou skupinu nebo halogenalkylsulfenylovou

oymi postuoy, kterd Jsou analo-

skupinu, pfipadné oxiduje zndm
gické s postupy podle stupné a/ néroku 23 za vzniku suifoxi-

dového nebo sulfonového analogu, tj. sloudeniny obecného
vzorce I, ve ktersdm X znamend alkylsulfinylovou skupinu,

L e

~halogenalkylsulfinylovou skuplnu/vynodne perha locenaxkylsul- .
flnylovou “skupinu/, ﬂlﬁy*sul onvlovou skuolnu nebo ha$o5en-
alkylsulfonylovou skupinu /zejména perhaloaenali‘su¢Aorylo-;

vou skupinu, nebo

b/ ne jdrive zreasuje postupy, kter: asou analogicks s
postupy, popsanymi ve stupni a/ néroku 20,za vzniku sloude-

niny obecncho vzorce Icy ve Ktersnm £"zZnamena” atom vahlku,
o)

TP
ce I, Ve

-

+ el et al
b

- T AT -
L oA ulldl—.ﬁla& K.. UL-

ﬂ)\

na mezip er
sulfonylovou skupinu, nadei se-tato'chlorsulfonylova'slou-

Senina uvede v reakci s redukinim &inidlem, Jjakym je irife- |
nylfgsfin+ﬂzawyzniku&téhoiwdiﬂulfidoyéhommazionoduktufmkieryuum_u e
byl popsén ve vyse uvedendm stupni a/, a tento disulfid se

XOne¢né prevede postupy popsanymi ve vySe uvedendm stupni
a/ na sloudeninu obecnsho vzorce I, ve xterds X znamend |
alkylsulfenylovou skupinu nebo halogenzlkylsulfenylovou sku- ' ;

pinu, zejmidna perhzlogenalkylsulfenylovou skupinu, ncho se
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pFipadné sulienylové sloudenina oxidule za vazniku slouleniny }
obecndno vzorce I, ve xterd: X znacenz alkylsulfinyliovou
skupinu, nzlogsnzlkrylsulflinylovou skupinu, zejuina perhalo-

rylovou siuping, al‘ylsu;fondlovou skupiru ne-

1
sulfonylovou skupinu, ze;ména perhalogenalkyl-
u
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