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Funglcidni a insekticidni prostfedek obsahuje jako
1éinnou sloZzku alespoii jednu slouéeninu vzorce I,
ve kterém R1 a Rz znamenajf vodik nebo halogen,
R3 znamena Cj.4-alkyl nebo halogenem nebo OH
substituovany Cj-4-alkyl nebo cyklopropyl; R4
znamenA cykloalkyl se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo
methylem nebo/a halogenem aZ tfikrat substitu-
ovany Cs.e-cykloalkyl. Sloudeniny vzorce I se pii-
pravuji reakef soli fenylguanidinu vzorce Ila nebo
fenylguanidinu vzorce IIb s diketonem R3-CO-
CH2-CO-Rg4 (IlI) pHi teploté 60 aZ 160 °C nebo cykli-
zaci soll guanidinu vzorce VIII s diketonem vzorce
111, a to bez rozpoustédla pii teploté 100 a% 160 °C
nebo vinternimrozpoudtédle pri teplotAch od 30 do
140 °C, za vzniku derivatu pyrimidinu vzorce IX.
Slouéenina vzorce IX se pak necha reagovat se
slou¢eninou vzorce X v pfitomnosti akceptoru pro-
tonl v aprotickych roupoustédlech pfi teplotidch
od 30 °C do 140 °C za od&tépenti halogenovodiku.

R /N“z .
NH—C A (na)
N\,
R
—c/ (o)
N\,

HN=C A (vin)

Ry
- .H:% r
Ry



CZ 279022 B6

Vynadlez se tyka fungicidniho a insekticidniho prostredku,
ktery obsahuje jako 1u4c¢innou sloZku nové derivaty 2-anilinopyri-
midinu dale uvedeného obecného vzorce I. Dale se vyndlez tyka
zpusobu vyroby téchto uc¢innych latek. Vyndlez se rovnéZ tyka zpl-
sobu vyroby uvedenych prostredkiti, JjakoZ i pouziti uc¢innych latek
nebo prostredkd k potirani skidcli, predevsim skodlivého hmyzu
a mikroorganismi poskozujicich rostliny, predevsSim hub.

Nové slouceniny nalezené podle tohoto vynalezu odpovidaji
obecnému vzorci I

Rs
R N
NH——4< /, ( l),
N
R4

ve kterém

R, a R, znamenaji nezadvisle na sobé atom vodiku nebo atom halo-
genu,

R4 znamend alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo cyklopropy-
lovou skupinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinu nebo/a atomem halogenu az tri-
krat stejné nebo rozdilné substituovanou cykloalkylovou
skupinu se 3 az 6 atomy uhliku.

Alkylovou skupinou ' samotnou nebo jako soucdsti jiného
substituentu, jako halogenalkylové skupiny, se vzdy podle poctu
uvedenych atomd uhliku rozumi napriklad methylova skupina, ethy-
lova skupina, propylova skupina, butylova skupina, jakoz i jejich
isomery, jako napriklad isopropylova skupina, isobutylova skupi-
na, terc.butylovd skupina nebo sek.butylovd skupina.

Atomem halogenu, ktery je oznacovan také jako Hal, se rozumi
atom fluoru, atom chloru, atom bromu nebo atom jodu.

Halogenalkylovd skupina oznac¢uje Jedenkrdat halogenované az
perhalogenované skupiny, jako je napriklad CHCl,, CH,F, CCly,

CH,Cl, CHF,, CF3, CH,CH,Br, C,Clg, CHBr, CHBrCl atd., vyhodné
CF3 .

Cykloalkylovou skupinou se podle poc¢tu uvedenych atomi uhli-
ku rozumi napriklad cyklopropylova skupina, cyklobutylova skupi-
na, cyklopentylova skupina nebo cyklohexylova skupina.
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Derivaty N-pyrimidinylanilinu jsou jiz znamé. Tak se ve zve-
rejnéné evropske patentové pfihldsce 0 224 339 a NDR-patentovém
spisu ¢. 151 404 popisuji sloucenlny, které maji N-2-pyrimidiny-
lovou strukturu, jako latky uc¢inné proti fytopathogennim houbam.
Tyto znamé slouceniny nemohly vsak dosud v plné mire splnit pozZa-
davky, které jsou kladeny pro praktické upotrebeni.

