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Opisuji sa zlieniny vzorca (I), v ktorom A znamend
fenyl, naftyl, pyridyl s pripadne anelovanym benzéno-

vym kruhom, pyridyl-N-oxid alebo pyrazinyl-N-oxid, Y R
pyrimidinyl, pyrazinyl, 3- alebo 4-cinolinyl alebo 2- r/
-chinoxalinyl alebo 5-¢lenny heteroaromaticky zvy3ok, Y R \

R znamend CN, formyl, karboxyskupinu funkéne ob- &/_
menent karboxyskupinu a pod., pricom dalSie substi- s

tuenty sa blizsie $pecifikované v opisnej Gasti. Dalej sa
opisuje spdsob vyroby zlu€enin vzorca (I) a ich pouzi-
tie ako herbicidov.

(1)
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Oblast’ techniky

PredloZeny vynalez sa tyka substituovanych ftalidov
a heterocyklickych ftalidov a ich derivatov, spdsobu ich
vyroby, prostriedkov, ktoré obsahuji tieto zlu¢eniny a ich
pouZitie v pol'nohospodarstve.

Doterajsi stav techniky

Substituované derivaty benzylpyrimidinov a benzyl-
triazinov st uZitotné ako herbicidy. Typické herbicidne
vlastnosti takychto zlti¢enin st opisané v EP-A-0 410 590.

Podstata vyndlezu

Nijdené boli substituované ftalidy a heterocyklické
ftalidy veobecného vzorca (I)

1

i'e /\/R )\( . 4—/3
v AN\ / /w AN (0,
Y,%; s

v ktorom kruhovy systém A je zvoleny zo siiboru, ktory
je tvoreny:

a) fenylovou alebo naftylovou skupinou,

b) pyridylovou skupinou, ktord mdZe byt nakondenzova-
na stranou (b) alebo (¢) na benzénovy kruh,

¢) pyridyl-N-oxidom alebo pyrazinyl-N-oxidom,

d) pyrimidinylovou skupinou,

¢) pyrazinylovou skupinou,

f) 3- alebo 4-cinolinylovou skupinou alebo 2-chinoxali-
nylovou skupinou, a

g) 5-&lennym heteroaromatickym kruhom, ktory obsahuje
ako heteroatém €i heteroatomy kyslik, siru alebo dusik a
ktory mdZe byt nakondenzovany na benzénovy kruh ale-
bo mdze obsahovat’ dusik ako d’al3i heteroatom;

R znamena kyanoskupinu, formylovu skupinu, skupinu
CX'X*X?, skupinu tvoriacu keton, karboxylovi skupinu,
ktora mdze byt pritomnd vo forme volnej kyseliny alebo
vo forme esteru alebo soli, tickarboxylovi skupinu, ktora
méZze byt pritomna vo forme volnej kyseliny alebo vo
forme esteru, karbamoylova skupinu alebo mono- alebo
disubstituovanu karbamoylovi skupinu, hydroxyalkylovi
skupinu, hydroxybenzylovu skupinu, skupinu
-CH=NOH, -CH=NO-(niz8iu)alkylovii skupinu, skupinu
-CH,-0-C(0O)-, ktord spéja susedné atomy uhlika v kruhu
A, alebo znamena kruh C

I
7

Y', Y* a Y’ st viazané na atémy uhlika a znamenajii ne-
zévisle od seba atém vodika, atom halogénu, hydroxy-
skupinu, alkylovii skupinu, alkenylova skupinu, alkiny-
lova skupinu, alkoxyskupinu, alkenyloxyskupinu, alki-
nyloxyskupinu, alkylsulfonyloxyskupinu, dialkylsulfa-
moyloxyskupinu, alkylsulfonylova skupinu, alkylsulfi-
nylovi skupinu, dialkylkarbamoyloxyskupinu, alkyltios-
kupinu, alkenyltioskupinu alebo alkinyltioskupinu, pri-
¢om kazda z tychto skupin méZe byt’ substituovana 1 az 6
atémami halogénu; dialkoxymetylovi skupinu, konjugo-
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vana alkoxyskupinu, hydroxyalkylovi skupinu, karbo-
xylovii skupinu, acylovi skupinu, acylalkylovi skupinu,
acyloxyskupinu, acyloxyalkylovil skupinu, trialkylsily-
loxyskupinu, triatkylsilylovit skupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, aminoskupinu alebo substituovanid ami-
noskupinu, aminosulfonylova skupinu; cykloalky-lovii
skupinu, arylova skupinu, aralkylovi skupinu, aralke-
nylovii skupinu, aralkinylovl skupinu, aryloxy-skupinu,
aralkoxyskupinu, arylsulfonylovi skupinu, arylsulfiny-
lovii skupinu, aryltioskupinu alebo aralkyl-tioskupinu,
pri¢om kazda z tychto skupin méze byt substituovana
jednym aZ troma substituentmi zvolenymi zo suboru,
ktory je vytvoreny atdmom halogénu, alkylovou skupi-
nou, halogénalkylovou skupinou, alko-xyskupinou, ha-
logénalkoxyskupinou, nitroskupinou, kyanoskupinou,
alkyltioskupinou, acylovou skupinou, aminoskupinou
alebo substituovanou aminoskupinou; skupinu

-C-R',

I

0

kde R' znamend vodik, niz3iu alkylovu skupinu alebo
niz8iu alkoxyskupinu; alebo
Y' a R na susednych atémoch uhlika tvoria spologne
mostik vzorca
«C-0-, -C-O~E alebo -C-N-E-, pricom
[ I
s o

o R*

F znamena priamu vizbu alebo znamena skupinu 1 aZ 3
spojenych &lenov zvolenych zo siiboru tvoreného mety-
lénovou skupinou, substituovanou metylénovou skupi-
nou, skupinou

-N=-

[
R=
a kyslikom, alebo
Y' a Y* na susednych atomoch uhlika tvoria spolo¢ne 3-
az 5-tlenny mostik pozostavajici z prvkov zvolenych zo
stiiboru, ktory je tvoreny metylénovou skupinou, substi-
tuovanou metylénovou skupinou, skupinou
-C=, =C=, =N-,
I i |
E R* H
kyslikom a
.
l
(©),
kazdy zo symbolov W', W%, W*, W* a W* znamen4 ne-
zévisle od seba skupinu CH, CR® alebo dusik;
W?® znamena skupinu NH, kyslik, siru, skupinu

~C=, -C= algbo -C-
I l
R* H o
Z znamend 2- alebo 3-¢lenny mostik pozostévajici z
¢lenov zvolenych zo suboru, ktory je tvoreny metyléno-
vou skupinou, substituovanou metylénovou skupinou,
skupinou
-C=,-C=, -C-, =N-,
R
H R* 0 H
-N=, kyslikom a
-8-;

)
()
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R' a R® znamenajt nezavisle od seba atém vodika, atém
halogénu, alkylovi skupinu, alkenylovi skupinu, alki-
nylovi skupinu, alkoxyskupinu, alkenyloxyskupinu, alki-
nyloxyskupinu, alkyltioskupinu, alkenyltioskupinu alebo
alkinyltioskupinu, pri€om kazda z tychto skupin moZe
byt substituovand 1 aZ 6 atomami halogénu; dalej zna-
menaji cykloalkylovii skupinu, heterocykloalkoxysku-
pinu, aryloxyskupinu, aralkoxyskupinu alebo aralkyltio-
skupinu, pricom kazdd z tychto skupin méZze byt substi-
tuovana 1 az 3 substituentmi zvolenymi zo siboru, ktory
je tvoreny atdmom halogénu, alkylovou skupinou, halo-
génalkylovou skupinou, alkoxyskupinou, halogénalko-
xyskupinou, nitroskupinou, kyanoskupinou, alkyltiosku-
pinou, acylovou skupinou, aminoskupinou alebo substi-
tuovanou aminoskupinou; aminoxyskupinu; substituova-
nd aminoxyskupinu; iminoxyskupinu; substituovani1 imi-
noxyskupinu; aminoskupinu; substituovant aminoskupi-
nu; amidoskupinu; substituovani amidoskupinu; alkyl-
sulfonylmetylovi skupinu; kyanoskupinu; nitroskupinu;
alebo skupinu
-c-Y,,

L]

kde

Y4 znamené vodik, nizdiu alkylovi skupinu, niz3iu alko-
xyskupinu, hydroxyskupinu alebo pripadne substituovanu
fenylovi skupinu;

R* m4 rovnaky vyznam ako Y's vynimkou atému vodi-
ka;

X a Y znamenaju nezévisle od seba atom vodika, hydro-
xyskupinu, halogén, kyanoskupinu, alkylova skupinu, al-
koxyskupinu, alkoxykarbonylovt skupinu, atkoxykarbo-
nyloxyskupinu, hydroxyalkylova skupinu, halogénalky-
lovu skupinu, acylovi skupinu, acyloxyskupinu, karba-
moylova skupinu, karbamoyloxyskupinu, alkyltioskupi-
nu, alkylsulfinylovi skupinu, alkylsulfonylovit skupinu
alebo alkylsulfonyloxyskupinu; arylova skupinu, arylo-
xyskupinu, skupinu aryl-S(O),, aralkylovi skupinu, aral-
koxyskupinu, skupinu aralk-S(0O),, arylsulfonyloxyskupi-
nu, pri¢om ka?da z tychto skupin méZe byt substituovana
1 az 3 substituentmi zvolenymi zo siboru, ktory jc tvore-
ny atdémom halogénu, alkylovou skupinou, halogénalky-
lovou skupinou, alkoxyskupinou, halogénalkoxyskupi-
nou, nitroskupinou, kyanoskupinou, alkyltioskupinou, a-
cylovou skupinou; dalej znamenaji aminoskupinu, sub-
stituovant aminoskupinu alebo spolo¢ne znamenaji =0,
=8, =NH, =NOR'? alebo =CR""R"; alebo

X a R méZu spoloéne vytvédrat mostik vzorca

[+) o
[ i
-c-0-, -C-8-
alebo
Q
-C-N-,
|
-

pri¢om karbonylova skupina je viazanina A a

R? znamena vodik, alkylovi skupinu, halogénalkylovi
skupinu, alkoxyalkylovi skupinu, alkoxyskupinu, aralko-
xyskupinu, pripadne substituovani arylova skupinu alebo
pripadne substituovant aralkylovii skupinu;

p znamena Cislo 0, 1 alebo 2;

X! x?a Xx? znamenaj nezavisle od seba atém vodika,
hydroxyskupinu, alkoxyskupinu, alkyltioskupinu, hydro-
xyalkylovi skupinu alebo hydroxybenzylovi skupinu,
pri¢om aspoii jeden zo substituentov X', X* a X* m4 iny
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vyznam ako atém vodika; alebo
X? znamené atom vodika a
X' a X? spolotne tvoria 4- a% 5-&lenny mostik pozosta-
vajuici z prvkov zvolenych zo suboru, ktory je tvoreny
-0(CH,),, O~, ~OC(CH_ ) O- a -8(CH,)_,5-}

|

o
R'? znamena atém vodika alebo alkylovti skupinu,
R a R!* znamenajti nezévisle od seba vodik, alkylova
skupinu alebo atém halogénu,
m znamena ¢islo 1 alebo 2,
n' znamena &islo 2 alebo 3, s tym, Ze ked’ R znamena
karboxylovu skupinu vo vol'nej forme, vo forme esteru
alebo soli a X a Y znamenaju spolo¢ne =0, potom jeden
z kruhov A a B obsahuje heteroatom.

Ak R znamena skupinu tvoriacu ketén, potom takou-

to skupinou je vyhodne skupina
--R'Y,

1@

pri¢om

R" znamend alkylovi skupinu, halogénalkylova skupinu,
alkoxyalkylovu skupinu, alkenylovi skupinu, alkinylova
skupinu, pripadne substituovanu arylovi skupinu alebo
pripadne substituovant aralkylova skupinu.

Ak R znamené karboxylovil skupinu alebo tiokarbo-
xylovi skupinu vo forme esteru, potom takouto skupi-
nou je vyhodne skupina vzorca -COOR’ alebo -COSR’,
kde R® znamena alkylovii skupinu, halogénalkylovi
skupinu, alkoxyalkylovit skupinu, alkenylovii skupinu,
halogénalkenylovil skupinu, alkinylovi skupinu, halo-
génalkinylova skupinu, pripadne substituovand arylova
skupinu, pripadne substituovand aralkylovil skupinu,
hydroxyalkylovir skupinu, cykloalkylova skupinu, kya-
noalkylovii skupinu, aralkoxyalkylova skupinu; skupinu
vzorca -N=C(R")(R'®); skupinu vzorca -(CH,),-CH-
(RI"Y(R®); skupinu vzorca

-CH-0-C-R**;
éxo X

R a R'® znamenajii nezavisle od seba atém vodika ale-
bo alkylovit skupinu;

R'7 a R" znamenaju nezavisle od seba S(O),-alkylova
skupinu, skupinu COOR®, alkoxyskupinu, aminoskupi-
nu, substituovanii aminoskupinu, benzyloxyskupinu,
trimetylsilylovi skupinu, kyanoskupinu, skupinu
-C(R"™)SR? alebo navyse jeden z nich méZe znamenat
atom vodika;

R" znamen4 atém vodika alebo alkylovi skupinu;

R znamend alkylovi skupinu alebo arylovi skupinu;
R®% R a R! znamenaju nezavisle od seba atém vodika,
alkylovi skupinu, halogénalkylovi skupinu, alkoxyal-
kylovu skupinu, pripadne substituovanil arylov skupinu
alebo pripadne substituovant aralkylovi skupinu;

n an" znamenaju nezavisle od seba nulu, 1 alebo 2 a

X* znamena atom kyslika alebo atom siry.

Ak R znamend karbamoylova skupinu alebo mono-
alebo disubstituovani karbamoylovii skupinu, potom
touto skupinou je vyhodne skupina vzorca CONR'R®,
kde R” a R® znamenaju nezavisle od seba atom vodika
alebo alifaticki alebo nasytenti alebo nenasytenu cyklic-
ku alebo heterocyklickd skupinu, pricom kaZda z tychto
skupin moze byt nesubstituovana alebo substituovana.
R’ a R® znamenaju vyhodne nezévisle od seba
(a) atém vodika, atom halogénu;
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(b) alkylovii skupinu, alkenylovii skupinu, alkinylova
skupinu, alkoxyskupinu, alkoxyalkoxyskupinu, alkenylo-
xyskupinu, alkinyloxyskupinu, skupinu alkenyl-S(O),,
skupinu alkyl-S(0), alebo alkinyl-S(0O),, alkyl-5(O),-
-alkyl, alkenyl-S(O)p-alkyl, alkinyl-S(O)p-alkyl, pri¢om
kazda z tychto skupin mézZe byt substituovana 1 az 6 a-
tomami halogénu a kazda z nich moZe byt’ viazana na su-
sedny atom dusika cez alkylovu skupinu;

{(c) acylova skupinu, acylalkylovii skupinu, acyloxysku-
pinu, acyloxyalkylovi skupinu;

(d) cykloalkylovil skupinu, cykloalkylalkylovi skupinu,
heterocyklylova skupinu, heterocykloalkylova skupinu,
heterocykloalkoxyskupinu, arylovli skupinu, aralkylova
skupinu, aryloxyskupinu, aralkoxyskupinu, aryl-

-$(0),, aralkyl-S(O), alebo aryl-S(O),-alkyl, pritom kaz-
da z tychto skupin nie je substituované alebo méze byt
substituovand 1 az 3 substituentmi zvolenymi zo suboru,
ktory je tvoreny (i) atémom halogénu; (ii) alkylovou sku-
pinou, alkenylovou skupinou, alkinylovou skupinou, al-
koxyskupinou, alkoxyalkoxyskupinou, alkenyloxyskupi-
nou, alkinyloxyskupinou, skupinou alkyl-S(O},, alkenyl-
-5(0), alebo skupinou alkinyl-S(0O),, alkyl-S(0),-alkyl,
alkenyl-S(O);-alkyl alebo alkinyl-S-(O),-alkyl- skupinou,
pri¢om kazda z tychto skupin méze byt substituovana 1
aZ 6 atdmami halogénu; a (iii) nitroskupinou, kyanosku-
pinou, acylovou skupinou, aminoskupinou, substituova-
nou aminoskupinou, aminosulfonylovou skupinou, ami-
noalkylovou skupinou alebo substituovanou aminoalky-
lovou skupinou;

(e) aminoskupinu, substituovani aminoskupinu, amido-
skupinu, substituovani amidoskupinu, aminosulfonylova
skupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu
-(CHR"),~~C(O)Y ', pritom

Y,' znamena vodik, niZ$iu alkylova skupinu, niZ$iu alko-
xyskupinu alebo hydroxyskupinu a

n" znamena ¢islo 0, 1,2 alebo 3 a

p znamena Cislo 0, 1 alebo 2;

R* md vyznam definovany pre Y'.

Ak R znamena karboxylovii skupinu vo forme soli,
potom sol je vyhodne tvorené kationom alkalického ko-
vu, katiénom kovu alkalickej zeminy, pripadne substituc-
vanym amoéniovym katiénom, trialkylsulféniovym katié-
nom, trialkylsulfoxéniovym katiénom alebo fosténiovym
katiénom, zvIa3t kationom alkalického kovu (napriklad
kationom litia alebo sodika) alebo katiénom kovu alka-
lickej zeminy (napriklad katidnom vapnika alebo horgi-
ka); amoéniovym kationom; substituovanym améniovym
kationom (ako napriklad alkylamdniovym katiénom s 1
aZz 5 atdmami uhlika v alkyle, dialkylaméniovym katid-
nom s 1 aZ 5 atdmami uhlika v alkylovych &astiach, trial-
kylamoéniovym katiénom s 1 aZ 5 atdmami uhlika v al-
kylovych &astiach, tetraalkylaméniovym katiénom s 1 az
5 atomami uhlika v alkylovych &astiach, alkoxyalkylamo-
niovym katiénom s 1 az 5 atomami uhlika v alkoxylovej
aj alkylovej &asti, hydroxyalkylaméniovym katiénom s 1
az 5 atdmami uhlika v alkyle); fosfoniovym katiénom;
trialkylsulfoniovym katiénom s 1 az 8 atomami uhlika v
alkylovych ¢astiach alebo trialkylsulfoxéniovym katié-
nom s | az 8 atdmami uhlika v alkylovych &astiach.

Ak Y', Y? a/alebo Y* znamenajii karboxylova skupi-
nu, potom tato skupina mdze byt vo forme esteru alebo
vo forme soli alebo vo forme amidu (t. j. karbamoylova
skupina) a vo svojej podstate je opisana pre substituent R
v tychto formach. Ak A ma vyznam g), potom obsahuje
jeden aZ tri heteroatémy a je predstavovany napriklad tie-
nylovou skupinou, furanylovou skupinou, pyrolylovou
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skupinou, oxazolylovou skupinou, tiazolylovou skupi-
nou, izoxazolylovou skupinou, izotiazolylovou skupi-
nou, imidazolylovou skupinou, pyrazolylovou skupinou,
oxadiazolylovou skupinou alebo tiadiazolylovou skupi-
nou.

