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Zplsob vyroby 2-aryl-5-trifluormethylpyrrolovych
slou¢enin obecného vzorce I kde A piedstavuje atom
vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku,
ktera je poptipadé substituovana fenylskupinou; W
predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu nebo sku-
pinu obecného vzorce CO2R| nebo SO2R;; X presta-
vuje atom vodiku nebo skupinu obecného vzorce
COg2R2; pfi némz? se halogenenamin obecného vzorce
Il kde Y pfedstavuje atom chloru, bromu nebo jodu a
A, W maji vyznam vyse uvedeny necha reagovat pfi-
blizné s jednim molarnim ekvivalentem trifluoraceto-
nu nebo alkyltrifluoracetoacetatu s 1 az 4 atomy
uhliku v alkylovém zbytku, za ptitomnosti kyseliny
a poptipadé za pritomnosti rozpou$tédla. Ziskané
slouéeniny jsou uzite¢né jako insekticidni, akaricidni
a nematocidni ¢&inidla a jako meziprodukty pro vyro-
bu takovych ¢&inidel.
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CZ 284072 B6

Zpisob vyroby 2—aryl-5-trifluormethylpyrrolovych slougenin

Oblast techniky

Vynalez se tyka zplisobu vyroby 2-aryl-5—trifluormethylpyrrolovych sloucenin.

Dosavadni stav techniky

Velka fada z agronomického hlediska skodlivého hmyzu, rozto¢d a nematodd se a¢inné hubi ¢€i
potla¢uje pomoci 2—aryl-5-trifluormethylpyrrolovych sloucenin.

2-aryl-5-trifluormethylpyrrolové slouéeniny jsou tedy uZite¢né jako insekticidni, akaricidni
a nematocidni &inidla. Kromé toho jsou tyto slouéeniny dulezité jako meziprodukty pfi vyrobé
téchto ¢inidel. UzZite¢nost téchto sloudenin, zvlasté sloudenin dale uvedeného obecného vzorce I,
je popsana v U. S. patentu €. 5 010 098.

Piesto, Ze existuji znamé zpiisoby syntézy arylpyrrolovych sloucenin, stile jsou hledany vyrobni
postupy, které by bylo mozno realizovat ve velkém meéfitku ekonomicky a Setrné vzhledem
k Zivotnimu prostiedi.

Ukolem vynalezu je vyvinout vhodnou pfimou metodu vyroby arylpyrrolovych slougenin, pro
pouziti pti potlatovani hmyzu, roztold anematodd. Dal$im ukolem vyndlezu je zajistit
vyuzitelny zdroj dilezitych meziprodukti pro vyrobu jinych 2—aryl-5—trifluormethylpyrrolovych
slou€enin.

Podstata vynalezu

PredloZeny vynalez predstavuje uZiteSny zplsob vyroby arylpyrrolovych sloucenin a dilezitych
meziproduktl pro jejich vyrobu, ktery je zaloZen na jednoduché jednostupiiové reakci.

Piedmétem vynalezu je zpusob vyroby 2—aryl-5—trifluormethylpyrrolovych slouc¢enin obecného
vzorce [

7\ @

kde

A piedstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, kterd je popiipadé
substituovana fenylskupinou;

W piedstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu nebo skupinu obecného vzorce CO:R, nebo SO:Ry;
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X predstavuje atom vodiku nebo skupinu obecného vzorce CO:Ry;

L predstavuje atom vodiku, fluoru, chloru, bromu nebo jodu;

kazdy ze symboli

MaR nezivisle predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, élkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylsulfinylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s1 az 4 atomy uhliku, kyanoskupinu, atom fluoru,
chloru, bromu nebo jodu, nitroskupinu, trifluormethylskupinu, skupinu obecného vzorce
R;CF,Z. R,CO nebo NR;sRs av piipadé, Ze M aR jsou v sousednich polohach mohou
spole¢né s atomy uhliku, k nimZ jsou pfipojeny, pfedstavovat kruh, v némz zbytek MR
piedstavuje strukturu vzorce