Slouceniny obecného vzorce I nalezené podle vyndlezu se
charakteristickym zplsobem 1i$i od znamych sloudenin zavedenim
alespon Jjedné cykloalkylové skupiny a daldiho substituentu do
struktury anilinopyrimidinu, ¢imZz u novych sloucenin dosahuje
neocekavané vysoké fungicidni U¢innosti a insekticidni dd&innosti.

Slouceniny obecného vzorce I jsou pri teploté mistnosti stéa-
lymi oleji, pryskyricemi nebo pevnymi latkami, které se vyznacuji
cennych fungicidnimi a insekticidnimi vlastnostmi. Tak se daji
pouzivat v zemédélstvi nebo v pf¥ibuznych oborech preventivné nebo
kurativné Xk boji proti houbam a hmyzu poskozujlclm rostliny.
U¢inné 1atky obecného vzorce I se vyznac¢uji pri nizkych aplikova-
nych koncentracich nejen vynikajicim intekticidnim a fungicidnim
uc¢inkem, nybrZz také zv1lasté dobrou sndsenlivosti rostlinami.

Predmétem predloZeného vyndlezu je tudiZ fungicidni a insek-
ticidni prostredek, ktery spoc¢ivd v tom, Ze jako uc¢innou slozku
obsahuje alespon jednu slouceninu obecného vzorce I

Rs

N—
n—( ) (1),
N

R4

ve kterém

R; @ R, znamenaji nezavisle na sobé atom vodiku nebo atom halo-
genu,

Ry znamena alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 a2z 4 atomy uhliku nebo cyklopropy-
lovou skupinu,

R, znamend cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a a atomem halogenu az
trikrédt stejné nebo rozdilné substituovanou cykloalkylo-
vou skupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku,

spolecné s nosnou latkou.
DuleZitou skupinu fungicidd k ochrané rostlin a insekticidu

predstavuji ty slouceniny obecného vzorce I, ve kterych R, a Ry
znamenaji atomy uhliku.
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Zvlastni skupinu predstavuji nédsledujici slouc¢eniny obecného
vzorce I, ve kterém

Ry a Ry znamenaji nezavisle na sobé atom vodiku nebo atom halo-
genu,

R znamend alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, a

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo atomem halogenu az trikrat
substituovanou cykloalkylovou skupinu se 3 azZ 6 atomy
uhliku. :

Na zakladé svych vyraznych fungicidnich Wuc¢inkl p¥i ochrané
rostlin jsou vyhodné nasledujici skupiny uc¢innych latek:

Skupina 1la:
slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém

Ry a R, znamenaji nezadvisle na sobé atom vodiku, atom fluoru,
atom chloru, atom bromu,

R4 znamend methylovou skupinu, atomem fluoru, atomem chloru
nebo atomem bromu substituovanou methylovou skupinu,
ethylovou skupinu, atomem fluoru, atomem chloru nebo
atomem bromu substituovanou ethylovou skupinu;
n-propylovou skupinu nebo sek.butylovou skupinu, a

Ry znamenad cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou, atomem fluoru, atomem chloru
nebo atomem bromu substituovanou cykloalkylovou skupinu
se 3 aZz 6 atomy uhliku.

Ze shora uvedenych slouc¢enin predstavuiji zv1lasté vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych Ry = R, = vodik (= skupina laa).

Skupina 1lb:
slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém
R, a R, znamenaji nezavisle na sobé atom vodiku, atom chloru

nebo atom bromu,

R4 znamenad methylovou skupinu, atomem fluoru nebo atomem
chloru substituovanou methylovou skupinu, ethylovou sku-
pinu nebo n-propylovou skupinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 5 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo atomem chloru substituova-
nou cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 5 atomy uhliku.

Ze shora uvedenych sloucenin predstavuji zvlasteée vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych R; = R, = vodik (= skupina 1bb).

Skupina 1lc:

slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém
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R, a R, 2znamenaji nezavisle na sobé atom vodiku nebo atom chlo-

ru,

R4 znamena methylovou skupinu, ethylovou skupinu nebo tri-
fluormethylovou skupinu a v

Ry znamena cyklopropylovou skupinu nebo methylovou skupinu
nebo atomem chloru substituovanou cyklopropylovou skupi-
nu.