Ak A ma niektory z definovanych vyznamov pre
heteroaromaticky zvy$ok b) az g), potom substituovany
heterocyklicky kruh je najmé zvoleny zo saboru, ktory
tvori pyridyl, chinolyl, pyridyl-N-oxid, pyrimidinyl, py-
razinyl, tienyl alebo furyl, zvIa$f potom zo suboru, ktory
tvori pyridyl alebo tienyl.

Alkylové ¢asti, pokial’ nie je uvedené inak, obsahuji
1 aZ 8 atémov uhlika, vyhodne 1 aZ 5 atémov uhlika,
zvla3t 1 aZ 4 atomy uhlika, napriklad 1 alebo 2 atomy
uhlika. NiZ8ie alkylové skupiny obsahuja 1 az 4 atémy
uhlika, napriklad 1 alebo 2 atémy uhlika. Alkylov¢ sku-
piny vo vyzname symbolov R®, R” alebo R® alebo pri-
tomné ako sikasti symbolov R®, R” alebo R* obsahujti 1
az 24, vyhodne 1 aZz 12 atémov uhlika, a zvIast 1 az 6
atémov uhlika, pri¢om jeden zo substituentov R7 a R®
znamena prednostne atém vodika, ak druhy z nich zna-
mend alkylovia skupinu.

Alkylové Casti vo vyzname mostikovych skupin mo-
Zu mat retazec priamy alebo rozvetveny a prednostnc
obsahuji 1 aZ 4 atémy uhlika, napriklad 1 alebo 2 atémy
uhlika. M6Zu byt' pripadne substituované arylovou sku-
pinou alebo substituovanou arylovou skupinou a pripad-
ne mdzu byt prerufené atémom kyslika alebo atdmom
siry alebo mézu byt viazané cez atéom kyslika alebo a-
tém siry.

Vyrazom "konjugovana alkoxyskupina" sa rozumie
alkoxyskupina, ktora je vo svojej alkylovej Casti preru-
Send jednym alebo niekolkymi atémami kyslika, ako je
napriklad alkoxyalkoxyskupina, alkoxyalkoxyalkoxys-
kupina atd"..

Alkenylové a alkinylové skupiny obsahuji 2 az 8 a-
tomov uhlika, prednostne 2 a7 4 atomy uhlika a zvI&sf
potom 2 alebo 3 atémy uhlika.

Atémom halogénu je prednostne atém fluéru, atém
chléru alebo atém brému, zvlast potom atom chléru.

Arvlové skupiny su vyhodné z vyznamov definova-
nych pre kruhovy systém A ad a) az g) alebo pre kruh B
a predstavuju vyhodné vyznamy obidvoch tychto kru-
hov. ZvIadt vyhodnou je fenylova skupina. Tieto arylové
skupiny bud’ nie si substituované alebo mdZu byt sub-
stituované a v takom pripade obsahuj 1 aZ 3 substituen-
ty tak, ako st definované pre symbol Y', pokial’ nie je
uvedené inak.

Substituované aminoskupiny, amidoskupiny, amino-
xyskupiny, aminoalkylové skupiny, iminoxyskupiny ale-
bo karbamoylové skupiny (iné ako R) si vyhodne sub-
stituované jednym alebo dvoma substituentmi zvolenymi
zo suboru, ktory je tvoreny alkylalkoxyskupinou, halo-
génalkylovou skupinou, acylovou skupinou, alkoxyal-
kylovou skupinou, pripadne substituovanou arylovou
skupinou alebo pripadne substituovanou aralkylovou
skupinou.

Substituovana metylénova skupina je prednostne
substituovana jednou alebo dvoma skupinami tak, ako
st definované pre Y'.

Acylové skupina samotna alebo ako sucast substi-
tuentu je obvykle predstavovana skupinou

-C_Rl [ } v
0
pricom R" mé vyznam definovany pre Y' ( a znamena
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napriklad alkylovi skupinu, halogénalkylovii skupinu,
cykloalkylova skupinu, alkoxyalkylovi skupinu, nesub-
stituovan@ alebo substituovanu arylovi skupinu (zvlast
fenylovii skupinu)). Ako priklady acylovych skupin md-
Jeme uviest acetylovi skupinu, propionylovii skupinu,
butyrylovi skupinu, nesubstituovanii alebo substituovanu
benzoylovu skupinu, pivaloylovii skupinu alebo chlér-
acetylovi skupinu, zv143t potom acetylovi skupinu alebo
nesubstituovan( alebo substituovani benzoylova skupi-
nu.

Cykloalkylovou skupinou je prednostne cykloalkylo-
va skupina s 3 aZ 6 atomami uhlika, zvl43t' cyklopropylo-
vé skupina, cyklopentylova skupina alebo cyklohexylova
skupina; heterocyklickou skupinou je vyhodne 5- alebo
6-¢lennd heterocyklickd skupina tak, ako je definovana
pre kruh A vo vyznamoch b) aZ g) a vyhodnych vyz-
namoch alebo nasytend heterocyklickd skupina a obsa-
hujiica O, S alebo N ako heteroatém, ako je napriklad tet-
rahydrofurylova skupina, piperidinylovd skupina a mor-
folinylova skupina.

Mostikové ¢leny, ako

e

sa pre Ulelovost’ piu uvedenym sposobom, rozumejd sa
viak aj obratene

-c-.
|

H

Karbamoylové skupiny alebo substituované karbamoylo-
vé skupiny st viazané na molekulu, ktorou substituujil
cez svoju karbonylovii skupinu. Amidoskupiny alebo
substituované amidoskupiny s viazané na molekulu, kto-
rych substituentmi sa cez svoj atom dusika.

Zvl&stnu skupinu zlG&enin vzorca (I) (t. j. zlaCeniny
vzorca (Ia)) predstavuja tie zlageniny, v ktorych je kru-
hovy systém A zvoleny zo siboru zahffiajiceho fenyl, py-
ridyl alebo pyridyl-N-oxid;

R znamena karboxylovl skupinu, ktord moéze byt
pritomna vo forme volnej kyseliny alebo vo forme esteru
alebo vo forme soli, tiokarboxylova skupinu, ktora moze
byt pritomna vo forme volnej kyseliny alebo vo forme
esteru, karbamoylovi skupinu alebo mono- alebo disub-
stituovant karbamoylovi skupinu,

Y', Y? a Y? st viazané na atémy uhlika a znamenaju
nezavisle od seba atém vodika, atém halogénu, alkylovu
skupinu alebo alkoxyskupinu;
kazdy zo symbolov Wi W2 W? W*a W’ znamen4 nezé-
visle od iného skupinu CH, CR? alebo atém dusika;

W° znamena skupinu NH alebo atém kyslika;
7 znamend 2- alebo 3-&lenny mostik pozostavajici z Cle-
nov zvolenych zo sGboru vytvoreného metylénovou sku-
pinou, substituovanou metylénovou skupinou a skupiny
-C~;

ﬂ
R' a R® znamenaju nezéavisle od seba atom vodika, atém
halogénu, alkylova skupinu, alkoxyskupinu, aryloxysku-
pinu alcbo aralkoxyskupinu;
X a Y znamenaji nezavisle od seba atém vodika, hydro-
xyskupinu, kyanoskupinu, alkoxyskupinu, acyloxyskupi-
nu alebo spolo¢ne =0; alebo
X a R tvoria spolo&ne mostik vzorca
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) 0
I i

-C-0- alebo -C-N-

RI
pri¢om karbonyl je viazany na kruhovy systém A.

Ak R znamena karboxylova skupinu alebo tiokarbo-
xylovti skupinu vo forme esteru, potom touto skupinou
je vyhodne skupina vzorca -COOR’ alebo -COSR?;

Priom kady zo symbolov R znamen4 nezavisle
alkylovii skupinu, alkoxyalkylovi skupinu, alkenylova
skupinu, alkinylovi skupinu, substituovani arylova
skupinu alebo nesubstituovani alebo substituovani a-
ralkylovu skupinu.

Ak R znamena karboxyskupinu alebo tiokarboxylo-
vii skupinu vo forme soli, potom tato sol’ je tvorena ka-
tiénom alkalického kovu, kovu alkalickej zeminy, pri-
padne substituovanym améniovym kationom, zvlast
potom katiénom alkalického kovu (napriklad katidénom
litia alebo sodika) alebo katiénom kovu alkalickej zemi-
ny (napriklad katiénom vépnika alebo hor¢ika); aménio-
vym katiénom; substituovanym améniovym katiénom,
ako alkylaméniovym kationom s 1 aZ 5 atémami uhlika
v alkylovej Casti, dialkylaméniovym kationom s 1 aZ 3
atémami ublika v alkylovych Eastiach, trialkylaménio-
vym katibnom s 1 aZ 5 atomami uhlika v alkylovych
tastiach alebo tetraalkylaméniovym kationom s 1 az 5
atomami uhlika v alkylovych Castiach.

Ak R znamena karbamoylovu skupinu alebo mono-
alebo disubstituovana karbamoylovi skupinu, potom ta-
kouto skupinou je prednostne skupina vzorca
-CONR'R?, kde R’ znamend atém vodika, alkylovi sku-
pinu, halogénalkylovd skupinu, alkoxyalkylova skupinu,
nesubstituovanu alebo substituovani arylovi skupinu
alebo nesubstituovanu alebo substituovand aralkylovi
skupinu a R® znamena atém vodika, alkylovi skupinu,
aminoskupinu, skupinu NHR® alebo OR®, kde R® mé
vyznam definovany pre R".

Zvlastna skupina zlacenin (t. j. zlG&eniny vzorca
(Ib)) zahftia tie zlG¢eniny vzorca (I), v ktorom je kruho-
vy systém A fenyl, pyridyl alebo tienyl; B znamené py-
rimidinyl alebo triazinyl; R znamené kruh C, zvI&8t' oxa-
zol, oxazolon, oxazolidin alebo oxazolidinén; karboxy-
lova skupinu pritomni vo forme volnej kyseliny alebo
vo forme esteru alebo vo forme soli; substituovanu kar-
bamoylova skupinu, kyanoskupinu alebo spolotne s X
znamend skupinu

9
| It
~—c—o- alebo -C-N-}
L.

Y', Y? a Y? znamenaju nezévisle od seba atém vodi-
ka, atém halogénu, alkylovii skupinu, alkoxyskupinu,
alkyltioskupinu alebo aryltioskupinu;

X a Y znamenajo nezivisle od seba atém vodika,
hydroxyskupinu, alkoxyskupinu, acyloxyskupinu, kruh
B, atém halogénu, alkyltioskupinu alebo aryltioskupinu
alebo spolo¢ne znamenajii =O alebo =NH a

R' a R?* znamenaji nezévisle od seba atém halogénu,
alkoxyskupinu, alkylovii skupinu, halogénalkoxyskupi-
nu, pripadne substituovani aryloxyskupinu, aralkoxy-
skupinu, alkinyloxyskupinu a alkenyloxyskupinu.

Dalsia skupina zlagenin zahfia zliceniny vzorca
(Ib), v ktorom Y', Y* a Y’ méu kazdy nezavisle od seba
znamenat' navy3e aralkoxyskupinu, alkenyloxyskupinu
alebo alkinyloxyskupinu.

B znamen4 najmi pyrimidinyl, zv1a¥t potom 4,6-di-
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metoxy-2-pyrimidinyl.

A znamend zv1ast fenyl alebo pyridyl substituovany,
ako je definované.

X a'Y znamenaju prednostne atém vodika, atém ha-
logénu, kyanoskupinu, hydroxyskupinu, alkexyskupinu
alebo spolo¢ne =0, zvIa3t potom atém vodika, hydroxy-
skupinu alebo spolo&ne =O.

Dalgia skupina zlicenin podla vynalezu (zlieniny
Ic) zahfiia tie zIu&eniny vzorca I, v ktorom je kruhovym
systémom A pyridyl,

R znamena skupinu -CONR”R,

kde R” a R® znamenajli nezavisle od seba vodik, alko-
xyskupinu alebo alkylovii skupinu;

alebo arylovii skupinu alebo aralkylovii skupinu, pri¢om
kaZda z tychto skupin moZe byt pripadne substituovana;
X znamena vodik,

Y znamend skupinu OR, SR¥ alebo OCOR”, pritom R*
znamena alkylovii skupinu; alebo arylovi skupinu; alebo
aralkylova skupinu, pridom kazda z tychto skupin méze
byf nesubstituovana alebo substituované; alebo X a Y
znamenaju spolotne =0 alebo =S a kruhovym systémom
B je m-CF;-fenyl.

V ramci tejto skupiny Ic s vyhodné tie zla&eniny, v
ktorych X znamené hydroxyskupinu a Y znamena vodik
alebo X a Y znamenajii spolo¢ne =0, A znamena 2- ale-
bo 3-pyridyl, R’ znamena vodik alebo alkylovi skupinu,
zvla3t metylova skupinu, R® znamen4 fenylovi skupinu
alebo benzoylovi skupinu, ktoré mézu byt nesubstituo-
vané alebo substituované, napriklad raz aZ trikrat atémom
halogénu, alkylovou skupinou alebo/a alkoxyskupinou.

Nezavisle od seba st pre kazdy substituent vyhodné
d’alej uvedené vyznamy:

A a) vyznamy a) a b)

b) fenyl

¢) pyridyl
R a) karboxyl vo forme volnej kyseliny alebo vo forme
soli alebo esteru alebo karbamoylova skupina alebo mo-
no- alebo disubstituovana karbamoylova skupina;

b) COOR’, kde R® znamena vodik, alkyl; COO™Ma,
kde Ma znamend katién alkalického kovu alebo
CONR'R?, kde R’ znamena vodik alebo alkylova skupinu
a R® znamena alkylovi skupinu, arylovi skupinu alebo
substituovanil arylovi skupinu;

¢) COO'Na’, COOCH;, CONHC¢H,;, CONH(CH;)-fe-
nyl;

Y' 2) vodik, halogén, alkylova skupina alebo alkoxysku-
pina,
b) halogén, zv1a$t fluér alebo chlér;
Y?, Y? a) vodik alebo halogén, alkylova skupina alebo al-
koxyskupina,
b) vodik alebo halogén,
¢) vodik;
W'N
W2 a) CH alebo N

b) CH

W CR?
WN
W* a) CH alebo N

b)N
wéa)O

b) NH
Z a) prvky zvolené zo siboru tvoreného metylénovou
skupinou, substituovanou metylénovou skupinou a

~c-
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HC CH

b) -cH_-t- ; -ﬁ-cn,-:

o
X', X? a) alkoxyskupina, zv14¥ metoxyskupina
b) hydroxyskupina
X* a) vodik
b) alkoxyskupina, zvla3t metoxyskupina
R', R® a) alkoxyskupina, zvI4sr metoxyskupina
R* a) halogén, zv143t chlér
b) alkylova skupina, zv1a§t metylov4 skupina
R? a) alkylovéa skupina, zv1at' metylova skupina
b) atém vodika
R® a) alkylova skupina, alkenylova skupina alebo alki-
nylova skupina
b) alkylova skupina s 1 az 4 atémami uhlika, zvIa3t
metylova skupina alebo etylova skupina
¢) alkenylova skupina s 2 az 4 atomami uhlika
d) alkinylova skupina s 2 az 4 atdmami uhlika, zvlast
propargylova skupina
RS, R’ a) alkylova skupina
b) metylova skupina, etylova skupina
R® a) vodik
b) alkylova skupina, zvla§t metylova skupina alebo
etylova skupina
c) arylova skupina, zvlast fenylova skupina
R’, R" a) vodik alebo alkylova skupina
R'2, R", R" b) vodik alebo metylova skupina
R'! a) alkylova skupina
b) propylova skupina (n- alebo izopropylova skupi-
na)
Y* a) alkylov4 skupina alebo alkoxyskupina
b) CH3 alebo CH;O
R", R" a) vodik alebo halogén
b) vodik alebo fluér
R'® a) alkylové skupina
b) alkylové skupina s 1 aZ 4 atomami uhlika, zvI43¢
metylova skupina alebo etylova skupina
R" a) §(0)alkyl alebo COOR®
b) SO,CH, alebo COOCH,
R a) vodik
R* a) alkylovu skupinu alebo fenylovii skupinu
b) metylovu skupinu alebo fenylova skupinu
nay2
b) 0
n'a)2
b)3
n"a)l
b) 0
ma) |
b)2
X a) hydroxyskupina
b) vodik
c)spolus Y, =0
d) acyloxyskupina
¢) alkoxykarbonyloxyskupina
f) karbamoyloxyskupina

2) sulfonyloxyskupina
Y a) spolu s X, =0
b) vodik
0
X+R -C-O-
R'a) alkylové skupina
b) alkoxyskupina

R" a) alkylova skupina
b) metylové skupina
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R" a) alkylova skupina
b) arylova skupina, zv143t fenylova skupina
kruh A, kruh B a) aspoti jeden obsahuje heteroatém
b) kruh A = fenyl alebo pyridin
kruh B = pyrimidin, zvlast 3,5-di-
metoxypyrimidin

Kombinicie uvedenych vyhodnych vyznamov sa
zv143t vyhodné. Jedna z takychto kombinécif zahfiia zla-
¢eniny vzorca (1), v ktorom
A znameni fenylovi alebo pyridylova skupinu ;

R znamené karboxylowvii skupinu vo forme volnej kyseli-
ny alebo vo forme soli; karbamoylova skupinu; skupinu
COOR?, kde R¥ znamen4 alkylovii skupinu s 1 a% 5 até-
mami uhlika alebo alkenylovii skupinu s 2 aZ 5 atémami
uhlika alebo skupinu COONR”'R¥’, pritom

R” znamena alkylovii skupinu s 1 a7 12 atémami uhlika,
aminoskupinu, alkylaminoskupinu s 1 aZ 4 atdmami uhli-
ka, anilinoskupinu, halogénanilinoskupinu, benzylova
skupinu, halogénbenzylova skupinu, alkylbenzylovi
skupinu s 1 az 4 atdmami uhlika v alkylovej &asti, alko-
xybenzylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxy-
lovej €asti, fenylova skupinu, halogénfenylovi skupinu,
alkylfenylovu skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika v alkylo-
vej Casti alebo alkoxyfenylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika v alkoxylovej Casti;

R znamen4 vodik alebo alkylova skupinu s 1 aZ 4 ato-
mami uhlika;

Y', Y? a Y’ znamenaji nezévisle od seba atém vodika a-
lebo atom halogénu;

W' a W* znamenaju atém dusika;

W znamen4 skupinu CH;

W’ znamena skupinu CR?, kde R® znamené alkoxyskupi-
nu s 1 aZ 5 atobmami uhlika;

R! znamena alkoxyskupinu s 1 aZ 5 atémami uhlika;

X znamend hydroxylova skupinu alebo alkoxykarbonylo-
xyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxylovej €asti a-
lebo spolu s Y skupinou =0; alebo

Y znamend atom vodika alebo spolu s Y skupinu =O; a-
lebo

X a R spolo¢ne tvoria mostik vzorca -C(0)0-, pri¢om
karbonyl je viazany na kruhovy systém A, a

Y znamend vodik alebo acyloxyskupinu s 2 aZ 8 atdmami
uhlika.