—OCH,0~, -OCF,0— nebo -CH=CH-CH=CH—;

R, predstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo fenylskupinu;

R, predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

R; piedstavuje atom vodiku, atom fluoru, difluormethylskupinu, fluorchlormethylskupinu nebo
trifluormethylskupinu;

R, predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s | az 4 atomy uhliku nebo
skupinu obecného vzorce NR;sRg;

R; predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

R, predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce
R7CO:

R; ptedstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;
Z ptedstavuje skupinu vzorce S(O), nebo atom Kysliku; a
n predstavuje celé ¢islo 0, 1, 2;

jehoz podstata spogiva v tom, Ze se halogenenamin obecného vzorce I

R Y
. | u
/
NH (I1)
] 5

kde Y ptedstavuje atom chloru, bromu nebo jodu a A, W, L, M a R maji vyse uvedeny vyznam,

necha reagovat piiblizné s jednim molarnim ekvivalentem trifluoracetonu nebo alkyltrifluor-
acetoacetatu s | a2 4 atomy uhliku v alkylovém zbytku, za pfitomnosti kyseliny a popiipadé za
pfitomnosti rozpoustédla.
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V souvislosti s vynalezem se tedy zjistilo, Ze 2—aryl-5-trifluormethylpyrrolové slouceniny obec-
ného vzorce I je mozno vyrabét reakci vhodného halogenenaminu obecného vzorce II, s pfiblizné
jednim molarnim ekvivalentem trifluoracetonu nebo alkyltrifluoracetoacetatu s 1 az 4 atomy
uhliku, za pfitomnosti kyseliny a popfipadé za pfitomnosti rozpoustédla, pfednostné pfi zvySené
teploté.

Vyse uvedené reakce jsou popsany v nasledujicim reakénim schématu I

Reakéni schéma I

R Y ' U
u 0 R
/ Il H* / \
L [
A A
LI COOR,
+ H*
' — <1
CF3

Jako kyseliny, které se hodi pro pouZiti p¥i zpisobu podle vynalezu, je mozno uvést organické
kyseliny, obecné znamé v tomto oboru, zejména karboxylové kyseliny, jako je kyselina octova,
kyselina propionova, apod., pfednostné kyselina octova. Spolu s organickou kyselinou se
poptipadé mize pouzivat vhodného rozpoustédla nebo rozpoustédlové smési. Tato rozpoustédla
se mohou volit ze souboru organickych rozpoustédel, jako jsou alifatické uhlovodiky, aromatické
uhlovodiky, halogenované alifatické uhlovodiky, halogenované aromatické uhlovodiky a jejich
smési, pfi¢emz pouzité rozpoustédlo nebo jejich smés ma mit teplotu varu v rozmezi od asi 60 do
asi 250 °C.

Zptisob podle vynalezu se nejuinngji provadi pfi zvysené teploté, jako pfi teploté v rozmezi od
asi 60 do asi 250 °C. Niz3i reakéni teploty mohou podstatné prodlouzit reakéni dobu a nadmérné
vysoké teploty mohou vést k nepfiznivé tvorbé vedlejsich produkti ak rozkladu. Prednostni
teploty leZi v rozmezi od asi 70 do asi 180 °C.

Slouceniny obecného vzorce II je mozno pipravovat reakci vhodného enaminu obecného vzorce
Il s halogenaénim ¢&inidlem, jako je halogen, N-halogensukcinimid, halogennan (hypohalit),
apod., jak je to znazornéno v reakénim schématu IL
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Reakéni schéma 11

m R

W halogena&ni &inidlo, /

HN H L

L (n

(IID)

Slougeniny obecného vzorce I1I a jejich vyroba jsou popsany v U. S. patentu €. 5 128 485.

2-aryl-5-trifluormethylpyrrolové slougeniny obecného vzorce I jsou zdrojem uziteénych mezi-
produkti pro vyrobu dillezitych arylpyrrolovych pesticidnich ¢inidel. Tak napfiklad v pfipadé
slougenin obecného vzorce I, kde X pedstavuje skupinu obecného vzorce COOR;, se mize
pesticidni produkt obecného vzorce IV ziskat pfimou bromaéni dekarboxylaci zplsobem
znazornénym v reakénim schématu I1.