Priklady vyhodnych zlu¢enin podl'a vynalezu su zla-
ceniny &.13, 40, 53, 55, 58, 64, 77, 78, 82, 91, 103, 111,
124, 125, 130, 143, 149, 163, 170, 175, 183, 199, 204,
205, 211, 219, 220, 224, 247, 249, 258, 262, 263, 265,
266, 267,273 a 277.

Zligeniny vSeobecného vzorca

zvIa3t tie, v ktorych X znamena skupinu CN, mdZu exis-
tovat’ v alternativnej tautomérnej forme zodpovedajucej

vZorcu
)4

N ¥
CX gt

[+
. l =y
b3
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Zli&eniny vzorca (I) podla predlozeného vynélezu
sa mbZu pripravovat’ tym, e sa
a) v pripade, Ze X a R tvoria spolo¢ne definovanu mos-
tikovil skupinu a Y znamen4 atém vodika, kyano-
skupinu, aryltioskupinu, arylsulfinylovii skupinu alebo
arylsulfonylova skupinu, necha rcagovat’ zla&enina vie-
obecného vzorca (I1)

WA
(1),
v ktorom

A mé uvedeny vyznam,
Y' znamen4 atom vodika, kyanoskupinu, aryltioskupinu,
arylsulfinylovi skupinu alebo arylsulfonylovu skupinu a
Z, znamena atém Kkyslika, siry alebo skupinu NR? kde
R* mé uvedeny vyznam s vynimkou vodika, so zligeni-
nou vieobecného vzorca (111)

El

4

(11m),
7 -—< 3w
4 ws/

F=

=
N

v ktorom

W', W2 W, W* majii definované vyznamy a

R znameni metylsulfonylovii skupinu alebo atém ha-
logénu, pri vzniku zodpovedajicej zliZeniny veobec-
ného vzorca (Ip)

Ny

(Ip},

¥ £
ol \“z/
'

b) zlu€enina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom Y' zna-
mend kyanoskupinu alebo arylsulfonylovil skupinu a 7,
znamend atom kyslika a ostatné symboly maja defino-
vany vyznam, sa

(i) hydrolyzuje a vznika zodpovedajiica zladenina vzorca
(I), v ktorom R a X tvoria mostik a Y znamena hydro-
xyskupinu, alebo zli¢eniny vzorca I, v ktorom X a Y
tvoria spolo¢ne =0;

(it) nechéd reagovat’ s aminom a vznikéd zodpovedajuca
zlicenina vzorca (I), v ktorom R znamena pripadne sub-
stituovant karbamoylova skupinu a X a Y tvoria spo-
lotne =0;

(iii) necha reagovat’ so zli¢eninou vzorca

MOR?%,

v ktorom M znamens alkalicky kov a R* znamena atém
vodika alebo alkylovii skupinu, a vznika zodpovedajica
zlGCenina, v ktorom R a X tvoria mostik a Y znamena
hydroxyskupinu alebo alkoxyskupinu; alebo sa

c) hydrolyzuje zligenina vzorca (Ip), v ktorom Y' zna-
mena atém vodika a Z; znamena atéom kyslika, a vznika
zlG&enina vzorca (I), v ktorom R znamena karboxylovii
skupinu, pripadne vo forme soli, X znamené vodik a Y
znamené hydroxyskupinu; alebo sa

d) zlaCenina vzorca (Ip), v ktorom Y' znamena hydro-
xyskupinu a Z; znamena kyslik, podrobi otvoreniu kru-
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hu a vznikd zlhi¢enina vzorca (I), v ktorom R znameni
karboxylova skupinu pripadne pritomn( vo forme soli a
X a'Y tvoria spolo¢ne =0; alebo sa

¢) zli¢enina vzorca (1), v ktorom R znamena karboxylovu
skupinu, pripadne pritomnii vo forme soli a X a Y zna-
menaju =0, esterifikuje a vznika zodpovedajiica zli&eni-
na, v kiorej R znamena karboxylovi skupinu pritomnua vo
forme esteru; alebo sa

f) zlagenina vzorca (Ip), v ktorom Y' znamena hydroxy-
skupinu, halogenuje a vzniké zlienina vzorca (I), v kto-
rom X a R spolo¢ne tvoria mostikovii skupinu a Y' zna-
mena halogén; alebo sa

g) zliCenina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom Z, zna-
mené atém kyslika a Y' znamena halogén, necha reagovat
so zligeninou vieobecného vzorca RNH, a zlugeninou
vdeobecného vzorca HOR®, pri€om R” znamen4 alkylo-
vl skupinu, acylovii skupinu alebo arylovii skupinu a R?
mé definovany vyznam, a vznika zodpovedajtca zli¢eni-
na, v ktorej Z, znamen4 skupinu NR? a Y' znamena alko-
xyskupinu, aryloxyskupinu alcbo acyloxyskupinu; alebo
sa

h) zlaCenina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom Y' zna-
mend atém vodika, oxiduje a vznikd zodpovedajtica zlt-
Cenina, v ktorej Y' znamena hydroxyskupinu; alebo sa

i) nechd reagovat zlu¢enina vieobecného vzorca (V)
T R

(Iv),

v ktorom
R* znamena alkyloviz skupinu, zvl48t metylova skupinu,
so zlageninou vieobecného vzorca (V)

R
~
( . N " ),
'.Ir‘ —‘—'-'4]/
a vznika zlu¢enina vieobecného vzorea (Igq)
¢ R ]
b R
Xy ,
A \ / /(‘ _\< t1a),
¢ —_ 8 g
\|‘=wl!w
23

v ktorom

AR R, W, W2 WP W4 Y, Y2 a Y maji definované
vyznamy a

X" a Y" znamenaji vodik; alebo sa

J) zldZenina vzorca (Ig), v ktorom X" a Y" znamenajd a-
tomy vodika, mono- alebo dihalogenuje a vznika zodpo-
vedajlca zlienina vzorca Iq, v ktorom jeden alebo obi-
dva substituenty X" a Y" znamena alebo znamenaji atém
halogénu; alebo sa

k) zluCenina v8eobecného vzorca (Ig), v ktorom X" a Y"
znamenaju obidva atémy vodika alebo X" znamen4 halo-
gén a Y" znamena vodik, oxiduje a vznik4 zodpovedajiica
zlucenina, v ktorej X" a Y" spolotne znamenaji =O alebo
Jeden z nich znamena vodik a druhy znamena hydroxy-
skupinu; alebo sa

1) zli€enina vzorca (1q), v ktorom X" znamena vodik a Y"
znamend vodik, alkyluje a vznikd zodpovedajtca zlate-
nina, v ktorej X" znamena alkylova skupinu a Y" zname-
na atém vodika; alebo sa

m) do zli&eniny vzorca (Iq), v ktorom X" znamen atém
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halogénu a Y" znamena atém vodika, zavedie alkoxys-
kupina alebo alkyltioskupina, a vznikd zodpovedajiica
zli€enina, v ktorej X" znamené alkoxyskupinu alebo al-
kyltioskupinu a Y" znamena atém vodika; alebo sa
n) zlicenina vzorca (Iq), v ktorom X" znamend hydro-
xyskupinu a Y znamena atém vodika, acyluje a vznika
zodpovedajica zlu¢enina, v ktorej X" znamcni acylo-
xyskupinu a Y" znamena vodik; alebo sa
0) zlu¢enina vzorca (Ip), v ktorom Z, znamena kyslik a
Y' znamena vodik, necha reagovat’ so zlugeninou vie-
obecného vzorca R'NH,, v ktorom R’ ma definovany
vyznam, a vznika zli¢enina vzorca (I), v ktorom R zna-
mend monosubstituovant  karbamoylova skupinu, X
znamena vodik a 'Y znamena hydroxyskupinu; alebo sa
p) zlicenina vzorca (Ip), v ktorom Z, znamen4 kyslik a
Y' znamend hydroxyskupinu, sulfonyluje, karbamoyluje,
acyluje alebo alkoxykarbonyluje a vznika zodpovedaji-
ca zli€enina vzorca (I), v ktorom R a X tvoria mostik
=CoD=

il
o

a Y znamené sulfonyloxyskupinu, karbamoyloxyskupi-
nu, acyloxyskupinu alebo alkoxykarbonyloxyskupinu;
alebo sa

q) zlaenina vzorca (Ip), v ktorom Z, znamena kyslik a
Y' znamené atém halogénu, neché reagovat so zluceni-
nou vzorca R'R*NH, kde R” a R® maju definovany vyz-
nam (R" a R® = H), a vznika zli¥enina vzorca I, v kto-
rom R znamena disubstituovani karbamoylovii skupinu
a X a Y znamenaji spolo¢ne =0,

a izoluje sa ktordkol'vek zlitenina, v ktorej R zna-
mena karboxylovii skupinu alebo tiokarboxylovu skupi-
nu vo vol'nej forme alebo vo forme esteru a ktordkol'vek
zliCenina, v ktorej R znamené karboxylovi skupinu vo
volnej forme alebo vo forme soli.

Vhodné reakéné podmienky blizsie ilustruje nasle-
dujuca tabulka.

Tabulks. Reakéné podmienky

Reskiné &midli rogpifadis teplota Siltic
) 1) &) zisada, naprikdad LDA. 1) & 2) inertné, aagriklad DMF ) znizend, naprikisd
alobo e, cyldicke dery, X°C
b) zisacz, napriklad NaH raprikiad THF BRT.
nm
)1 Datsada maprikdad NaOH  inertré, naprikind éter, RT.
orklické ey, s THT,
2) okyeniz alebo alkohaly, naprikisd
mctanol
B)indl) amin inertné, aks éer, cykdické
#lexy, napriklad THF
b bi) MOR»n alkohely, mprikiad metanl,
cyklické etery, nagrikisd THE
) zisad, napriklad LIOH voda pripadnc s alkohotam
alebo cyklicks érery, nepriklad RT
THF
d)zasada, naprikiad NeOH xocy RT.
<) balogenid, naprikiad JR inettné, napriklad DME, v
zisads, napriklad KOs, NaH 2-butenon (MEK; 50a280 °C
1) talogeates tmdlo, napriklad  inertod, neprikad cllérovans Zvysend,
8CCl;, DMF uhfovodik, ako CCL, CHiCly 5028 °C
8 1) ReNH;, RuOH ko ) oviena, nspriklad
S0 80 °C
b) 1) oxidatn dinidlo, napekied 1), 7) # 3) inertaé, mapcikiad 2ibord, napriklad 50 °C
NaOCl voda. pripadne s 3
2) zésada, aapriklad NeOH ko 3 meumolom RT
3) kymling, napriklad HC1 RT.
1) 1) zaseca, naprikisd LDA 1) bezvodé incctnd, axprikiad idend, napciklsd
)Y e, ako cyklicky étar, 30 ¢
mprikled THE
2) AcOH 2), 3)a4) ter, HO RT.
) PG Zmiteod, nageiklsd 0 °C
4) vodny NaOH vjiend, napriklad 75 °C
i) NBS, inertné, Ividend, nopriklad 75 °C
elifovodik, ako CCLe
k) DMSO, Na; €Oy DMsO avfend, napeikiad
5060 °C
1) zisada, inertné, naprikiad éter, 0°CHRT
Y THF
m) MORn ,MSRy, imertns, napeiklad DMF, alkoboi ~ R.T. 5 50 °C
‘negrikiad NaOCHy
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Reakéné tinidli razpistadla teplota daliie

n) acylchlorid, naprikisd CHyCCl mertné, napriklad &ter, THF, RT »30°C
alebo anhydrid, naprikisd A0, pyridin
ammin, naprikiad trietylamin
o) amin, nagrikiad a-metylbenzyl: alkhol, napriklad metanol RT. =80 %C
-amin alebo
amin, nepriklad asilin inertné, naprikiad toluén RT.
CHySO:NH: ; MoAl (katalyzitor)  CHoClz
p; acyichlorid, napriklad ucetyl- imeriné, naprikiad éter RT.
chlorid, etylchlocmravendanalebo  THF, pyridin
anhydrid ; amin, ako DMAP,
netylamin
alebo
izokyendt, napriklad metylizokyssdt, - incrtaé, napriklad étex RT.
amin, naps. thetylamin THF, pyridin
alebo
sullonylehlorid, napriklad - RT.
wetylsulfonylchlorid;
amin, napr. trietylamin
q) RsRaNH, trietylamin, DMAP inertné, neprikded CH; Cly RT.

Pozimka: vysvetlivky skratiek sit uvedend pred prikladmi uskutotoenia

Potup a) az p) rovnako tvori sicast’ predloZeného vynale-
Zu.

Vychodiskové litky vzorca (I) alebo (III) su bud’
zname alebo sa mdZu pripravovat’ analogicky podi'a zna-
mych metod.

Zlueniny vzorca (I) maji herbicidnu u¢innost, ako
bolo pozorované po ich preemergentnej alebo postemer-
gentnej aplikacii na buriny alebo na miesto vyskytu bu-
rin.

Vyraz "herbicid" (alebo "herbicidny") oznatuje G&in-
nu zlozku (alebo uéinok), modifikujici rast rastlin pokial
ide o reguldciu rastu rastlin alebo fytotoxické vlastnosti
posobiace retardéciu rastlin alebo poskodzujiice rastlinu
do takej miery, Ze dojde k jej iplnému znideniu.

Aplikacia zlageniny vzorca (I) sa uskutoiiuje ob-
vyklym spdsobom na burine alebo na mieste jej vyskytu s
pouZitim herbicidne G&inného mnoZstva zluceniny, ob-
vykle od 10 g do 10 kg/ha.

Zluceniny podla vyndlezu sa mbzu pouZivat tak pri
ni¢eni 3irokolistych burin a trav, a to tak pri preemer-
gentnej ako aj pri postemergentnej aplikécii. Zlageniny
podla vynilezu mdZu rovnako vykazovat selektivne -
¢inky v réznych polnohospodarskych plodinach a s teda
vhodné na ni¢enie buriny v uZitkovych plodinéch, ako je
kukurica, bavinik, p3enica a sdjové boby.

Optimélne pouZivané mnoZstvo zladeniny vzorca (I)
sa dé Fahko zistit' postupmi, ktoré si pre odbornika bez-
né, s pouZitim testov, ako su testy v skleniku a testov na
malych parcelach. Toto mnoZstvo zavisi od pouZitej zla-
¢eniny, od pozadovaného iginku (fytotoxicky Gginok vy-
Zaduje vy$sie mnoZstvo ako uéinok prejavujiici sa regulé-
ciou rastu), od podmienok o3etrovania a pod. V¥eobecne
sa uspokojivé fytotoxické U¢inky dosiahnu, ak sa zluée-
nina vzorca (I) aplikuje v mnoZstve v rozsahu od 0,01 do
5,0 kg, edte vyhodnejSie v mnoZstve od 0,05 do 2,5
kg/ha, napriklad v mnozstve od 0,05 do 5,0 kg/ha, najmi
v mnoZstve od 0,1 do 2,5 kg/ha.

Zlugeniny vzorca (I) sa méZu vyhodne kombinovat s
d’al$imi herbicidmi, ktoré st G&inné proti burindm. Ako
priklady herbicidov, ktoré sa méZu kombinovat’ so zlide-
ninou podla predloZeného vynalezu, méZeme uviest her-
bicidy zvolené zo saboru, ktory je tvoreny karbamétmi,
tiokarbamatmi, chléracetamidmi, dinitroanilinmi, benzo-
ovymi kyselinami, pyridazinénmi, semikarbazénmi, ura-
cilmi a mo€ovinami, ktoré st vhodné na kontrolu iroké-
ho spektra burin.

Zlugeniny vzorca (I) sa obvykle pouZivaji vo forme
herbicidnych prostriedkov spolu s riedidlami pouzitel-
nymi na polnohospodarske ucely. Takéto prostriedky
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rovnako tvoria siiéast’ predlozeného vynilezu. Uvedené
prostriedky méZu obsahovat,, ak sa nehl'adi na zladeninu
vzorea (I) ako na U¢inni zlozku, d'alSie Winné zlozky,
ako su herbicidy alebo zlugeniny, ktoré so u&inné ako
antidotd, fungicidy, insekticidy alebo atraktanty na
hmyz. MéZu sa pouZivat bud’ v pevnych alebo v kvapal-
nych forméach, napriklad vo forme zmacatel'ného prasku
alebo vo forme emulgovatelného koncentratu s pouZitim
obvyklych riedidiel. Takéto prostriedky sa mé%u pripra-
vovat’ obvyklym spésobom, napriklad zmie3anim G&in-
nej zloZky s riedidlom a pripadne s d’al3imi zloZkami, a-
ko st povrchovo aktivne prostriedky.

Na zlepSenie G&innosti aktivnej zloZky a napriklad
na zniZenie penivosti, spckania a korozivnych vlastnosti,
je moZné k herbicidnym prostriedkom podl'a vynélezu
pridavat’ rdzne pofnohospodarsky pouZitelné aditiva.

Vyrazom "riedidlo"” sa tu rozumie ktorykolvek kva-
palny alebo pevny polnohospodarsky pouZitelny mate-
ridl pouZivany na riedenie koncentrovanej zmesi na Zia-
danu aplikovatefni koncentréaciu. MdZe nim byt napri-
klad mastenec, kaolin, kremelina, xylén alebo voda.

Vyrazom "povrchovo aktivny prostriedok” sa v da-
nom pripade rozumie polfnohospodarsky pouZitelny
materidl, ktory ulah¢uje emulgovatelnost, zmaZavost,
dispergovatelnost’ alebo inym vhodnym spdsobom mo-
difikuje povrchové vlastnosti. Ako priklady povrchovo
aktivnych prostriedkov méZeme uviest ligninsulfonat
sodny a laurylsulfat sodny.

Pripravky zvla¥t vhodné na aplikaciuv formou pos-
treku, ako st koncentraty dispergovateIné vo vode alebo
zmédatel'né prasky, mozu obsahovat’ povrchovo aktivne
prostriedky, ako sii zmac¢adla a dispergatory, napriklad
kondenza¢né produkty formaldehydu s naftalénsulfond-
tom, etoxylovany alkylfenol a ctoxylovany mastny alko-
hol.

Pripravky podl'a vynalezu obsahujii vieobecne 0,01
aZz 90 % hmotnostnych G¢innej latky a 0 aZ 20 % hmot-
nostnych polnohospodarsky pouZitelného povrchovo
aktivneho prostriedku. Utinn zlozka pozostiva bud’ z
aspoil jednej zludeniny vzorca I alebo z ich zmesi s dal-
§imi 0Cinnymi latkami. Koncentrované formy prostried-
kov podla vynalezu obsahuji vicobecne medzi asi 2 a
90 % hmotnostnymi, vyhodne medzi asi 5 a 70 % hmot-
nostnymi G¢innej latky. Aplika¢né formy tychto pros-
triedkov mdZu obsahovat’ napriklad od 0,01 do 20 %
hmotnostnych uéinnej latky.

Typické herbicidne prostriedky podl'a tohto vynale-
zu bliZ3ie ilustruja nasledujice priklady A, B a C, v kto-
rych st mnoZstva udédvané v dieloch hmotnostnych.

Priklad A
Priprava poprase

10 dielov zlti€eniny podla tohto vynélezu a 90 die-
lov praskového mastenca sa zmie¥a v mechanickom
mie3aci a zmes sa rozomelie na homogénnu poprag aZ do
ziskania poZadovanej velkosti Zastic. Takato popra$ je
vhodn4 na priamu aplikiciu v miestach zamorenych bu-
rinou.

Priklad B
Priprava zméa&atePného pragku

25 dielov zludeniny podla vynilezu sa zmie$a a
zmes sa rozomelie s 25 dielmi syntetického oxidu kre-
micitého, 2 dielmi nétriumlaurylsulfatu, 3 dielmi sodnej
soli ligninsulfénovej kyseliny a 45 dielmi jemne disper-
govaného kaolinu aZ do ziskania velkosti astic zhruba
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5 um. Ziskany zmadatePny prafok sa pred pouZitim riedi
vodou na poZadovanii koncentraciu postrekovej suspen-
zie.

Priklad C
Priprava emulgovatel'ného koncentratu

13,37 dielov zlG&eniny podla tohto vyndlezu sa zmie-
$a v mieSali s 1,43 dielmi povrchovo aktivneho pros-
triedku (Toximul 360A; zmes aniénovych a neionogén-
nych povrchovo aktivnych latok, ktord obsahuje prevazné
mnozstvo aniénovych povrchovo aktivnych latok), 5,61
dielmi povrchovo aktivneho prostriedku (Toximul 360A;
zmes aniénovych a neionogénnych povrchovo aktivnych
latok, ktor4 obsahuje hlavne neionogénne povrchovo ak-
tivne latky), 23,79 dielmi dimetylformamidu a 55,8 diel-
mi Tenneco 500-100 (prevaZzne zmes alkylovanych aro-
matov, ako je xylén a etylbenzén) az do rozpustenia. Vy-
sledny emulgovatelny koncentrat sa pred pouzitim riedi
vodou.

Nasledujice priklady sliZia na praktickd ilustraciu
predloZzeného vynalezu. Teploty st udévané v stupiioch
Celzia. Skratky pouZivané v tomto opise maji nasleduji-
ci vyznam:

THF = tetrahydrofurin

LDA = litiumdiizopropylamid

RT = laboratérna teplota

DMF = dimetylformamid

DDQ = 2,3-dichlor-5,6-dikyanobenzochindn
NBS = N-brémsukcinimid

DMSO = dimetylsulfoxid

MEK = metyletylketén

DMAP = dimetylaminopyridin

Jednotlivé alkylové skupiny (substituenty) uvadzané
v nasledujacich tabulkach A aZ F st - pokial nie je uve-
dené inak - v "n" izomérnej forme.

Priklady uskutoénenia vynilezu

Priklad 1
7-Chiér-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)ftalid
(tabulka A, zli¢enina & 6)

1,68 g (0,01 mol) 7-chlorftalidu sa prida ku 100 ml
absolttneho tetrahydrofurdnu a zmes sa ochladi na -70
°C. Potom sa v priebehu 3 minit prida 6,8 ml (0,01 mol)
1,5M roztoku litiumdiizopropylamidu a reak&na zmes sa
miesa pri teplote -70 °C poéas 15 minit. Potom sa prida
2,18 g (0,01 mol) 2-metylsulfonyl-4,6-dimetoxy-
pyrimidinu v 50 ml tetrahydrofurdnu a zmes sa mie8a po-
¢as 4 hodin a teplota sa udrziava na -75 az -70 °C. Potom
sa reak&nd zmes zneutralizuje pridanim 1,5 g NH,Cl v 5
ml vody, zohreje sa a zahusti sa na rotatnej odparke.
ZvySok sa po zahusteni rozdeli medzi metylénchlorid a
vodu (vidy 50 ml), vodna féza sa oddeli a prida sa k nej
znova dalSich 30 ml metylénchloridu. Spojené metylén-
chloridové fazy sa premyjii 30 ml vody, oddelia sa a za-
hustia. ZvySok po zahusteni sa chromatografuje metédou
velmi rychlej chromatografie na silikagéli s pouZitim 500
ml zmesi hexanu a etylacetitu v pomere 80:20, 500 ml
zmesi hexanu a etylacetitu v pomere 50:50 a 500 ml
zmesi aceténu a metanolu v pomere 80:20 ako elu¢ného
Cinidla (30 frakcii 4 50 ml). Zlu¢enina uvedena v nizve
(frakcie 9 a7 23) sa po prekryStalizovani zo zmesi hexanu
a metylénchloridu ziska vo forme bielej pevnej latky s
teplotou topenia 148 az 149 °C.
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Priklad 2
5-(4,6-Dimetoxy-2-pyrimidinyl)furo[3,4-b]pyridin-
-7(5H)-6n

(tabulka B, zlG¢enina ¢. 40)

Roztok 1,3 g (0,0096 mol) furo[3,4-b]pyridin-
-7(5H)-6nu v 50 ml absolitneho tetrahydrofurdanu sa
ochladi na -75 °C a k takto ochladenému roztoku sa v
priebehu S minat prikvapkd 8 ml (0,0192 mol) 2,5M
roztoku litiumdiizopropylamidu. Zmes sa necha reago-
vat' 1 hodinu pri teplote -75 °C, a potom sa k nej v prie-
behu 10 miniat prikvapkd 2,1 g (0,0096 mol) 2-me-
tylsulfonyl-4,6-dimetoxypyrimidinu v 30 ml absolitneho
tetrahydrofuranu. Zmes sa necha zohriat’ na laboratérnu
teplotu, prida sa 1,6 ml kyseliny chlorovodikovej a tet-
rahydrofurdn sa odpari. Odparok sa rozpusti v 75 ml
metylénchloridu, metylénchloridovy roztok sa dvakrat
premyje vzdy 50 ml vody a organicka féza sa zahusti.
Ziska sa nazltlo biela gumovita pevna latka. Tato sa
chromatografuje na stipci silikagélu s pouzitim 500 ml
zmesi hexanu a etylacetdtu v pomere 50:50, 500 ml ety-
lacetatu a 1000 ml zmesi aceténu a metanolu v pomere
80:20 ako eluéného &inidla (30 frakeif). Krystalicky zvy-
ok (frakcie 18 az 21) zlideniny uvedenej v nézve ma
teplotu topenia 167 az 168 °C.

Priklad 3
7-Chlér-3-metoxy-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)-2-
metylizoindol-1(3H)-6n

(tabul’ka C, zliéenina €. 54)

Zmes 0,5 g 7-chlér-3-hydroxy-3-(4,6-dimetoxy-2-
-pyrimidinyl)fialidu, S0 ml tetrachléormetdnu, 2 ml
SOCl, a 4 kvapky dimetylformamidu sa zohrieva 1 1/2
hodiny na teplotu 65 °C, potom sa ochladi a nadbytok
SOCI; a CCl, sa odstrani na rotaénej odparke. Zvy3ok sa
zriedi 20 ml metylénchloridu a prida sa ku zmesi § ml
40 % vodného metylaminu a 10 ml metanolu za miesa-
nia v priebehu 30 mindt. Zmes sa potom odpari na ro-
tatnej odparke a zvySok sa rozdeli medzi 50 ml metylén-
chloridu a 50 m! vody. Organicka faza sa zahusti a zvy-
Sok sa podrobi chromatografii metodou velmi rychlej
chromatografie na silikagéli s pouZitim 800 ml zmesi
hexanu a etylacetdtu v pomere 50 : 50, 500 ml etylace-
tatu a 200 ml zmesi acetdnu a metanolu v pomere 80:20
ako eluéného Cinidla (30 frakcii 4 50 ml). Produkt
(frakcie 19 aZ 21) sa ziska vo forme Zltej gumovitej 14t-
ky.

Priklad 4
7-Chlér-3-hydroxy-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)ftalid
(tabufka A, zlienina &. 13)

Zmes 1,8 g 7-chlor-3-kyano-3-(4,6-dimetoxy-2-py-
rimidinyl)ftalidu, 50 m! 1 % roztoku hydroxidu sodného
a 50 ml tetrahydrofuranu sa mie$a 3 hodiny pri labora-
tornej teplote. Tetrahydrofurdn sa odstrani odparenim a
zvy3ok sa zriedi vodou a zmes sa dvakrat extrahuje ety-
lacetdtom. Vodny roztok sa okysli 2N roztokom kyseliny
sirovej. Vysledny kysly roztok sa trikrat extrahuje vzdy
100 ml etylacetatu a organické fazy sa spoja, vysusia sa
siranom sodnym a zahustia sa a vznika svetlozZlta pevné
latka. Takto ziskany zvy3ok sa vyberie etylacetitom, k
etylacetatovému roztoku sa prida aktivne uhlie na od-
stranenie materidlu spdsobujuceho ZIté zafarbenie, pri-
¢om sa vo forme bielej pevnej latky s teplotou topenia
188 aZ 190 °C ziska zlienina uvedend v nizve.
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Priklad 5
7-Chlér-3-metoxy-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)ftalid
(tabulka A, zli&enina &. 30)

1,0 g 7-chlor-3-kyano-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimi-
dinyl)ftalidu sa suspenduje v 20 ml metanolu, roztok sa
ochladi 'adom a prikvapka sa k nemu 0,6 ml metoxidu
sodného. Potom sa zmes mic¥a 10 minat a prida sa d'alsi
1 ml metoxidu sodn¢ho a v mieSani sa pokracuje 10 mi-
nut. Reakcia sa ukonéi pridavkom 2N roztoku kyseliny
sirovej. Metanol sa odstrani na rotagnej odparke a zvySok
sa rozdeli medzi vodu a etylacetat. Organicka faza sa vy-
sudi siranom sodnym a zahusti sa. Chromatografovanim
zvySku metddou velmi rychlej chromatografic na silika-
géli s pouZitim zmesi vytvorenej 25 % etylacetatu a he-
xanom ako eluéného ¢inidla. Ziska sa biela pevnd latka s
teplotou topenia 180 aZ 183 °C.

Priklad 6

a)  Metyl-2-chlor-6-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinylkarbo-
nyl)benzoat

(tabul’ka C, ztafenina €. 55) a

b) 7-chlér-3-chlor-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)ftalid
(tabul’ka A, zlu¢enina &. 21)

Zmes 0,7 g 7-chlor-3-hydroxy-3-(4,6-dimetoxy-2-
-pyrimidinyl)ftalidu, 30 ml tetrachlérmetanu, 2 ml tionyl-
chloridu a 4 kvapky dimetylformamidu sa zohrieva na
teplotu 60 °C pod spétnym chladitom pocas 1 1/2 hodi-
ny. Zmes sa ochladi, nadbytok tionylchloridu a tetra-
chlérmetan sa odstrani odparenim na rotagnej odparke.
ZvyZok sa zriedi 20 ml metylénchloridu a k mieanej
zmesi sa pridd 10 ml metanolu a 2 ml dietylaminu. Po 2
1/2 hodine sa zmes odpari na rotaénej odparke na odstré-
nenie nadbytku metylénchloridu a metanolu a zvy3ok sa
rozdeli medzi 50 ml metylénchloridu a 50 ml vody. Or-
ganicka faza sa oddeli, zahusti sa a gumovity zvySok sa
chromatografuje metédou vel'mi rychlej chromatografie
na silikagéli s pouZitim 500 ml zmesi hexanu a etylace-
tatu v pomere 80 : 20, 500 ml zmesi hexdnu a etylacetdtu
v pomere 60 : 40 ako elu¢ného Cinidla (28 frakcif 4 50
ml). Frakcie 18 aZz 20 poskytuju titulnd zliCeninu a) a
frakcie 11 az 16 poskytuja titulnd zliéeninu b).

Priklad 7
7-Chlor-3-kyano-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)talid
(tabul'ka A, zlidenina &. 27)

600 mg 7-chlér-3-kyanoftalidu sa pridd k Tadom
ochladenej suspenzii 160 mg hydridu sodného (60 %,
premyty hexanom) v 20 ml dimetylformamidu. Po 15 mi-
nitach sa pridd 710 mg 2-metylsulfonyl-4,6-dime-
toxypyrimidinu. Po 1 1/2 hodine mieSania pri laboratdr-
nej teplote sa zmes vyleje na 200 ml zmesi adu a vody
okyslenej 2N roztokom Kyseliny sirovej a zmes sa mie3a.
Zrazenina sa odfiltruje a vysusi pri znizenom tlaku. Ziska
sa zli¢enina uvedend v nazve s teplotou topenia 159 az
161 °C.

Priklad 8
7-Chlor-3,3-bis(4,6-dimetoxy-1,3,5-triazin-2-yl)ftalid
(tabul’ka A, zlG¢enina ¢. 36)

1,48 g 7-chlérftalidu sa rozpusti v 80 ml tetrahydro-
furdnu. Ziskany roztok sa ochladi na -70 °C a pomocou
injekénej striekatky sa k nemu v priebehu 3 minit pri
teplote -70 °C prida 6 ml 1,5M roztoku litiumdiizopro-
pylamidu. V mieSani sa pokratuje pocas 15 minlt pri
teplote -70 °C, potom sa prikvapka 1,54 g 2-chlér-4,6-
-dimetoxy-1,3,5-triazinu v 50 ml tetrahydrofuranu a zmes
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sa nechd zohriat’ na teplotu -20 °C. Zmes sa znova
ochladi na -70 °C a prida sa k nej 1 ml koncentrovanej
kyseliny chlorovodikovej v 10 ml vody. Zmes sa mie3a
25 minit, a potom sa necha zohriat’ na laboratérnu tep-
lotu a tetrahydrofuran sa odpari. Odparok sa rozdeli me-
dzi 50 ml metylénchloridu a 50 ml vody a vodna faza sa
extrahuje d’al§imi 30 ml metylénchloridu. Spojené orga-
nické fazy sa premyji 30 ml vody a zahustenim sa ziska
ZIty gumovity produkt. Produkt sa chromatografuje me-
tédou vel'mi rychlej chromatografie na silikagéli s pou-
Zitim 1000 ml zmesi hexdnu a etylacetitu v pomere
60:40, 400 ml etylacetatu a 500 ml zmesi acetonu a me-
tanolu v pomere 80:20 ako elu¢ného &inidla (30 frakeii 4
50 ml, 1 frakcia 4 200 ml). Frakcie 21 a 22 poskytuji
Zlty gumovity produkt, ktory poskytuje prekrystalizova-
nim z hexdnu zlaCeninu uvedeni v nazve s teplotou to-
penia 126 az 127 °C vo forme Zltej pevnej latky.

Priklad 9
Litium-2-chlor-6-(4,6-dimetoxy-o-hydroxy-2-pyrimidi-
nylmetyl)benzo4t

(tabul’ka C, zli¢enina &. 53)

Zmes 1,0 g 7-chlér-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidi-
nyl)ftalidu, 0,136 g hydratu hydroxidu litneho, 2 ml vo-
dy a 10 ml metanolu sa mie$a cez noc pri laboratdrnej
teplote, potom sa zmes odpari do sucha na rotagnej od-
parke a d’al8im vysO3anim pomocou suSiacej pistole sa
ziska zIi¢enina uvedend v nazve vo forme bielej pevnej
latky s teplotou topenia 153 az 157 °C.

Priklad 10
Litium-3-[(4,6-dimetoxy-a-hydroxy-2-pyrimidinyl)me-
tyl]pyridin-2-karboxylat

(tabul’ka D, zIu¢enina ¢. 64)

Zmes 0,490 g 5-(4,6-dimetoxy-2-
pyrimidinyl)furo[3,4-b]pyridin-7(5H)-6nu, 0,0768 ¢
hydratu hydroxidu litneho, 10 ml metanolu a 2 m! vody
sa mieSa 24 hodin pod atmosférou dusika pri laborator-
nej teplote a potom sa rozpudtadio odpari. Nazltla pevna
latka sa su$i d’aldie 2 hodiny. Ziska sa zlG&enina uvedena
v nézve s teplotou topenia nad 250 °C (rozklad).

Priklad 11
Natrium-2-chlér-6-[(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)karbo-
nyl]benzoat

(tabulka C, zli¢enina &. 58)

1,24 g 7-chlér-3-hydroxy-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimi-
dinyl)-ftalidu, 154 mg hydroxidu sodného, 25 ml tetra-
hydrofurdnu a 25 m! vody sa mie$a aZ do vzniknutia 71-
tého homogénneho roztoku. Rozpa$tadla sa odparia na
rotatnej odparke a zvySok sa destiluje v guliCkovom
destiladnom pristroji pri 100 °C za vzniku zhieniny u-
vedenej v nézve vo forme Zltej pevnej latky s teplotou
topenia 276 az 278 °C.

Priklad 12
3-[(4,6-Dimetoxy-2-pyrimidinyl)karbonyl]|pyridin-2-kar-
boxylova kyselina

(tabulka D, zlucenina ¢. 63)

490 mg 5-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)furo(3,4-
-b]pyridin-7(5H)-6nu sa rozpusti v 50 ml metanolu a
roztok sa zohrieva za mie$ania na teplotu 50 °C aZz do
vzniku homogénneho roztoku (asi 1/2 hodiny). Potom sa
prikvapka 2,6 g chlérnanu sodného a roztok sa zohrieva
d’al¥ich 30 minat na teplotu 55 °C. Pridd sa 0,208 g
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50 % roztoku hydroxidu sodného pri teplote 55 °C a
zmes sa zohrieva daldich 30 minut pri tejto teplote, po-
tom sa ochladi na Padovom kapeli a okysli sa 1 ml kon-
centrovanej kyseliny chlorovodikovej. Rozpistadlo sa
odpari a zvy¥ok sa rozdeli medzi 50 ml metylénchloridu a
50 ml vody. Organick4 faza sa zahusti a vznikd biela
pevna latka s teplotou topenia 71 aZ 73 °C.