Reakéni schéma 11
, R o Br
- s‘z W COOR4 M /
baze
N eze, R ;/)\
T ! A
' " L

-

v

Podobné Ize slouceninu obecného vzorce I, kde X piedstavuje atom vodiku, snadno pfevést na
pozadovanou slougeninu obecného vzorce IV nebo jeji 4-halogenovy analog ptimou halogenaci,
ktera je znazornéna v reakénim schématu V.

Reakéni schéma IV

R H R u Y
B . f
/ \ + haloger —m 0¥ / \
Fq Fa
' A
L A L

Slougeniny obecného vzorce IV, kde A predstavuje atom vodiku, je mozno pfevést na 1-(alkoxy-
methyl)pyrrolové slougeniny obecného vzorce V reakci s natriumhydridem a dihalogenmethano-
vym reakénim &inidlem za pfitomnosti alkoholu obecného vzorce RsOH. Tato reakce je
znazornéna v reakénim schématu V.
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Reakéni schéma V

i 8r u B
n R g R r
1) Y'CHY"'
Fy + Na ———— CF,
T P Fatt T bhpeor
2 URg
Iva v

Ve shora uvedeném reakénim schématu ptedstavuje kazdy ze symbold Y' a Y", nezavisle jeden
na druhém, atom chloru, bromu nebo jodu, Rg pfedstavuje alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku
aW, L, M aR maji vyznam, ktery je uveden vy3e u arylpyrrolovych slou¢enin obecného vzorce
L

Slougeniny obecného vzorce V je také mozno vyrobit zplisobem popsanym v U. S. patentu
&. 5 151 536. Alternativné lze slouéeniny obecného vzorce V ziskat reakci vhodného pyrrolového
meziproduktu obecného vzorce IVa s alespoii dvéma molamnimi ekvivalenty natriumhydridu
v aprotickém rozpoustédle, jako je tetrahydrofuran, ¢imZ vznikne odpovidajici pyrrolovy anion,
ktery se potom necha reagovat s alespofi jednim molarnim ekvivalentem dihalogenmethanového
reakéniho ¢&inidla, poptipadé za zvySené teploty, za vzniku reakéni smési, na kterou se pisobi
alkoholem obecného vzorce RsOH. Tento alkohol se pfidava po kapkach, aby se v reakéni smési
udrZela jeho koncentrace na nizké trovni.

Slou¢eniny obecného vzorce V, zejména ty znich, kde W predstavuje kyanoskupinu a R
piedstavuje ethylskupinu, s vyhodou pak ty, kde W pfedstavuje kyanoskupinu, Ry pfedstavuje
ethylskupinu, L a R pfedstavuji atomy vodiku a M pfedstavuje atom chloru, jsou vysoce
a¢innymi insekticidnimi, akaricidnimi a nematocidnimi Cinidly.

Jak je ziejmé, je ze sloudenin obecného vzorce I moZno pfipravit celou fadu pesticidnich aryl-
pyrroli variaci substituentd A, L, M, Ra W.

Vynalez je blize objasnén v nasledujicich pfikladech provedeni, které obsahuji specifické
podrobnosti. Témito priklady neni vynalez v zidném ohledu omezen apro jeho rozsah jsou
uréujici pouze pfipojené patentové naroky. Pod oznalenim IC aNMR se rozumi infradervena
spektra a spektra nuklearni magnetické resonance. Pod oznatenim HPLC se rozumi vysoce
G¢inn4 kapalinova chromatografie.

Priklady provedeni vvnalezu

Priklad 1

Vyroba 2—(p—chlorfenyl)-1-methyl-5—(trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu
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Br 0
Il
cl c—=—C + CF3-C-CH3 ——>
NHCH, CN
N
[\
N CF4
ct |
CHy

Roztok (E)- nebo (Z)-a—brom—p—chlor—p—methylamino)cinnamonitrilu (5,43 g, 0,02 mol)
a trifluoracetonu (3,36 g, 2,7 ml, 0,03 mol) v kyselin€ octové se jedna az dvé hodiny zahfiva na
80 °C, potom pies noc na 100 °C a potom se zfedi vodou a extrahuje ethylacetitem. Spojené
organické extrakty se promyji vodou, vysusi bezvodym siranem sodnym a za snizené¢ho tlaku
zkoncentruji na pryskyfici. Tato pryskyfice se chromatografuje (flash) na silikagelu za pouziti
15 % roztoku ethylacetatu v heptanu. Titulni sloucenina se ziska ve formé Zzluté pevné latky
(1,7 g, teplota tani 129 az 131 °C), ktera se identifikuje spektralni analyzou 'H a "FNMR.

Priklad 2

Vyroba 2—(p—chlorfenyl)-5—trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu

Br 0
I ]
Ci C:C + CF3—C-CH3 B —
NH» CN
NC
F\
N CFgy
Cl l
H

Roztok trifluoracetonu (3,36 g, 2,7 ml, 0,03 mol) v kyseliné octové se pfi 100 °C pfikape
k roztoku (E)- nebo (Z)-p-amino—o—~brom—p—chlorcinnamonitrilu (5,15 g, 0, 02 mol) v kyseliné
octové v priibéhu 4,5 hodiny. Reakéni smés se pfes noc zahfiva na 100 °C a potom se ziedi
vodou aextrahuje ethylacetitem. Spojené organické extrakty se promyji vodou, vysusi
bezvodym siranem sodnym a za sniZeného tlaku zkoncentruji na pryskyfici. Tato pryskytice se
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chromatografuje (flash) na silikagelu za pouziti 15 % roztoku ethylacetitu v heptanu. Titulni
sloutenina se ziska ve formé Zluté pevné latky (1,8 g, teplota tani 129 az 131 °C), ktera se
identifikuje spektralni analyzou 'H a "FNMR.

Pfiklad 3

Vyroba (E)- nebo (Z)-a—brom—p—chlor—-3—(methylamino)cinnamonitrilu

C1 C—CHCN + Brp _—

NHCH,

Br

¢

Cl c—C

Y

NHCH5 CN

Roztok bromu (10,9 ml, 33,6 g, 0,21 mol) v tetrachlormethanu se pfida ke smési (E)~ nebo (Z)-
p—chlor-B—(methylamino)cinnamonitrilu (38,53 g, 0,2 mol) v tetrachlormethanu a tetrahydro-
furanu pfi 55 az 60 °C v pribéhu 30 minut. Reakéni smés se ochladi pfi teplot¢ mistnosti, za
snizeného tlaku, zkoncentruje na jednu polovinu pivodniho objemu a prefiltruje. Odfiltrovana
pevna latka se zfedi tetrachlormethanem a vznikla smés se vafi pod zpétnym chladi¢em, ochladi
a prefiltruje. Titulni sloudenina se ziska ve formé zluté pevné latky (43,6 g, teplota tani 178 az
178,5 °C), ktera se identifikuje spektralni analyzou 'H a "CNMR.

Kdyz se postupuje v podstaté stejnym zpisobem, ale misto (E)- nebo (Z)-p—chlor-—methyl-
amino)cinnamonitrilu se pouZije (E)- nebo (Z)-B-amino—p—chlorcinnamonitrilu, ziska se (E)-
nebo (Z)-B-amino—a—brom—p—chlorcinnamonitril ve formé bilé pevné latky o teploté tani 190 az
191,5 °C.