Priklad 13
2-{(4,6-Dimetoxy-2-pyrimidinyl)-o-iminometyl]benzo-
ové kyselina
(tabul’ka C, zli&enina &. 51)

2,67 g izopropyl-2-brombenzoatu sa rozpusti v 100
ml absolitneho dietyléteru, roztok sa ochladi na -100 °C
prida sa 6,6 ml 1,6M roztoku n-butyllitia. V mieSani sa
pokraduje poas 10 minut, a potom sa pri teplote -100 °C
v priebehu 2 mindt pridd 12 g 2-kyano-4,6-dime-
toxypyrimidinu v 60 ml dietyléteru. Zmes sa mieSa pocas
30 minat pri teplote -80 °C, a potom sa neché teplota
zmesi vystupit' na laboratornu teplotu. K reak¢nej zmesi
chladenej Padovym kipelom sa pridaja 3 g chloridu a-
ménneho v 30 ml vody. Eterova vrstva sa oddeli, premyje
sa dvakrat vzdy 30 ml vody a zahust{ sa. Gumovity zvy-
3ok sa rozpusti v 20 ml zmesi hexanu a etylacetatu v po-
mere 85:15 a v metylénchloride a zmes sa chromatogra-
fuje metédou velmi rychlej chromatografie na silikagéli s
pouzitim 800 ml zmesi hexanu a etylacetitu v pomere
85:15, 500 ml 1 % metanolu v etylacetite, 500 ml 5 %
metanolu v etylacetdte a 500 ml zmesi acetonu a meta-
nolu v pomere 80:20 ako eluného &inidla (40 frakeif &
50 ml; 1 frakcia 200 ml). Frakcie 7 aZ 10 poskytuju zIG-
¢eninu uvedenit v nazve, ktora po prekryStalizovani z
metylénchloridu ma teplotu topenia 225 az 235 °C.

Priklad 14
5-Chlér-5-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)furo[3,4-b]pyri-
din-7(5H)-6n

(tabulka B, zli&enina &. 68)

Zmes 490 mg  5-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidi-
nyl)furo|3,4-b]-pyridin-7(5H)-6nu a 50 ml metanolu sa
zohrieva 30 minit na teplotu 55 °C alebo aZ do vzniku
homogénneho roztoku. Potom sa prikvapka 2,6 g chlér-
nanu sodného (obvykly bieliaci prostriedok pre domac-
nost). Zmes sa vyberie dichlérmetinom, organicka féza
sa oddeli a odpari do sucha. Ziska sa zli¢enina uvedend v
nazve.

Priklad 15
3-[(4,6-Dimetoxy-2-pyrimidinyl)karbonyl]pyridin-2-kar-
boxylové kyselina

(tabulka E, zlii¢enina €. 63)

0,208 g 50 % roztoku hydroxidu sodného sa prida pri
teplote 55 °C k roztoku 0,551 g 5-chlér-5-(4,6-di-
metoxy-2-pyrimidinyl)furo[3,4-b]pyridinu (porov. tabul-
ku B, zligenina ¢. 68) v 50 ml metanolu. Zmes sa mie3a
dralsich 30 minat pri teplote 55 °C, ochladi sa na lado-
vom kipeli, okysli sa 1 ml koncentrovanej kyseliny chlo-
rovodikovej a rozpustadlo sa odpari. Odparok sa rozdeli
medzi 50 ml metylénchloridu a 50 ml vody a metylén-
chloridova vrstva sa zahusti a vznika 0,39 g zluceniny u-
vedenej v nazve vo forme bielej pevnej latky s teplotou
topenia 71 az 73 °C.

Priklad 16
2-[2-(4,4-Dimetyloxazolin-2-yl)benzyl]-4,6-dichlérpyri-
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(tabulka C, zli¢enina €. 61)

K zmesi 1,25 g 2-o-tolyl-4,4-dimetyloxazolinu v 20
ml éteru sa pod atmosférou dusika za mieSania pri tep-
lote -30 °C pridd pomocou injek&nej strickacky 4,2 ml
1,6M roztoku n-butyllitia v hexdne a v mieSani sa pokra-
&uje 1 hodinu pri -10 °C. K reakénej zmesi sa pomaly
prida 0,98 g 4, 6-dichlorpyrimidinu v 20 ml éteru a re-
ak&na zmes sa mie$a pri teplote -45 az -30 °C pocas 30
mindt a pri teplote O °C pocas dalSich 30 minat. K re-
akénej zmesi sa prida na ukondenie reakcie 0,4 ml kyse-
liny octovej a 0,1 ml vody v 1,3 ml tetrahydrofurdnu a
potom sa prida 1,5 g 2,3-dichlér-5,6-dikyanobenzochi-
nénu v 6 ml tetrahydrofurdnu. Teplota zmesi sa nechd
vystipif na laboratérnu teplotu a zmes sa mieSa po
ochladeni na 0 °C po¢as 5 minat. Potom sa pridd 7,6 ml
ochladeného IN roztoku hydroxidu sodného a zmes sa
mie$a d’alsich 5 minat. Organické fiza sa oddeli a vysusi
sa nad siranom sodnym, sfiltruje sa a rozptstadlo sa od-
stréni. Nasledujicou chromatografiou s pouZitim zmesi
éteru a hexanu v pomere 10: 90 sa ziska zliCenina uve-
dend v ndzve.

Priklad 17
2-[2-(4,4-Dimetyloxazolin-2-yl)benzyl}-4,6-dimetoxy-
pyrimidin

(tabul’ka C, zli¢enina &. 48)

K roztoku 1,7 g 2-(2-(4,4-dimetyloxazolin-2-yl)ben-
zyl)-4,6-dichlérpyrimidinu v 100 ml metanolu sa prida
2,18 g 25 % metanolického roztoku metoxidu sodného a
zmes sa za micSania zohrieva 10 hodin na teplotu 65 °C.
Teplota sa zni%i na 60 °C a v mie$ani sa pokratuje cez
noc. Rozpaitadlo sa odpari a zvy$ok sa vyberie 80 ml
toluénu a 50 ml vody. Toluénova vrstva sa oddeli a pre-
myje sa 50 ml vody, oddeli sa a zahusti. Vo forme Zitého
oleja sa ziska zlienina uvedena v nazve.

Priklad 18
2-[2-(4,4-Dimetyloxazolin-2-yl)-o-brémbenzyl]-4,6-di-
metoxypyrimidin

(tabul’ka C, zluenina €. 62)

0,55 g 2-[2-(4,4-dimetyloxazolin-2-yl)benzyl]-4,6-
-dimetoxypyrimidinu, 0,30 g N-brémsukcinimidu, 0,03
g benzoylperoxidu sa rozpusti v 60 ml tetrachlormetanu
a zmes sa zohrieva na teplotu 75 °C pod spitnym chladi-
¢om. Reaktnd zmes sa potom sfiltruje a filtrat sa pre-
myje 5 % roztokom hydrogenuhli¢itanu sodného (50
ml), 50 ml vody a organicka faza sa oddeli a zahustisa a
vznika zludenina uvedend v nazve.

Priklad 19
2-[2-(4,4-Dimetyloxazolin-2-yl)benzoyl]-4,6-dimetoxy-
pyrimidin

(tabulka C, zligenina &. 49)

Zmes 1,2 g 2-[2-(4,4-dimetyloxazolin-2-yl)-a-brém-
-benzyl]-4,6-dimetoxypyrimidinu a 2 g uhli¢itanu sod-
ného v 30 ml dimetylsulfoxidu sa zohrieva za mieSania
pocas 3 hodin na teplotu 50 az 60 °C. Potom sa zmes
vyleje do 150 ml vody a extrahuje sa toluénom. Tolué-
novy extrakt sa dvakrat premyje vzdy 50 ml vody, orga-
nicka faza sa oddeli a zahusti. Takto ziskany gumovity
produkt sa chromatografuje s pouzitim 800 ml zmesi he-
xanu a etylacetatu v pomere 80:20, 500 ml zmesi hexanu
a etylacetatu v pomere 70:30 a zmesi hexéanu a etylace-
tatu v pomere 60:40 (50 frakcif). Frakcie 29 az 34 pos-
kytuji zlu¢eninu uvedentt v nzve.



SK 278746 B6

Priklad 20

Dimetylamid 2-chlor-6-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinylkar-
bonyl)benzoovej kyseliny

(tabulka C, zla&enina &. 57)

1,0 g 7-chlér-3-kyano-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidi-
nyl)ftalidu sa rozpusti v 15 ml tetrahydrofuranu. K ziska-
nému roztoku sa potom pomocou injekénej striekatky
prida 0,7 ml 40 % vodného roztoku dimetylaminu v do-
sledku ¢oho sa roztok zakali. V mieSani sa pokratuje 15
minit pri laboratérnej teplote a zmes sa zriedi vodou a
rozdeli sa medzi etylacetat a vodu. Organicka faza sa od-
deli, premyje sa 2N roztokom kyseliny sirovej, potom
roztokom chloridu sodného, vysusi sa a zahusti. ZvySok
sa gisti na silikagéli s pouzitim 200 ml zmesi 50 % etyla-
cetdtu a hexanu a potom 100 % etylacetétu ako eluéného
¢inidla. Frakcie 12 aZ 15 poskytuju zlG¢eninu uvedent v
nazve s teplotou topenia 141 a7 142 °C.

Priklad 21
3-Acetoxy-7-chlor-3-(4,6-dimetyloxy-2-pyrimidinyl)fta-
lid

(tabulka A, zluCenina &. 125)

1,1 g 7-chlér-3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)-3-hy-
droxyftalidu sa rozpusti v 20 ml pyridinu a k ziskanému
roztoku sa za mie$ania prida 0,3 ml acetanhydridu. Zmes
sa mie3a 20 minat, a potom sa vyleje do 2N roztoku ky-
seliny chlorovodikovej a extrahuje sa dvoma dielmi ety-
lacetatu. Spojené etylacetdtové extrakty sa jedenkrat pre-
myji 2N roztokom kyseliny chlorovodikovej, jedenkrat
vodou a jedenkrat roztokom chloridu sodného a vysusia
sa nad siranom hore¢natym. Filtraciou a odparenim sa
ziska zlidenina uvedena v nazve vo forme bielej pevnej
latky s teplotou topenia 213 az 215 °C.

Priklad 22
3-[(4,6-Dimetoxy-a-hydroxy-2-pyrimidinyl)metyl]pyri-
din-2-karboxamid
(tabul'ka E, zluCenina ¢&. 82)

K roztoku 0,9 g amoniaku v 15 ml metanolu sa prida
0.5 g 3-(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)-7-azaftalidu. Zmes
sa mie3a 2 hodiny pri laboratérnej teplote, metanol sa od-
strani pri zniZzenom tlaku a zvy3ok po zahusteni sa pre-
krystalizuje z toluénu, priCom sa vo forme bielej pevnej
latky s teplotou topenia 135 az 137 °C ziska zli¢enina u-
vedena v nazve.

Priklad 23

(4-1zopropyl)anilid ~ 3-[(4,6-dimetoxy-2-hydroxy-2-pyri-
midinyl)-metyl]pyridin-2-karboxylovej kyseliny

(tabul’ka E, zlG&enina &. 183)

K roztoku 3 ml 4-izopropylanilinu v 50 ml toluénu sa
pomocou injek&nej striekacky pridaji 4 ml 15,6 % rozto-
ku trimetylhlinika v hexéne pri laboratérnej teplote. Zmes
sa mieSa 0, 5 hodiny pri laboratornej teplote, a potom sa
k nej prida 0, 5 g 3-[(4,6-dimetoxy-2-pyrimidinyl)-7-
-azaftalidu. Zmes sa mie$a 2 hodiny pri laboratérnej tep-
lote a potom sa pri teplote 5 aZ 10 °C okysli 30 ml 10 %
kyseliny chlorovodikovej. Toluénovy roztok sa oddeli,
premyje sa 20 ml 10 % roztoku kyseliny chlorovodikovej,
20 ml 5 % roztoku uhli¢itanu sodného a 20 ml vody, vy-
sudf sa a zahusti. ZvySok po zahusteni sa prekry¥talizuje z
hexanu. Zli¢enina uvedend v nazve sa ziska vo forme
bielej pevne;j latky s teplotou topenia 113 az 114 °C.

Priklad 24
3-[(4,6-Dimetoxy-a-(etoxykarbonyloxy)-2-pyrimidinyl)-
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metyl]pyridin-2-karboxamid
(tabul’ka E, zlicenina €. 129)

K roztoku 0,5 g 3-[(4,6-dimetoxy-c-hydroxy-2-pyri-
midinyl)-metyl]pyridin-2-karboxamidu, 0,05 g 4-(di-
metylamino)pyridinu a 1 ml trietylaminu v 20 ml tolué-
nu a 10 ml dichlérmetanu sa prida pri laboratémej tep-
lote 1 ml etylesteru chlérmraviej kyseliny. Zmes sa mie-
$a 1 hodinu pri laboratérnej teplote, zmes sa dvakrat
premyje vzdy 30 ml vody, vysusi sa a zahusti na rotadnej
odparke. Koncentrat sa digeruje so zmesou hexanu a
toluénu v rovnakych objemovych pomeroch (10 ml) pri
teplote 50 °C, ochladi sa na laboratérnu teplotu a sfil-
truje. Ziska sa 0,45 g zliceniny uvedenej v ndzve vo
forme Zltej pevnej latky s teplotou topenia 112 az 114
°C.

Priklad 25
3-[(4,6-Dimetoxy-a-benzoyloxy-2-pyrimidinyl)me-
tyl]pyrimidin-2-(N,N-dibenzoyl)karboxamid
(tabul'ka E, zlu¢enina &. 159)

K roztoku 0,05 g 3-[(4,6-dimetoxy-a-hydroxy-2-py-
rimidinyl)metyl]-2-karboxamidu, 0,5 g 4-(dimetylami-
no)pyridinu a 4 ml trietylaminu v 30 ml dichlérmetinu
sa pridd 1,4 g benzoylchloridu v dvoch &astiach pri labo-
ratornej teplote. Reakénéd zmes sa miesa 17 hodin pri la-
boratérnej teplote a potom sa premyje 30 ml vody, 30 ml
5 % roztoku kyseliny chlorovodikovej a 30 ml vody.
Dichlérmetanovy roztok sa zahusti a zvy$ok sa chroma-
tografuje metddou velmi rychlej chromatografie na 300
ml silikagélu (230 aZ 400 mesh) s pouZitim 1 litra zmesi
hexdnu a etylacetatu v pomere 70:30 a 500 ml zmesi he-
xanu a etylacetatu v pomere 50:50 ako eluéného &inidla.
Frakcie 18 aZ 21 poskytuji po prekrystalizovani zo zme-
si hexanu a etylacetatu v pomere 70:30 zli¢eninu uve-
dent v nézve vo forme bielej pevnej latky s teplotou to-
penia 168 aZz 170 °C.

Priklad 26

N-alylamid  3-[(4.6-dimetoxy-o-(N-metylkarbamoylo-
Xy)-2-pyrimidinyl)mety]]pyridin-2-karboxylovej kyseli-
ny

(tabul’ka E, zli¢enina &. 133)

K roztoku 0,5 g alylamidu 3-[(4,6-dimetoxy-ct-hy-
droxy-2-pyrimidinyl)metyl]pyridin-2-karboxylovej  ky-
seliny a troch kvapiek trietylaminu v 20 ml dichlormeta-
nu sa pridaji 3 ml metylizokyanatu v troch &astiach po 1
ml/defi za mieSania pri laboratérnej teplote v priebehu 3
dni. Reak¢na zmes sa dvakrat premyje vzdy 50 ml vody,
vysudi sa a zahusti. Zvy3ok sa chromatografuje metédou
vel'mi rychlej chromatografie na 300 ml silikagélu (230-
-400 mesh) s pouZitim 1 litra zmesi hexanu a etylacetatu
v pomere 50:50, 500 ml etylacetatu, 500 ml zmesi etyla-
cetatu a metanolu v pomere 80:20 ako eluéného &inidla
(34 frakcii & 50 ml). Frakcie 21 aZ 25 poskytuju 0,4 g
zluCeniny uvedenej v nazve vo forme Zltej Zivice.

Nasledujiice zla€eniny sa méZu pripravit’ analogicky
podla predchadzajtcich prikladov alebo inym tu opisa-
nym spdsobom.
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Tabulka F
OCI—i3
X Y N
\/
W
R
\
OCH
zlace- teplcta
nina &. AA X Y topenia °C
90 H B 123=125
COOH =0
331 -
S
N 4
N
332 - " - 8] g
Cl COOH

333

=0

334 - " - OH B
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zluce- teplota
nina ¢, AA X topenia °C

(24

COOH

337

-1
/ N\
= -4
> 5\ /<
)
o

38 - - OH H
COOH
s —/
339 \ =0
N
N
140 - 0H H
COOH
N
341 ZZ\ \ =0
S
342 -~ 08 H
CO0H

N
. T
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zlice~- teplcota
nina ¢. AA X Y topenia °C
COOE
v -
o\
344 (i CH B
o
CQCH
o . /
145 \ =0
N
N
345 - " - OH H
" ., COOE
N
347 /o =0
N N\
348 - " - oH H
COOH
7/
349 {/ \5 =0
s
350 - - 0H H
COOH

C}
351 \ =0
~N

352 -~ =0
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zlace~- teplota
nina &. AA £ b4 topenia °C
COOH
N
353 ;]\ =0
CIRN
354 - " - o S
COOH
N —
355 / =0
0 Vs
356 - " - 18):1 H
CCOOH

357
S / =0

358 - " - QH H
COCE
o]
360 -" - 0 B
COOE

0
\
=0
361 ~

362 -" - OH g
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sloude- tepleota
nina &. AA X 4 topenia °¢C
CO0R
363 -
=0
o ~
304 - " - OH H
COCH
S
363 FoA =C
N
R
368 - " - 0H H
Cood
0
167 / \ =0
N ~
N N
368 - " - O H
CO0H
7
E{)
N =0
N
S

379 -" - 0 B
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zlice-~ A ¥ v teplota
nina C. i topenia ©C
cood
. v
371 1\
N
N
0]
372 - - 0H
N cooH
N
371 W
N~ \
374 - " - 04
COCH
~
175 N*
L,
N
376 - - 0}z
00H
377 N
v
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2laEe- teplota
nina &. AA X ! topenia °C
410 H H 22-322

412 - - H o 0LC,H zivica , mum

kde COOH je nahradené inymi

ZldCeniny z tabulky F,
, sa

vyznamami R, tak ako sG uvedené v taburkdch C, D a E hore

méZu pripravovat analogickym spésobom.
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y AH-IMR ( loroforn):

hodnoty §

41

48

54

61

65

66

76

83

84

aé

88

95

97

107

3,95 (s, 6H, OCH ), 5,95 (s, 1M, E-pyrinidin), 6,45 (s,
14, OCH), 7,7 - 9,1 {(m, 3B, H-pyridin).