Priklad 4

Vyroba (E)- nebo (Z)-a—brom—p—chlor—B—(methylamino)cinnamonitrilu

Br
CN CN

NHCH, NHCH,

Roztok p—chlor—B—(methylamino)cinnamonitrilu (19.3 g, 0,1 mol) v tetrachlormethanu se pti
70°C prikape k roztoku bromu (16,8 g, 0,105 mol) v tetrachlormethanu v pribéhu 30 az
40 minut [tetrahydrofuran se pfidava v pribéhu davkovani bromu podle potieby, aby se
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usnadnilo rozpousténi reakéni smési]. Reakéni smés se 30 minut micha pfi 70 °C, potom se
ochladi na teplotu mistnosti a zkoncentruje na Zlutou krystalickou srazeninu. Smés se prefiltruje,
filtradni kola¢ se promyje tetrachlormethanem a vysusi. Ziska se titulni slou¢enina ve formé Zluté
pevné latky (18,8 g, 69 %) o teploté tani 178,0 az 178,5 °C, ktera se identifikuje spektralni
analyzou IC, NMR a hmotnostnim spektrem.

Priklad 5

Vyroba 2—(p—chlorfenyl)-1-methyl-5—trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu (I) a 4-ethoxy-
karbonyl-2—(p—chlorfenyl)-1-methyl-5—trifluormethyl)pyrrol—3—karbonitrilu (II)

8 cn C0OC,Hg
c1 / + —
NHCHy =¢er,
CN CN  COOC,Hg
/\
cl Q O crg 0 C Fa

] |

CH, CHy

I 11

Smés 2-brom—p—chlor—B—(methylamino)cinnamonitrilu (10,0 g, 0,0368 mol) a ethyltrifluor-
acetoacetatu (10,17 g, 0,0552 mol) v kyseliné octové se po dobu 7 hodin zahfiva na 116 az
118 °C. Potom se smés ochladi na teplotu mistnosti, zfedi vodou a extrahuje ethylacetatem.
Extrakty se spoji, promyji vodou, vysusi siranem sodnym a zkoncentruji za snizeného tlaku na
pryskyfiény zbytek. Tento zbytek se chromatografuje (flash) na silikagelu za pouZiti roztoku
ethylacetat: heptan (15:1), jako elu¢niho &inidla, za vzniku titulniho produktu (I), ve formé bilé
pevné latky (2,7 g, teplota tani 127 az 129 °C), kterd se identifikuje 'HNMR a "FNMR
spektralni analyzou a druhého titulniho produktu (II), ve formé oranzovych krystaldi (1,65 g,
teplota tani 129 az 131 °C), které se identifikuji 'HNMR a ’FNMR spektralni analyzou.

Ptiklad 6

Vyroba 4-brom-2—(p—chlorfeny!}-5—trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu

CN CN Br
/ \ + Br, —>» / \
2
CI@—ZD\CF.? o CFs
H H

Na roztok 2—(p—chlorfenyl)}-5—trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu (jednoho ekvivalentu)
v tetrachlormethanu se pasobi bromem (1,8 ekvivalentu) a smés se pii teploté okoli micha tak
dlouho, dokud neni reakce ukonéena. Potom se reakéni smés za vakua zkoncentruje, pficemz
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titulni sloudenina se ziska v kvantitativnim vytézku. Jeji identifikace se provede spektralnimi
analyzami IC, NMR a hmotnostnim spektrem.

Ptiklad 7

Vyroba 4-brom-2—(p—chlorfenyl)-1—(ethoxymethyl)}-5—(trifluormethyl)pyrrol-3—karbonitrilu

CN Br CN Br
¢
= v Nay L) BrHC1 ~
H I

CHp0C,Hs

Na smés natriumhydridu (26,5 g, 1,105 mol) v tetrahydrofuranu se za michani pod atmosférou
dusiku pomalu pisobi roztokem 4-brom-2—(p—chlorfenyl)-5—(trifluormethyl)pyrrol~3—karbo-
nitrilem (1,00 g, 0,273 mol) v tetrahydrofuranu pii teploté, ktera nepfestoupi 60 °C. Po skonceni
pridavku se na reakéni smés pisobi bromchlormethanem (93,0 g, 0,718 mol) zahfatym na 63 az
65 °C. Potom se ke smési prikape absolutni ethanol (39,5 g, 0,859 mol) v pribéhu 5,5 hodiny
a smés se dalsi 3 hodiny mich4 pii 63 az 65 °C a poté se za vakua zkoncentruje. Koncentrat se
disperguje ve smési vody a methylenchloridu. Vodna faze se oddéli a promyje methylenchlori-
dem. Organické fize se spoji a zkoncentruji. Koncentrat se disperguje v hexanu, disperze se
ochladi na 5 az 10 °C a piefiltruje. Filtradni kolaé se promyje a tak se ziskd bild pevna latka
(vytézek 111,6 g, 91,3 %) v &istoté 91,2 %, podle analyzy HPLC.