1,32 (t, 3H, CH ),2,87 (q, 2, CH_),4,05 (s, 6H, OCH)),
6,3 (s, 1H, OCH), 7,82 (d, 1H, aromatika), 8,72 {(d, 1H,
aromatika] -

1,32 (t, 3H,CH)), 2,85 (q, 28, CH ), 3,87 (s, €H,0CH ),
5,97 (s, lH, H-pyrimidin), 6,32 (s, 1H, CCH}, 8,08 (d,
14, 8-pyridin), 8,71 (4, 1H, E-pyridin).

1,25 (s, GH, CH ), 3,8% (8, 6H, OCH’), 3,95 (2B, OCH_),
4,65 (s, 2H, CH,), 5,85 (s, 1H, H-pyrimidin}, 7,2 - 8,0
(4H, aromatika).

1,00 (s, 6H, CH ), 3,65 a 3,75 (dvojity dublet, 2H,
OCH ), 6,05 (s, 1K, H-pyrimidin), 7,2-8,1 (4H, H-aroma-
tika).

2,9 (s, 34, CH N}, 3,10 (s, 3H, CHO), 3,90 (s, 6H,
OCH:-urcuntikn), 6,10 (s, 1H, H-pyrimiain}, 7,2 - 7.9
(3H, H-aromatika).

1,24 (m, 6H, CH ), 3,98 (s, 2H, CE 0], 4,74 (s, 2E,
CH,), 7,16 (s, 1H, H-pyrimidin).

3,96 (s, 6H, OCH )}, 65,96 (s, 1H, H-pyrinmidin), 6,32
(s, 18, QcH), 7,27 (d, iM, H-tiemyl), 7,85 (4, 1H, H-
-tienyl.

4,08 (s, 6H, OCH)), 6,27 (s, 1H, OCH), 7,18 (4, 1H, B-
~tienyl}, 7,95 (4, 1H, H-tienyl).

1,63 (t, 3H, CK’CH,_‘), 3,91 (s, 6H, OCH_ }, 4,1 (4, 2H,
OCH_ )m, 6,08 (s, 1H, H-pyrimidin) 7,2 - 7,8 (m, 3K, H-
~arcomatika).

3,85 (s, 6H, OCH)), 4,52 - 4,63 (d, 2H, NCH_), 5,21 -
- 5,42 (=, 1H, OH), 5,80 (s, 1H, OCH), 6,82 (s, 1H, py-
rimidin}, 7,25 (s, SH, aromatixa), 7,31 - 7,52 (m, 1E,
pyridin}, 7,80 - 8,12 (d, 1H, pyridin), 7,80 - 8,12 (d,
1H, pyridin}, 8,35 - 8,55 (d, 1H, pyridin), B,58 - 8,883
(s, 1E, NH}.

3,85 (=, 64, OCH ), 4,05 (t, 2H, NCH_ ), 5,0 - 5,45 (n,
IH, CH=CH_), 5,85 (s,1H, pyrimidin), 6,80 (s, 1E, OCH),
7,2 - 8,6 (m, 3H, pyridin).

3,85 (8, OCH), 5,37 (s, OCH Ar}, 5,85 (s, pyrimidin},
6,80 (d, OCH), 7,2 - B,2 (m, aramatika}, zmes so 2llde-
ninou &. 40.

4,00 (s, JH, OCH_ ), 5,50 (s, 2K, CCR ), 6,05 (s, 1H, H-
-pyrimidin), 6,27 (s, 1H, O-CH), 7,1 - 7,7 (m, 8H, H-

-aromatika).

3,85 (s, 6K, OCH)), 5,42 (s, 2H, OCH ), 6,05 (s,1H,0CH)

6,42 (s, 1H, pyrimidin), 7,05 - 7,35 (s, 5H,aromatika],

7,3% - 1,768 (m, 11H, pyridin), 7,78 - 8,1 (d, 1H,
pyridin}, 8,81 - 9,01 (&, 1H, pyridin).

3,80 (8, 6H, OCH)), 5,35 (s, 2H, OCH_, Ar}, 6,85 (8,14,
pyrimidin}, 6,65 (s, 1H, OCH), 7,15 - 8,6 (m,BH, aroma-
tika ), zmes so zlGdeninou &.40.

1,92 (s, 3H, CeCCH ), 3,98 (8, €H, OCH)), 4,92 (s, 2H,
OCH,), 6,07 (s, 1H, oCH), 6,58 (8, 18, pyrimidin}, 7,52
- 7,88 (m, 1H, pyridin), 8,10 - 8,32 (d, 1H, pyridin),
8,90 ~ 8,91 (d, 1H, pyridin)

0,75 - 1,12 (t, 3, CK ), 3,18 - 3,48 (m, 2H, CH_),
3,81 (&, 6H, OCH }, 4,42 ~4,91 (m, 3H, OE a NCH_), 5,82
(s, iH, OCH), 6,72 (s, 1H, pyrimidin), 7,21 - 7,52 (m,
1K, pyridfn), 7,82 - 8,08 (d, 1H, pyridin), 9,32 - 8,61
(4, 1M, pyridin).

1,12 - 1,31 (4, €4, CH ), 3,81 (s, 6H, OCH }, 4,12 -
- 4,32 (m, 1H, NCH), 5,85 (s, 1H, OCH), 6,71 (s, 1H,
pyrimidin), 7,21 ~ 7.52 (g, 1H, pyridin), 7,81 - 8,09
(@, 14, pyridin), 8,12 - 8,31 (m, 1H, NH), 8,39 - 8,5%
(d, 1H, pyridin).
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171

177

178

187

193
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3,05 (d, 3K, NCK ), 3,94 (s, 6H, OCH,), 5,20 (s, 1H,
OH), 5,75 (s, 1H, CCH), 5,98 (s, 1E, H-pyrimidin}, 7,26
(4, 1H, H-pyridin), 7,82 (q, lH, NH), 8,28 (d, 1,
H-pyridin}.

3,75 (s, 6H, OCH)), 4,05 (t, 2H, BCH ), 5,05 - 5,5 (m,
3H, CH=CH,), 5,85 (s, 1H, pyrimidin), 7,2 - 8,6 (m, 9H,
aromatika + OCH).

2,20 (s, 38, CH)), 3,75 (s, 6H, OCH ), 4,10 (t, 2H,
NemH), 5,0 - 6,6 (m, 3H, CHeCH,), 5,85 (s, 1H, pyrini-
din), 7,2 - 8,6 (m, SH, pyridin + NH, OCH).

0,7% - 1,61 (m, 15K, alifatika), 1,61 - 3,02 (m, 8H,
alifatika), 3,15 - 3,61 (m, 2H, NCH)), 3,81 (s, BH,
OCH_ ), 5,82 (s, 1H, OCH), 6,81 (s, 1H, pyrimidin), 7,21
- 7,52 (q, 1H, pyridin), 7,92 - 8,15 (d, 1H, pyridin),
8,17 - 8,32 (m, 1H, NH), §,35 - B,32 (d, 1H, pyridin).

2,85 (4, 3M, BCH ), 3,85 (s, €H, OCR)), 4,10 (t, 2H,
NeH,), 5,0 - 5,0 (n, 3N, CH=CH_), 5,85 (8, 1H, pyrimi-
atn), 7,2 - 8,6 (m, 4H, pyridin + OCH).

0,96 (%, 3H, CK)), 1,68 (m, 2B, CH_CH CH), 3,50 (m,
2H, NCH,), 3,93 (s, 6H, OCH ), 5,92 (s, 1H, H-pyrimi-
din), 6,17 (d, 18, OCH), 7,21 (dvojity dublet, 1H, H-
-pyridin}, 8,07 (dvojity dublet, LH, H-pyridin), 8,57
(dvojity dublet, 1H, H-pyridin), 8,66 (t, IH, NH).

1,41 - 1,631 (d, 34, CH ), 3,82 (s, 6H, OCH ), 4,92 -
5,35 (m, 2H, NCH, OH), 5,81 (s, 1H, OCH), 6,85 (s,1H,
pyrinidfn), 7,12 - 7,51 (m, 6H, aromatika a pyridin),
7,82 - 8,10 (4, 1, pyridi{n), 8,38 - 8,50 (d, 1H, pyri-
ain), 8,51 - 8,82 (m, 1H, NH).

2,25 (s, 3, CH,), 3,89 (s, 6H, OCH ), 3,42 - 3,61 (d,
2H, NCH,), 5,81 (s, 1H, OCH), 6,85 (s, 1K, pyrimidin),
7,03 (s, 4H, aromatika), 7,12 - 7,52 (q, 18, pyridfn),
7,85 - 8,12 (&, 1H, pyridin), 8,40 - 8,51 (d, lH, pyri-
din), 8,58 - B,72 (m, 1H, KH).

1,28 (t, 3H, CH)), 2,60 (g, 2H, CH)), 3,86 (s, SH,
oCH_), 4,62 (d, 2H, NCH,), 5,86 (s, lH, pyrinidin H),
6,90 (d, 1H, OCH), 7,0 - 8,54 (m, 7H, H-aromatika),
8,60 (bs, 1H, KH).

1,83 (s, 3H, OCB ), 3,90 (s, 6H, OCH ), 5,83 (s, 1H, H-
-pyrimidfa, 6,60 (d, 1H, OCH}, 7,30 (dvojitg dublet,
1H, B-pyridin), 8,23 (dveiitp dublet, 1H, H-pyridin),
8,70 {dvojity dublat, 1H, H-pyridin).

2,20 (s, 6H, CH ), 2,31 - 2,60 (m, 2K, CHN), 3,31 -
3,75 (q, 2H, NCK)), 1,78 (s, 6E, OCH)), 5,75 (s, 1H,
OCH), 6,61 (s, 1H, pyrimidin), 7,13 - 7,42 (g, 1H, py-
ridin), 7,71 - 7,91 (4, 1H, pyridin), 8,31 - 8,51 (d,
1H, pyridin).

3,85 (s, 9§, QCH)), 3,95 (B, 3H, OCH ), 4,14 (s, 2H,
CH.), 5,82 (s, 1H, H-pyrimidin), 6,90 (d, 1H, H-pyri-
din), 8,12 (4, 1H, Hepyridin).

3,70 (s, 9H, OCH)), 5,82 (s, 1H, H-pyrimidin), 6,80
{d, 1H, H-pyridin), 8,10 (d, 1H, H-pyridin).

0,85 - 1,05 (d, 6H, CH,), 3,85 (s, GH, OCH ), 4,53 =
4,82 (g, 1H, CH), 5,25 ~ 5,55 (m, 2H, OH a NCH), 5,82
(s, 1H, OCH), 6,88 (s, 1H, pyrimidin), 7,25 - 7,51 (q,
1R, pyridin), 7,83 - 8,05 (d, 1H, pyridfin), 8,41 - 8,60
(4, 1H, pyridin), 8,72 - 8,85 (d, 1K, NH).

3,78 (s, 6H, OCH_ ), &,51 - 4,78 (d, 2H, NCH )}, 5,35 (s,
1H, OH), 5,81 (s, 1H, OCH), 6,28 (s, 2H, furfuryl),s,s8l
(s, 1H, pyrimidin), 7,12 - 7,43 (m, 2H, furfuryl),
7,82 - 8,05 (d, 1H, pyridin), 8,31 - 8,43 (d, 1E, pyri-
din), 8,52 - 8,71 (wm, 1K, NH).

1,87 - 2,04 (m, 4K, CH_ a tetrahydrofurdnj, 3,71 - 3,92
(m,9H, OCK, a tetrahydrofurin), 5,86 - 5,87 (m, 2H,
QCH a OH), 6,71 (&, 1H, pyrimidin), 7,31 - 7,42 (d, 1K,
pyridtn), 7,81 - 7,92 (4, 1H, pyridin), 8,41 - 8,50 (4,
2H, N¥H a pyridin).

2,22 (s, 18, CH ), 3,85 (s, 6H, OCH ), 3,92 (s, 3H,
OCH,), 3,97 (s, 3H, OCH ), 5,86 (s, 1H, H-pyrimidin),
6,80 (s, 1H, OCH), 7,10 (d, 1R, H-pyridin), 8,16 (g,
1H, H-pyridin).
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212

213

218

227

236

237

257

264

277

283

3,63 - 3,74 (t, 94, OCH ), 5,48 - 5,81 (m, 4H, CHO, OH,
COCH), 6,88 - 7,42 (m, 8H, femyl, pyrimidin, pyridin),
7,94 - 7,97 (d, IH, pyridin), 8,45 - 8,47 (d, 1H, pyri-
din), 9,24 - 9,36 (d, 1H, NH).

3,85 (8, 6H, OCH )}, 4,41 - 4,52 (m, 2H, NCH_ )}, 5,21 -
5,72 (4, s, &M, NH_, OCH, OH), 6,61 (s, lH, pyrimidin},
7,12 -~ 7,32 (n, 3H, pyridin, benzylsulfén), 7,71 - 7,80
{m, 3H, pyridin, benzylsulfén), 8,3 (d, 1lH, pyridinm),
8,71 (m, 1H, NH).

3,61 (8, 6K, OCH ), 4,60 - 5,18 (m, 3H, ArcE_, OB),5,72
(s, 1H, OCH), 6,72 (s, 1H, pyrimidin), 7,15 - 7,17 (t,
SH, pyridin), 7,84 - 7,86 (d, 1H, pyridfn), 8,38 - 8,44
(d, 24, pyridin), 9,12 (s, 1H, NH).

3,75 (=, 6H, OCH)), 4,72 - 4,74 (d, 28, NCH ), 5,84 (s,
1H, OCH), 6,86 - 6,96 (d, 3H, pyriwidin, tiofenyl),
7,14 - 7,16 (d, 1H, pyridin), 7,32 - 7,36 (d, 1H, pyri-
afn), 7,94 - 7,97 (d, pyridin), 8,39 - 8,40 (4, 1H, py-
ridin), 8,71 (d, 1H, NH).

1,31 (t, 34, CH,), 2,62 (s, 3H, CH)), 3,87 (s, 6H,
OCH.), 4,21 (s, 2H, CH ), 4,40 (g, 2H, OCH ), 5,83 (s,
1H, H-pyrimidin), 7,13 (d, 1H, H-pyridin), 8,44 (d, 1H,
H-pyridin).

284 (3,08) (s, 3E, NCH,), 3,92 (s, 6H, OCH ), 4,50-5,03
(m, 2H, NCH ), 6,10 (s, 1H, H-pyrimidin), 7,10 - 7,80
(m, 7H, H-aromatika).

1,5¢ (m, 6H, CH)), 2,40 (m, 6H, NCH ), 3,55 (q, 2H,
NCH.), 3,80 (s, 6M, OCH_ ), 5,85 (s, 1H, H-pyrimidin),
6,70 (s, lH, OCH), 7,15 - 8,60 (m, 1H, 3 H-pyridin +
NH) .

1,80 (g, 2H, CH ), 2,25 (s, 6H, NCH,), 2,35 (4, 2K,

NCH_), 3,45 (q, 2H, NCH_), 3,80 (s, 6H, <), 5,80 (s,

1H, pyridin), 6,65 (s, 1H, OCH), 7,15 - 8,50 (m, 3H,
pyridin).
1,00 (%, 6H, CH }, 2,60 (m, 6H, NCH ), 3,50 (q, 2H,

NCH_ ), 3,92 (s, 6H, OCH,), 5,80 (s, 1H, H-pyrimidin),
6,80 (s, 1H, OCH), 7,15 - 8,7 (=, 3H, pyridfn).

1,37 (t, 34, CH,), 2,56 (s, 3H, CH,), 3,87 (s, 6H,
OCH_ ), 4,43 (g, 2H, OCH_), 5,87 (s, 1H, H-pyrimidin),
6,12 (s, 1H, CHBr), 7,90 (d, lE, H-pyridin), 8,56 (d,
1N, H-pyridin).

1,40 (t, 3H, CH ), 3,87 (s, 6H, OCH ], 4,43
OCH_), 4,70 (s, 2H, CH_Br), 5,08

{q. 2H,
(s, 1H, H-pyrimidin),

6,23 (s, 1H, CHBr), 8,07 (4, lH, H-pyridin), 8,65 (d,
1H, H-pyridin).
1,37 (%, 3, CH,), 2,06 (s, 3H, CH)), 3,88 (s, 6H,

OCH,), 4,40 (g, 2H, OCH_), 5,28 (s, 2B, OCH,), 5,87 (s,
1H, H-pyrimidin), 6,21 (s, 1K, CHBr), B,04 (d, 1H,
H-pyridin), 8,64 {d, 1K, H-pyridin).

3,82 (s, 6H, OCH)), 4,06 (s, 2H, NCH_}, 5,05 - 5,10 (s,
1H, OH), 5,42 - 5,45 (s, 1H, NH), 5,87 (s, 1H, OCH),
6,76 - 6,86 (&, 1H, pyrimidin), 7,32 - 7,38 (m, 6H,
pyridin, aromatika)}, 7,84 - 7,98 (d, pyridin), 8,45 -
8,49 (4, 1H, pyridin), 9,55 (s, 1H, NH).

0,8 -1,9 (br s, 25H, alifatika), 3,85 - 3,%0 (s, 6H,
2XOMe), 6,15 (s, 1H, ArH, pyrinidin), 7,4 (s, 2H, ArK).

0,90 (%, 3H, CH)), 1,2 - 1,7 (m, 4§, alifatika), 3,95
(s, 6H, OCH ), 4,08 (t, 2H, OCH_), 6,15 (s, 1H, H-pyri-
midin), 7,5 - 7,7 (a, 3H, aromatika).

0,90 (t, 3H, CH)), 1,3 (m, 4K, alifatika), 1,6 (m, 2H,
alifatika), 3,95 (8, 6H, OCH,), 4,08 (t, 24, OCH_),6,15
(s, 1H, H-pyrimidin), 7,4 - 7,7 (m, 3H, aromatika),

3,40 (s, 6H, OCH ), 3,43 (m, 2H, NCH_), 3,82 (s, 6H,
OCH)), 4,47 (%, 1M, CH), 5,86 (s, 2H, OCH, OH), 6,77
(s, 18, pyrimidin), 7,41 - 7,43 (m, 1H, pyridin), 7,94

- 7,98 (4, 1H, pyridin), 8,47 - 8,48 (d, 1K, NH).
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1,71 - 1,76 (s, €H, CH }, 2,31 (s, 1H, C=CE), 3,82 (s,
6H, ocH,}, 5,61 - 5,63 (4, 1H, OH), 5,85 (s, 1H, OCH),
6,86 - 6,96 (d, 14, pyrimidin), 7,44 - 7,48 (m, 1H, py-
ridin), 7,54 - 7,98 (d, 1K, pyridin), 8,44 — 8,45 (d,

2H, WH).

0,75 - 1,13 (m, 4H, alifatika), 1,28 - 1,77 (m, 3H,
alifatika), 3,23 - 3,52 (m, 2H, KCH)), 13,82 (s, &R,
oci,), 5,73 - 5,88 (m, 2H, OH, OCH), 6,60 - 6,81 (d,

1R, pyrinidin), 7,21 - 7,45 (q, 1K, pyridin}, 7,78-8,01
(d, 1¥, pyridin), 8,32 - 8,55 (4, 2K, pyridin, NH).

1,21 - 1,32 (4, 28, CH,0), 3,38 - 3,53
3,85 (s, ¢€H, OCH ), 4,18 - 4,48 (m, 2H, MCH, OH), 5,88
(s, 18, OCH), 6,73 (s, 1H, pyrinidin), 7,28 - 7,52 {q,
1H, pyridin}, 7,81 - 8,08 (d, 1, pyridin), 8,43 - 8,62
(d, 2H, pyridin, NH).

(a, 6K, CH,),

3,74 (s, 9, OCH ), 5,44 (bs, 1H, OH),
pyrimidin), 6,62 (bs, 1H, OCH) ,
k&, 7H), 10,22 (s, 1H, NH].

5,73 (s, 1H,
€,9 -~ 8,6 (m, aromati-

1,40 (w, BH, CH ), 2,28 (s, 6H, NCH,), 2,68 (m, 2H,
NCH.), 3,40 (m, 2H, NCH,), 3,80 (m, 6H, OCH ), 5,30
{s, 18, pyrimidin), 6,70 (s, 1H, OCH), 7,2 - 8,6 (n,48,
H~pyridin + OH).

1,60 (m, 4H, CH }, 2,25 (=, 6H, NCH }, 2,25 (m, 2H,
NCH,), 3,48 (m, 2H, NCH,), 3,65 (s, 6H, OCH)), 5,80
(s, 1€, pyrimidin}, 6,65 (s, 1K, OCH), 7,2 ~ 8,6 (m,4H,
pyridin + OH).

3,74 (s, 6H, OCH,), 3,80 (s, GH, OCE ), 4,50
NCH,), 5,84 (s, 1H, pyrimidfn),
matika, OCH, NH).

(d, 2H,
6,5 - 8,6 (m, BH, aro-

3.65 (s, 6H, OCH)), 3,77 (s, 6H, OCH), 4,50 (d, 21,
NCH_ ), 5,64 (d, 1N, OH), 5,80 (s, 1N, pyrimidin), 6,25
- 6,60 (m, 38, arcmatika), 6,8 {d, 1H, OCK), 7,2 ~ 8,5
(m, 3H, pyridin).

3,82 (s, 6H, OCH }, 5,81 (s, 1H, OCH), 6,29 - 7,58 (m,
8H, OH, NH, pyrimidin, aromatiXa, pyridin), 7,80 - 8,25
(d, 1H, pyridin), 8,48 - 8,62 (4, 1H, pyridin), 9,74 ~
9,93 (br, 1HNH).

0,85 (t, 38, cx,), 1,2 (m, 8H, alifatika), 1,6 (wm, 2H,
alifatika), 3,95 (s, 6H, OCH,), 4,08 (t, 24, OCH,),
6,15 (8,
K4).

1H, H-pyrimidin), 7,4 - 7,7 (m, 3H, aromati-

0,90 (t, 3H, CH ), 1,2 (m, 10H, alifatika), 1,6 (m, 2H
alifatika), 3,95 (s, 6H, OCH,), 4,08 (t, 2m, OCH, ),
4,08 (t, 2H, OCR ), 6,15 (s, 1H, H-pyrimidin), 7,4 -

7,7 (m, JH, aromatika).

3,00 (s, &H, OCH,), 3,90 (4, 6H, OCH ), 5,45 (&, 1H,
OR), 5,80 (s, 1H, pyrimidin), 6,85 (s, 1H, OCH), 7,0 -
8,6 (m, SH, aromatika), 10,2 (s, 1H, NH).

1,60 (4, 30, CK), 3,75 (2s, &H, OCH ), 5,25
OH), 5,75 (s, 1H, pyrimidin), 6,75
8,6 (m, 8H, aromatika).

(m, 1H,
(4, 1H, ocH), 7,2 -

0,88 (t, M, CH ), 1,25 (bs, 18H, alifatika), 1,6
28, alifatika), 3,95 (s, 6H, OCH), 4,07
O-CH)), 6,15 (s, 1B, H-pyrimidin), 7,55 - 7,7
aromatika).

(m,
(t, 28,
(m, 38,

1,05 (m, 6H, NCHCH ), 1,27 (s, SH, C{CH).), 2,3 (m,
4H, NCH ), 3,8 (s, 6H, QOCB,), 5,8 (s, 1H, H-pyrimidin),
5,9 (s, 1H, CE-Ot-Bu), 7,18 (dvojitg dublat, 1H, H-py-
ridin}, 7,45 (dvojity dublet, 1H, H-pyridin), 8,6 (dvo-
Jitg aublet, 1H, H-pyridin).

3,18 (m, 2H, CH_5), 3,65 (m, 20, CH N), 3,95 (s, 68
OCH)), 5,85 [s, 1H, pyrimidin), 6,80 (s, 18, OCH), 7,0-
8,7 (m, 8H, aromatika).

1,90 (t, 38, CH)), 1,55 (m, 4H, CH ), 2,65 (m, 4H,
CH_S), 3,62 {m, 28, CH N}, 3,82 (s, 6H, CH,0), 5,90 (s,
1H, pyrimidin), 6,75 (s, OCH), 7,2 - 8,65 (m, 3H,
pyridin).
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312 1,37 (s, 9H, tBu0), 3,30 (s, 3H, CH N}, 3,90 (s, 6H,
CH ), 5,95 (s, 1H, pyrimidin), 5,97 (s, 1H, OCH), 6,5 -
7,6 (m, 10H, aromatika).

413 2,23 (s, 1H, C<CH), 3,12 - 3,23 (d, 3H, N-CH), 3,93
(s, 8H, OCH,, N-CH C=), 6,158 (s, 1H, pyrimi@in), 7,47-
7,52 (m, 1H, pyridin), 8,142 - 8,168 (m, 1H, pyridin),
8,69 - 8,709 (t, 1H, pyridin).

PATENTOVE NAROKY

1. Substituované flalidy a heterocyklické fialidy vie-
obecného vzorca ()]

AR "
\ _< ),
. \

f ="

v ktorom kruhovy systém A je zvoleny zo siiboru, ktory
je tvoreny
a) fenylovou alebo naftylovou skupinou,
b) pyridylovou skupinou, ktora méZe byt nakondenzova-
nd stranou (b) alebo (c) na benzénovy kruh,
¢) pyridyl-N-oxidom alebo pyrazinyl-N-oxidom,
d) pyrimidinylovou skupinou,
e) pyrazinylovou skupinou,
f) 3- alebo 4-cinolinylovou skupinou alebo 2-chinoxali-
nylovou skupinou, a
g) 3-Clennym heteroaromatickym kruhom, ktory obsahuje
ako heteroatém &1 heteroatomy kyslik, siru alebo dusik a
ktory méZe byt nakondenzovany na benzénovy kruh ale-
bo moéZe obsahovat’ dusik ako d'al$i heteroat6m;
R znamend kyanoskupinu, formylovu skupinu, skupinu
CX'X*X?, skupinu tvoriacu ket6n, karboxylov skupinu,
ktora moZe byt pritomna vo forme vol'nej kyseliny alebo
vo forme esteru alebo soli, tiokarboxylovi skupinu, ktora
moze byt pritomna vo forme volnej kyseliny alebo vo
forme esteru, karbamoylovi skupinu alebo mono- alebo
disubstituovanii karbamoylovi skupinu, hydroxyalkylovi
skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkylovej &asti, hydro-
xybenzylovi skupinu, skupinu -CH=NOH, -CH=NO-
-alkylovl skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkyle, sku-
pinu -CH,-O-C(O)-, ktord spaja susedné atémy uhlika v
kruhu A, alebo znamena kruh C

k]

S
c 2

1‘\/
Y!, ¥? a ¥? st viazané na atémy uhlika a znamenaja ne-
zavisle od seba atém vodika, atém halogénu, hydroxy-
skupinu, alkylovi skupinu s 1 az 8 atémami uhiika, alke-
nylovi skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika, alkinylovi sku-
pinu s 2 az 8 atdmami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 a-
tomami uhlika, alkenyloxyskupinu s 2 aZ 8 atémami uhli-
ka, alkinyloxyskupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika, alkylsul-
fonyloxyskupinu s 1 a7 8 atémami uhlika, dialkylsulfa-
moyloxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkylovych
Castiach, alkylsulfonylova skupinu s 1 aZ 8 atémami uhli-
ka, alkylsulfinylovii skupinu s I aZ 8 atomami uhlika,
dialkylkarbamoyloxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v
alkylovych &astiach, alkyltioskupinu s 1 a% 8 atémami
uhlika, alkenyltioskupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika alebo
alkinyltioskupinu s 2 az 8 atémami uhlika, priom kaZd4
z tychto skupin méZe byt substituovand 1 a% 6 atémami
halogénu; dialkoxymetylovi skupinu s 1 a% 8 atémami
uhlika v alkoxylovych &astiach, konjugovant alkoxysku-
pinu s 1 az 8 atémami uhlika, hydroxyalkylovii skupinu s
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1 az 8 atémami uhlika, karboxylova skupinu, acylova
skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika, acylalkylovii skupinu s
2 az 8 atémami uhlika v acylovej dasti a s 1 aZ 8 atéma-
mi uhlika v alkyle, acyloxyskupinu s 2 aZ 8 atémami
uhlika, acyloxyalkylova skupinu s 2 aZ 8 atdmami uhlika
vacyle as 1 aZ 8 atomami uhlika v alkylove;j &asti, trial-
kylsilyloxyskupinu s 1 aZ 8 atbmami uhlika v alkylovych
Castiach, trialkylsilylova skupinu s 1 aZ 8 atdmami uhli-
ka v alkylovych Castiach, kyanoskupinu, nitroskupinu,
aminoskupinu alebo substituovani aminoskupinu, ami-
nosulfonylovii skupinu;cykloalkylova skupinu s 3 az 6
atémami uhlika, arylova skupinu,arylalkylova skupinu s
1 az 8 atémami uhlika v alkylovej Casti, arylalkenylovi
skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika v alkenylovej &asti, a-
rylalkinylovi skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika v alkiny-
lovej &asti, aryloxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, a-
rylalkoxyskupinu s 1 aZ 8 atdmami uhlika v alkoxylovej
Casti, arylsulfonylova skupinu, arylsulfinylovi skupinu,
aryltioskupinu alebo arylalkyltioskupinu s 1 a% 8 até-
mami uhlika v alkylovej ¢asti, priom kazda z tychto
skupin mdZe byt substituovana jednym aZ troma substi-
tuentmi zvolenymi zo stboru, ktory je vytvoreny até-
mom halogénu, alkylovou skupinou s 1 az 8 atémami
uhlika, halogénalkylovou skupinou s | aZ 8 atdmami
uhlika, alkoxyskupinou s 1 az 8 atémami uhlika, halogé-
nalkoxyskupinou s 1 aZ 8 atémami uhlika, nitroskupi-
nou, kyanoskupinou, alkyltioskupinou s 1 aZ 8 atbmami
uhlika, acylovou skupinou s 2 aZ 8 atémami uhlika, a-
minoskupinou alebo substituovanou aminoskupinou;
skupinu -C(0)-R’, kde R' znamena atém vodika, alkylo-
vl skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika alebo alkoxyskupinu
s 1 aZ 8 atdbmami uhlika; alebo

Y! a R tvoria spolo¢ne na susednych atémoch uhlika
mostik vzorca -C(S)-O-, -C(0)-O-E alebo -C(0)-N(R?)-
-E-, kde E znamena priamu vizbu alebo znamena skupi-
nu spojent z 1 aZ 3 &lenov zvolenych zo siboru tvore-
ného metylénovou skupinou, substituovanou metyléno-
vou skupinou, skupinou -N(R?)- a atémom kyslika; ale-
bo

Y' a Y2 tvoria spoloéne na susednych atémoch uhlika 3-
aZ 5-Clenny mostik pozostdvajici z prvkov zvolenych zo
suboru, ktory je tvoreny metylénovou skupinou, substi-
tuavanou metylénovou skupinou,skupinou -CH=,
-C(R%=, -NH-, atémom kyslika a skupinou -S(O),- ;
kazdy zo symbolov W', W2, W, W* a W* znamena ne-
zévisle od iného skupinu CH, CR’ alebo atém dusika;
W znamené skupinu NH, kyslik, siru, skupinu -CR*=,
-CH= alebo -C(0)-;

Z znamend 2- alebo 3-Elenny mostik pozostivajuci z
prvkov zvolenych zo suboru, ktory je tvoreny metyléno-
vou skupinou, substituovanou metylénovou skupinou,
skupinou -CH=, skupinou -C(R*=, skupinou -C(O)-,
-NH-,

-N=, kyslikom a skupinou -S(0),-;

R'a R® znamenaji nezavisle od seba atém vodika, atém
halogénu, alkylova skupinu s 1 aZ 8 atdmami uhlika, al-
kenylova skupinu s 2 az 8 atoémami uhlika, alkinylova
skupinu s 2 aZ 8 atdmami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 8
atdmami uhlika, alkenyloxyskupinu s 2 aZ 8§ atémami
uhlika, alkinyloxyskupinu s 2 a% 8 atomami uhlika, al-
kyltioskupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, alkenyltioskupi-
nu s 2 aZ 8 atdmami uhlika alebo alkinyltioskupinu s 2
az 8 atémami uhlika, pri¢om kaZdé z tychto skupin mbze
byt substituovand 1 az 6 atomami halogénu; dalej zna-
menaja cykloalkylovi skupinu s 3 aZ 6 atdmami uhlika,
5- alebo 6-¢lennd heterocykloalkoxyskupinu s 1 aZ 8
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atémami uhlika v alkoxylovej &asti, aryloxyskupinu, ary-
lalkoxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkoxylovej
¢asti alebo arylalkyltioskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v
alkylovej ¢asti, pricom kazda z tychto skupin mdZe byt
substituovana 1 aZ 3 substituentami zvolenymi zo skupi-
ny, kiord je tvorena atdmom halogénu, alkylovou skupi-
nou s 1 az 8 atdmami uhlika, halogénalkylovou skupinou
s 1 az 8 atomami uhlika, alkoxyskupinou s 1 aZ 8 atéma-
mi uhlika, halogénalkoxyskupinou s 1 aZ 8 atdmami uhli-
ka, nitroskupinou, kyanoskupinou, alkyltioskupincu s 1
az 8 atdmami uhlika, acylovou skupinou s 2 aZ 8 atdmami
uhlika, aminoskupinou alebo substituovanou aminosku-
pinou; d’alej znamenajii aminoxyskupinu, substituovani
aminoxyskupinu; iminoxyskupinu; substituovanti imino-
xyskupinu; amidoskupinu; substituovani amidoskupinu;
alkylsulfonylmetylova skupinu s 1 a7z 8 atdmami uhlika v
alkylovej Zasti; kyanoskupinu; nitroskupinu; alebo skupi-
nu -C(0)-Y,, v ktorej Y, znamena atém vodika, alkylovi
skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 8
atomami uhlika, hydroxyskupinu alebo substituovani a-
lebo nesubstituovana fenylova skupinu;

R” znamena atom vodika, alkylova skupinu s 1 aZ 8 atd-
mami uhlika, halogénalkylova skupinu s 1 az 8 atdmami
uhlika, alkoxyalkylovi skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v
alkoxylovej aj alkylovej asti, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 a-
tomami uhlika, arylalkoxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhli-
ka v alkoxylovej Zasti, nesubstituovanu alebo substituo-
vanu arylova skupinu, nesubstituovanu alebo substituo-
vanu arylalkylovi skupinu s 1 a% 8 atémami uhlika v al-
kylovej Casti;

R* ma vyznam definovany pre Y' s vynimkou atému vo-
dika;

X a'Y znamenaji nezavisle od seba atom vodika, hydro-
xyskupinu, atém halogénu, kyanoskupinu, alkylovi sku-
pinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 a-
tomami uvhlika, alkoxykarbonylovii skupinu s 1 az 8 ato-
mami uhlika v alkoxylovej &asti, alkoxykarbonyloxysku-
pinu s 1 az 8 atémami uhlika v alkoxylovej &asti, hydro-
xyalkylovi skupinu s 1 az 8 atémami uhlika, halogénal-
kylovii skupinu s 1 az 8 atémami uhlika, acylovi skupinu
s 2 az 8 atémami uhlika, acyloxyskupinu s 2 aZ 8 atéma-
mi uhlika, karbamoylovii skupinu, karbamoyloxyskupinu,
alkyltioskupinu s 1 aZ 8 atdmami uhlika, alkylsulfinylova
skupinu s 1 aZ 8 atdémami uhlika, alkylsulfonylova skupi-
nu s 1 az 8 atbmami uhlika alebo alkylsulfonyloxyskupi-
nu s | az 8 atémami uhlika; arylova skupinu, aryloxysku-
pinu, skupinu aryl-S(O),, arylalkylovti skupinu s 1 az 8
atdmami uhlika v alkylovej Casti, arylalkoxyskupinu s 1
az 8 atémami uhlika v alkoxylovej &asti, skupinu arylal-
kyl-8(0), s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkyle, arylsulfony-
loxyskupinu, pri€om kaZdd z tychto skupin méZe byt
substituovand 1 az 3 substituentmi zvolenymi zo stiboru,
ktory je tvoreny atémom halogénu, alkylovou skupinou s
1 az 8 atémami uhlika, halogénalkylovou skupinou s 1 a2
8 atémami uhlika, alkoxyskupinou s 1 aZ 8 atémami uhli-
ka, halogénalkoxyskupinou s 1 a7 8 atémami uhlika, ni-
troskupinou, kyanoskupinou, alkyltioskupinou s 1 aZ 8
atémami uhlika, acylovou skupinou s 2 aZ 8 atémami uh-
lika, d’alej znamenaji aminoskupinu, substituovani ami-
noskupinu alebo spolotne =0, =S, =NH, =NOR'? alebo
=CR"R"; alebo

X a R tvoria spolo¢ne mostik vzorca -C(0)-O-, -C(0)-S-
alebo -C(0)-NR-, kde karbonylova skupina je viazan4 na
kruh A;

p znamena ¢islo 0, 1 alebo 2,

X', X* a X? znamenajti nezavisle od seba atém vodika,
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hydroxyskupinu, alkoxyskupinu s 1 a2 8 atémami uhli-
ka, alkyltioskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, hydroxyal-
kylovu skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika v alkylovej &asti
alebo hydroxybenzylovi skupinu pri¢om najmenej jeden
zo substituentov X', X* a X* ma iny vyznam ako atém
vodika; alebo

X* znamena atém vodika a

X' a X? tvoria spolotne 4- alebo 5-&lenny mostik po-
zostavajuci z Elenov zvolenych zo siboru, ktory je tvo-
reny skupinami -O(CH,),, -O-, -OC(O)(CH,),-0- a
'S(CHZ)ns S

R'? znamen4 atém vodika alebo alkylov(i skupinu s 1 a%
8 atébmami uhlika;

R™ a R" znamenaji nezavisle od scba atém vodika, a-
tom halogénu alebo alkylovii skupinu s | az 8 atémami
uhlika;

m znamena éislo 1 alebo 2;

n znamena ¢islo 0, 1 alebo 2; a

n' znamend &islo 2 alebo 3;

s tym obmedzenim, Ze ked’ R znamenad karboxylov(i
skupinu vo volInej forme, vo forme esteru alebo vo for-
mc soli a X a Y znamenaji spolo&ne skupinu =0, potom
jeden zkruhov A a B obsahuje heteroatom.