PATENTOVE NAROKY

1. Zpusob vyroby 2-aryl-5-trifluormethylpyrrolovych slou¢enin obecného vzorce |
R K X

N
!
A

(1)
CFq

kde

A predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je poptipadé
substituovana fenylskupinou;

W piedstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu nebo skupinu obecného vzorce CO-R; nebo SO,R;;

X piedstavuje atom vodiku nebo skupinu obecného vzorce CO:Ry;
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L piedstavuje atom vodiku, fluoru, chloru, bromu nebo jodu;

kazdy ze symbolt

M aR nezavisle predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylsulfinylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, kyanoskupinu, atom fluoru,
chloru, bromu nebo jodu, nitroskupinu, trifluormethylskupinu, skupinu obecného vzorce
R;CF,Z, R,CO nebo NR;sRs av pfipadé, ze M aR jsou v sousednich polohidch mohou,
spole¢né s atomy uhliku, k nimz jsou pfipojeny, piedstavovat kruh, v némz zbytek MR
ptedstavuje strukturu vzorce

—OCH,0-, -OCF,0- nebo -CH=CH-CH=CH—;

R, predstavuje alkylskupinu s | az 6 atomy uhliku, cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo fenylskupinu;

R; pfedstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

R; piedstavuje atom vodiku, atom fluoru, difluormethylskupinu, fluorchlormethylskupinu nebo
trifluormethylskupinu;

R, piedstavuje alkylskupinu s | az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
skupinu obecného vzorce NRsRg;

R; predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,

R¢ ptedstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce
R7CO;

R; predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;
Z ptedstavuje skupinu vzorce S(O), nebo atom kysliku a
n pfedstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

vyznadujici se tim, Ze se halogenenamin obecného vzorce II

R Y
| u
/
. NH (11)
] A

kde Y piedstavuje atom chloru, bromu nebo jodu a A, W, L, M a R maji vy3e uvedeny vyznam,
necha reagovat s jednim molarnim ekvivalentem trifluoracetonu nebo alkyltrifluoracetoacetatu

s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém zbytku, za ptitomnosti kyseliny a pop¥ipadé za pfitomnosti
rozpoustédla.

-10 -



20

25

30

35

40

45

50

CZ 284072 B6

2. Zpisob vyroby 2-aryl-5—trifluormethylpyrrolovych sloucenin podle naroku 1 obecného

vzorce I,

kde

A pfedstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je poptipadé
substituovana fenylskupinou;

W piedstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu nebo skupinu obecného vzorce CO,R; nebo SO;R;

X ptedstavuje atom vodiku;

L piedstavuje atom vodiku, fluoru, chloru, bromu nebo jodu;

kazdy ze symboll

M aR nezavisle piedstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu

R,

Rs

R;
Z

n

s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylsulfinylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, kyanoskupinu, atom fluoru,
chloru, bromu nebo jodu, nitroskupinu, trifluormethylskupinu, skupinu obecného vzorce
R;CF,Z, RyCO nebo NR;sRs av piipadé, ze M aR jsou v sousednich polohach mohou,
spole¢né s atomy uhliku, k nimZ jsou pfipojeny, piedstavovat kruh, v némz zbytek MR
piedstavuje strukturu vzorce