2. Zloeniny podl'a naroku 1 vieobecného vzorca
(I), v ktorom R znamena karboxylova skupinu, ktord
moéze byt pritomna vo forme volnej kyseliny alebo vo
forme esteru alebo vo forme soli, karbamoylova skupinu
alebo mono- alebo disubstituovani karbamoylovii sku-
pinu; alebo
X a R tvoria spolo¢ne mostik vzorca -C(0)-O-, kde kar-
bonyl je viazany na A; a
Y', Y* a Y’ st viazané na atémy uhlika a znamenajti ne-
zavisle od seba atém vodika, alkylovi skupinu s 1 az 8
atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika,
atém halogénu, alkyltioskupinu s 1 a? 8 atomami uhlika,
aryltioskupinu alebo arylatkoxyskupinu s 1 aZ 8 atdma-
mi uhlika v alkoxylovej &asti, pricom arylova &ast’ je
pripadne substituovand atomom halogénu, alkenyloxys-
kupinou s 2 aZ 8 atémami uhlika alebo alkinyloxyskupi-
nou s 2 az § atémami uhlika.

3. Zltgeniny podl'a naroku 1 aZ 2 v§eobecného vzor-
ca (I), v ktorom X a Y znamenaji nezavisle od seba a-
tom vodika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu, alkoxysku-
pinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, acyloxyskupinu s 2 aZ 8§
atémami uhlika, atém halogénu, alkyltioskupinu s 1 a% 8
atémami uhlika, alkoxykarbonyloxyskupinu s 1 aZ 4 a-
témami uhlika v alkoxylovej ¢asti, arylova skupinu ale-
bo aryltioskupinu, ktoré skupiny su pripadne substituo-
vané jednym alebo niekoPkymi atdmami halogénu, alko-
xyskupinami s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo halogénal-
koxyskupinami s 1 az 4 atomami uhlika; alebo zname-
naju spolo¢ne skupinu =0 alebo =NH; a
R' a R? znamenaji nezavisle od seba atém halogénu, al-
koxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkylova skupinu
s 1 az 8 atémami uhlika, halogénalkylovii skupinu s | aZ
8 atomami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1 az 8 at6-
mami uhlika, aryloxyskupinu alebo arylalkoxyskupinu s
1 aZ 8 atémami uhlika v alkoxylovej &asti, pri¢om arylo-
vé Cast je pripadne substituovana atomom halogénu ale-
bo alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkiny-
loxyskupinou s 2 az 8 atémami uhlika alebo alkenylo-
xyskupinou s 2 aZ 8 atémami uhlika.

4. Zlu€eniny podla naroku 1 az 3 vSeobecného vzor-
ca (I), v ktorom A znamena pyridylovi skupinu, fenylo-
v skupinu, pyridyl-N-oxidovi skupinu alebo tienylova
skupinu.
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5. ZluCeniny podla naroku 1 az 4 vieobecného vzor-
ca (1), v ktorom W' a W* znamenaja N;

W2 znamené N alebo CH;a
W3 znamena skupinu CR>.

6. Zlageniny podl'a néroku 1 vieobecného vzorca (1),
v ktorom kruhovy systém A je predstavovany fenylovou
skupinou alebo pyridylovou skupinou;

R znamené karboxylovi skupinu vo forme volnej kyseli-
ny alebo vo forme soli; karbamoylovii skupinu; skupinu
COOR’ v ktorej R* znamen4 alkylovit skupinu s 1 a2 5
atomami uhlika alebo alkenylovi skupinu s 2 a¥ 5 até-
mami uhlika; alebo znamena skupinu CONR”'R®", pri-
tom

R"™ znamen4 alkylov skupinu s | a2 12 atémami uhlika,
aminoskupinu, alkylaminoskupinu s 1 a% 4 atémami uhli-
ka, anilinoskupinu, halogénanilinoskupinu, benzylovi
skupinu, halogénbenzylovii skupinu, alkylbenzylovi
skupinu s 1 az 4 atémami uhlika v alkylovej &asti, alko-
xybenzylovii skupinu s 1 az 4 atémami uhlika v alkoxy-
lovej Casti, fenylovii skupinu, halogénfenylova skupinu,
alkylfenylovt skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkylo-
vej Casti alebo alkoxyfenylovil skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika v alkoxylovej &asti;

R znamené atém vodika alebo alkylovu skupinu s 1 az 4
atomami uhlika;

Y, Y* a Y* znamenaju nezavisle od seba atém vodika a-
lebo atém halogénu;

w'a w znamenajil N;

W? znamena skupinu CH;

W znamen4 CR’, kde R® znamen4 alkoxyskupinu s 1 a%
5 atémami uhlika;

R! znamena alkoxyskupinu s 1 aZ 5 atémami uhlika;

X znamend hydroxyskupinu alebo alkoxykarbonyloxys-
kupinu s 1 az 4 atémami uhlika v alkoxylovej ¢asti alebo
spolu s Y znamena skupinu =0;

Y znamené atém vodika alebo spolu s X tvoria skupinu
=0, alebo

X a R spolone tvoria mostik vzorca -C(0)0-, kde kar-
bonylova skupina je viazand na A a Y znamend vodik a-
lebo acyloxyskupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika.

7. Spbsob vyroby zlagenin vieobecného vzorca (I)
podfanéroku I, vyznadujici sa tym ,J
sa a) v pripade, Ze X a R tvoria spolo&ne mostikovu sku-
pinu definovant v naroku 1 a Y znamena atém vodika,
kyanoskupinu, aryltioskupinu, arylsulfinylovi skupinu
alebo arylsulfonylova skupinu, nech4 reagovat zligenina
vieobecného vzorca (11)

r‘ib/f\4
X/ 2

3

(11},

Y ’

T

v ktorom kruh A, Y', Y? a Y* majn vyznamy definované
v naroku 1,

~Y' znamen4 atém vodika, kyanoskupinu, aryltioskupinu,
arylsulfinylovi skupinu alebo arylsulfonylovi skupinu a
Z, znamend atém kyslika, siry alebo skupinu NR? kde R®
ma vyznam definovany v naroku 1, so zlaeninou
vieobecného vzorca (IIT)

R4

(1I11),

2&
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v ktorom W', W% W3, W* a R maji vyznamy
definované v naroku 1 a
R* znameni metylsulfonylovi skupinu alebo atém
halogénu, a wvznikd zodpovedajiica  zli&enina
vieobecného vzorca (gp)

4
z (Ip),
< H‘
i
/.Y
ol @

VN!/]
alebo sa
b) zlu¢enina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom Y'
znamena kyanoskupinu alebo arylsulfonylovii skupinu a
Z, znamend atém kyslika a ostatné substituenty maju
vyz-nam definovany v naroku 1,
(i) hydrolyzuje a vznik4 zodpovedajica zlGgenina vzorca
L, v ktorom R a X tvoria mostik a Y znamena hydroxy-
skupinu, alebo zlugeniny vzorca (I), v ktorom X a Y
tvoria spolo¢ne skupinu =0,
(il) necha reagovat' s aminom a vznikd zodpovedajiica
zladenina vzorca (I), v ktorom R znamené pripadne
substituovan karbamoylovi skupinu a X a Y tvoria
spoloéne =0;
(iil) nechd reagovat’ so zliéeninou vzorca

MORZ,

v ktorom M znamena alkalicky kov a R? znamen4 atém
vodika alebo alkylovii skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika,
a vznika zodpovedajica zlatenina, v ktorej R a X tvoria
mostk a Y znamenid hydroxyskupinu alebo
alkoxyskupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika; alebo sa

c) hydrolyzuje zlu€enina vzorca (Ip), v ktorom Y’
znamen4 atém vodika, Z; znamend kyslik a ostatné
symboly maji vyznamy definované v naroku 1, a vznika
zlucenina vzorca (I), v ktorom R znamena karboxylov(
skupinu, ktora je pripadne pritomna vo forme soli, X
znamend vodik a Y znamena hydroxyskupinu; alebo sa
d) otvori kruh v zld¢enine vzorca (Ip), v ktorom Y'
znamenéa hydroxyskupinu, Z; znamen4 atém kyslika a
ostatné symboly majii vyznamy definované v néroku 1, a
vznikd zlugenina vzorca (I), v ktorom R znamena
karboxylovii skupinu, ktora je pripadne pritomnd vo
forme soli a X a Y tvoria spoloéne skupinu =O; alebo sa
¢) zladenina vzorca (I), v ktorom R znamena
karboxylova skupinu, ktori je pripadne pritomna vo
forme soli a X a Y tvoria spolo¢ne skupinu =0 a ostatné
symboly maji vyznam definovany v naroku 1,
esterifikuje a vznikd zodpovedajiica zlidenina, v ktorej
R znamena karboxylovii skupinu pritomna vo forme
esteru; alebo sa

f) zliCenina vzorca (Ip), v ktorom Y' znamena
hydroxyskupinu, Z, ma vyznam definovany v odstavci
a) a ostatné symboly maju vyznam definovany v néroku
1, halogenuje a vznika zlu¢enina vzorca (I), v ktorom X
a R spolocne tvoria mostik a Y' znamen4 atém halogénu;
alebo sa

g) zla¢enina vzorca (Ip), v ktorom Z, znamena kyslik, Y'
znamena atom halogénu a ostatné symboly maju vyznam
definovany v naroku 1, necha reagovat so zlGi&eninou
vieobecného vzorca R*NH, a HOR®, v ktorych
RZznamené alkylovi skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika,
acylovil skupinu s 2 aZ 8 atomami uhlika alebo arylovu
skupinu a

R* mé vyznam definovany v naroku 1, a vznikd
zodpovedajiica zligenina, v ktorej Z, znamena skupinu
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aryloxyskupinu alebo acyloxyskupinu s 2 aZ 8 atémami
uhlika; alebo sa
h) zligenina vzorca (Ip), v ktorom Y' znamend atdém
vodika, Z; ma vyznam dcfinovany v &asti a) a ostatné
symboly majil vyznamy definované v naroku 1, oxiduje a
vznikd zodpovedajuca zliéenina, v ktorej Y' znamena
hydroxyskupinu; alebo sa
i) necha rcagovat’ zluéenina vieobecného vzorca (IV)

r R

(tv),

v ktorom R, Y', Y2 Y? a A maji vyznamy definované v
naroku | a
R* znamena alkylovii skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika,
so zlageninou vieobecného vzorca (V)

R‘

<

</w ] N\ wz V).
v

W =
v ktorom

B, R, W', W2, W’ a W* maju vyznamy definované v
néroku 1, a vznika zlidenina vieobecného vzorca (Iq)
! R

be S e o 1 R
4 \/ / \< (Ig),

? —c —— B y*

[ w/

bs

v ktorom

A, R RL WL W2 W2 WYY, Y2 a YP majit viznamy
definované v naroku 1 a

X" a Y" znamenaj atomy vodika, alebo sa

}) zligenina vzorca (Iq), v ktorom X" a Y" znamenaji
atomy vodika a ostatné symboly maji vyznamy
definované v odstavei i), monohalogenuje alebo
dihalogenuje a vznika zodpovedajica zli€enina vzorca
Ig, v ktorom jeden alebo obidva symboly X" a Y"
znamenaju atém halogénu; alebo sa

k) oxiduje zli¢enina vieobecného vzorca (Iq), v ktorom
X" a Y" znamenaji obidva atém vodika alebo X"
znamena atém halogénu a Y" znamena atém vodika a
ostatné symboly maju vyznamy definované v naroku 1, a
vznikd zodpovedajica zlafenina, v ktorej X" a Y"
znamenaju spolo¢ne skupinu =O alebo jeden z tychto
symbolov  znamend vodik a druhy znameni
hydroxyskupinu; alebo sa

1) zlG¢enina vSeobecného vzorca (Iq), v ktorom X"
znamena atém vodika a Y" znamena atém vodika a
ostatné symboly maji vyznamy definované v niroku 1,
alkyluje a vznikd zodpovedajica zli¢enina, v ktorej X"
znamena alkylova skupinu s 1 az 8 atémami uhlika a Y"
znamena atém vodika;

m) do zIiéeniny vseobecného vzorca (Iq), v ktorom X"
znamend atdm halogénu, Y" znamend vodik a ostatné
symboly maji vyznamy definované v naroku 1, zavedie
alkoxyskupina s 1 az 8 atéomami uhlika alebo
alkyltioskupina s 1 az 8 atdmami uhlika, a vznikd
zodpovedajuca

zluéenina, v ktorej X" znamend alkoxyskupinu s 1 az 8
atdmami uhlika alebo alkyltioskupinu s 1 aZ 8 atomami
uhlika a Y" znamen4 atém vodika; alebo sa
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NR? a Y' znamen4 alkoxyskupinu s 1 aZ 8 atémami
uhlika,

zodpovedajuca zIi¢enina, v ktorej X" znamend
acyloxyskupinu a Y" znamen4 atom vodika; alebo sa

o) zlG&enina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom 7,
znamend Kyslik, Y' znamend vodik a ostatné symboly
maji vyznamy definované v naroku 1, nechd reagovat
so zli¢eninou vseobecného vzorca R'NH,, pritom R’
znamena a) atom vodika, atom halogénu; b) alkylovii
skupinu, alkenylovi skupinu, alkinylovii skupinu,
alkoxyskupinu, alkoxyalkoxyskupinu,
alkenyloxyskupinu, alkinyloxyskupinu, skupinu alkyl-
S(O)y, alkenyl-S(O), alebo alkinyl-S(O),, alkyl-S(0),-
alkyl, alkenyl-S(O),-alkyl, alkinyl-S(O),-alkyl, pri¢om
kazda z tychto skupin méZe byt substituovanad 1 az 6
atémami halogénu a kazda z nich mdZze byt viazand na
susedny atém dusika cez alkylovit skupinu; ¢) acylova
skupinu, acylalkylova  skupinu, acyloxyskupinu,
acyloxyalkylovu skupinu; d) cykloalkylova skupinu,
cyktoalkylalkylova skupinu, heterocyklylovi skupinu,
heterocyklylalkylova skupinu,
heterocyklylalkoxyskupinu, arylovi skupinu, aralkylovua
skupinu, aryloxyskupinu, aralkoxyskupinu, skupinu
aryl-S(O),, aralkyl-S(0O), alebo aryl-S(O);-alkyl, pri¢om
kazda z tychto skupin alebo nie je substituovana alebo
moZe byt substituované 1 aZ 3 substituentami zvolenymi
zo suboru, ktory je tvoreny (i) halogénom; (ii) alkylovou
skupinou, alkenylovou skupinou, alkinylovou skupinou,
alkoxyskupinou, alkoxyalkoxyskupinou,
alkenyloxyskupinou, alkinyloxyskupinou, skupinou
alkyl-S(0),, alkenyl-§(0), alebo alkinyl-S(O),, alkyl-
S(O)p-alkyl, alkenyl-S(O),-alkyl alebo alkinyl-S(O)p-
alkyl, pri¢om kazda z tychto skupin mdZe byt
substituovand 1 az 6 atémami halogénu; a (iii)
nitroskupinou, kyanoskupinou, acylovou skupinou,
aminoskupinou, substituovanou aminoskupinou,
aminosulfonylovou skupinou, aminoalkylovou skupinou
alebo substituovanou aminoalkylovou skupinou; e)
aminoskupinu, substituovand aminoskupinu,
amidoskupinu, substituovani amidoskupinu,
aminosulfonylovti skupinu, kyanoskupinu, nitroskupinu
alebo skupinu -(CHR™),~C(0)Y", pricom Y'y znamena
atém vodika, nizSiu alkylovd skupinu, niZziu
alkoxyskupinu alebo hydroxyskupinu a n" znamena
¢islo 0, 1, 2 alebo 3 a p znamena &islo 0, 1 alebo 2 a R*
ma vyznam definovany pre Y'; a vznika zlagenina
vzorca (I), v ktorom R znamena monosubstituovan(
karbamoylovu skupinu, X znamena vodik a Y znamena
hydroxyskupinu; alebo sa

p) zli¢enina vieobecného vzorca (Ip), v ktorom Z;
znamend kyslik, Y' znamend hydroxyskupinu a ostatné
symboly maji vyznamy definované v néaroku 1,
sulfonyluje, karbamoyluje, acyluje alebo
alkoxykarbonyluje a vznikd zodpovedajica rluéenina
vzorca (I), v ktorom R a X tvoria mostik -C(0)-O-a Y
znamend sulfonyloxy-

skupinu, karbamoyloxyskupinu, acyloxyskupinu s 2 az 8
atémami uhlika alebo alkoxykarbonyloxyskupinu s 1 az
8 atomami uhlika v alkoxylovej Casti; alebo sa

q) zli¢enina vSeobecného vzorca (Ip), v ktorom Z,;
znamena atém kyslika, Y' znamend atém halogénu a
ostatné symboly maji vyznamy definované v naroku 1,
necha reagovat so zlideninou vseobecného vzorca
R'R®NH, v ktorom R’ m4 vyznam definovany v odstavci
0) a R® mid vyznam definovany pre R’, a vznika
zligenina vieobecného vzorca (I), v ktorom R znamena
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n) zlaenina vzorca (Ig), v ktorom X" znamena
hydroxyskupinu, Y znamend atom vodika a ostatné
symboly maji vyznam definovany v naroku 1, acyluje a
vzniké

skupinu vo volnej forme alebo vo forme esteru a
ktorakol'vek zliidenina, v ktorej R znamen4 karboxylovl
skupinu vo vol'nej forme alebo vo forme soli.

8. Herbicidny prostriedok, vyzmnadujici
sa ty m, e obsahuje herbicidne (i¢inné mnoZstvo
zlageniny vzorca (I) podla narokov 1 aZ 6.

9. Poutitie ziGeniny vieobecného vzorca (I) podla
narokov 1 aZ 6 na ni¢enie burin.

Koniec dokumentu
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disubstituovani karbamoylovd skupinu a X a Z
znamenajii spolotne skupinu =0; a izoluje sa
ktorakoPvek zltigenina, v ktorej R znamena karboxylovii
skupinu alebo tiokarboxylov(
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