—OCH,0~, ~OCF,0— nebo -CH=CH-CH=CH-;

predstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo fenylskupinu;

predstavuje atom vodiku, atom fluoru, difluormethylskupinu, fluorchlormethylskupinu nebo
trifluormethylskupinu;

predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
skupinu obecného vzorce NRsRs;

pfedstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce
R7CO,

predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;
pfedstavuje skupinu vzorce S(O), nebo atom kysliku, a

predstavuje celé islo 0, 1 nebo 2;

vyznadujici se tim, Ze se halogenenamin obecného vzorce I, kde Y predstavuje atom
chloru, bromu nebo jodu a A, W, L, M a R maji vyse uvedeny vyznam, necha reagovat s jednim
molarmim ekvivalentem trifluoracetonu za pfitomnosti kyseliny a popfipadé za pfitomnosti
rozpoustédla.
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3. Zplsob vyroby 2-aryl-5-trifluormethylpyrrolovych sloucenin podle naroku 1 obecného

vzorce I,

kde

A predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je popfipadé
substituovana fenylskupinou;

W predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu nebo skupinu obecného vzorce SO;R;;

X predstavuje atom vodiku nebo skupinu obecného vzorce CO:Ry;

L predstavuje atom vodiku, fluoru, chloru, bromu nebo jodu;

kazdy ze symboli

M aR nezivisle predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu

R;

R;
Z

n

s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkylsulfinylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, kyanoskupinu, atom fluoru,
chloru, bromu nebo jodu, nitroskupinu, trifluormethylskupinu, skupinu obecného vzorce
R;CF,Z, R,CO nebo NRsR; av pripadé, Ze M aR jsou v sousednich polohdch mohou,
spoleéné s atomy uhliku, k nimz jsou pfipojeny, pfedstavovat kruh, v némz zbytek MR
predstavuje strukturu vzorce

—OCH,0—, “OCF,0- nebo -CH=CH-CH=CH-,

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo fenylskupinu;

predstavuje alkylskupinu s | az 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, atom fluoru, difluormethylskupinu, fluorchlormethylskupinu nebo
trifluormethylskupinu;

ptedstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
skupinu obecného vzorce NR;sRs;

predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

piedstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce

predstavuje atom vodiku nebo alkylgkupinu s 1 az 4 atomy uvhliku;
predstavuje skupinu vzorce S(O), nebo atom kysliku; a

predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

vyznaéujici se tim, Ze sehalogenenamin obecného vzorce II, kde Y predstavuje atom
chloru nebo bromu a A, W, L, M aR maji vySe uvedeny vyznam, necha reagovat s jednim
molarnim ekvivalentem alkyltrifluoracetoacetatu s | az 4 atomy uhliku v alkylovém zbytku, za
pritomnosti kyseliny a popfipadé za pfitomnosti rozpoustédla.
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4. Zphsob podle naroku 1, vyznadujici se tim, Ze sejako kyseliny pouzije kyseliny
octové.

5. Zptsob podle naroku 1, vyznaéujici se tim, Ze se halogenenamin obecného
vzorce II nechava reagovat s jednim molarnim ekvivalentem trifluoracetonu.

6. Zpusob podle naroku 1, vyznadujici se tim, Ze se halogenenamin obecného
vzorce II nechava reagovat s jednim molarnim ekvivalentem alkyl-trifluoracetoacetitu s 1 az
4 atomy uhliku v alkylovém zbytku.

7. Zpusob podle naroku I, vyznacujici se tim, Ze se pracuje pfi 60 az 250 °C.

8. Zpusob podie naroku4, vyznacujici se tim, Zese pracuje pfi 70 az 180 °C.

9. Zpiisob podle naroku 5, vyznacujici se tim, Ze se pracuje pfi 70 az 180 °C.

10. Zpisob podle naroku 1, vyznadujici se tim, Ze se vychazi zvySe uvedenych
sloudenin za vzniku 2-aryl-5-tri-fluormethylpyrrolové slouceniny obecného vzorce I, kde W
predstavuje kyanoskupinu a ostatni symboly maji vyznam uvedeny v néroku 1.

11. Zpisob podle naroku 1, vyznacdujici se tim, Ze se vychazi zvyde uvedenych
sloudenin za vzniku 2-aryl-5—tri-fluormethylpyrrolové slouceniny obecného vzorce I, kde W

predstavuje kyanoskupinu, A pfedstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku
a ostatni symboly maji vyznam uvedeny v naroku 1.

Konec dokumentu
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