Ze shora uvedenych sloucenin predstavuji zv1asté vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych R, = R, = vodik (= skupina lcc).

Skupina ld;

slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém

Ry znamend atom vodiku,

R, znamend atom vodiku

R, znamend methylovou skupinu a

Ry znamena cyklopropylovou skupinu nebo methylovou skupinu

substituovanou cyklopropylovou skupinu.

Skupina 2a:
slouceniny obecného vzorce I, ve kterém

Ri a Ry znamenaji nezdvisle na sobé atom vodiku nebo atom halo-
genu,

R4 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku; atomem
halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou alkylovou
skupinu s 1 az 2 atomy uhliku; cyklopropylovou skupinu,

Ry znamena cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az tri-
kradt stejné nebo rGzné substituovanou cykloalkylovou
skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku.

Ze shora uvedenych sloucenin predstavuji zvlaste vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych Ry = R, = vodik (= skupina 2aa).

Skupina 2b:
slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém

Ry a Ry znamend nezavisle na sobé atom vodiku, atom fluoru, atom
chloru nebo atom bromu,

R, znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku; atomen
halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou alkylovou
skupinu s 1 aZz 2 atomy uhliku; cyklopropylovou skupinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az tri-
krat stejné nebo razné substituovanou cykloalkylovou

skupinu se 3 az 4 atomy uhliku.
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Ze shora uvedenych sloucenin predstavuji 2zvlasté vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych Ry = R, = vodik (= skupina 2bb).

Skupina 2c:
slouceniny obecného vzorce I, ve kterém
R, a Ry znamenaji nezdvisle na sobé atom vodiku, atom fluoru,

atom chloru nebo atom bromu,

R4 znamend alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, atomenm
halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou alkylovou
skupinu s 1 aZz 2 atomy uhliku; cyklopropylovou skupinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az tri-
krat nebo ruzné substituovanou cykloalkylovou skupinu se
3 aZz 4 atomy uhliku.

Ze shora uvedenych sloucenin predstavuji 2zv1lasté vyhodnou
skupinu ty slouceniny, ve kterych R; = R, = vodik (= skupina 2cc).

Skupina 2d:
slouc¢eniny obecného vzorce I, ve kterém

R, a R, znamenaji atom vodiku,

R4 znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku; atomem
fluoru, atomem chloru, atomem bromu nebo hydroxyskupinou
substituovanou methylovou skupinu; cyklopropylovou sku-

pinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 az 4 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem fluoru, atomem
chloru, atomem bromu az t¥ikrat stejné nebo ruzné
substituovanou cykloalkylovou skupinu se 3 az 4 atomy
uhliku.

Ze zv1lasté vyhodnych jednotlivych sloucenin lze jmenovat
napriklad nasledujici slouceniny:

2-fenylamino-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidin
(sloucenina ¢. 1.1),

2-fenylamino-4-ethyl-6-cyklopropylpyrimidin
(sloucenina ¢. 1.6),

2-fenylamino-4-methyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidin
(slouc¢enina ¢. 1.14),

2-fenylamino-4,6-bis(cyklopropyl)pyrimidin
(sloud¢enina ¢. 1.236),

2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-cyklopropylpyrimidin
(slouc¢enina ¢. 1.48),

2-fenylamino-4-fluormethyl-6-cyklopropylpyrimidin
(sloucenina ¢. 1.59),
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2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-(2-methylcyklopropyl)-pyrimidin
(slouc¢enina ¢. 1.13),

2-fenylamino-4-methyl-6-(2~-fluorcyklopropyl)pyrimidin
(slou¢enina ¢. 1.66),

2-fenylamino-4-methyl-6-(2-chlorcyklopropyl)pyrimidin
(sloucenina ¢. 1.69),

2-fenylamino-4-methyl-6-(2~difluorcyklopropyl)pyrimidin
(sloucenina ¢. 1.84), '

2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-fluorcyklopropyl)pyrimidin
(slou¢enina ¢. 1.87),

2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-chlorcyklopropyl)pyrimidin
(slouc¢enina ¢. 1.94),

2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidin
(sloucenina ¢. 1.108),

2-fenylamino-4-ethyl-6~(2-methylcyklopropyl)pyrimidin
(slou¢enina ¢. 1.131),

2-(p-fluorfenylamino)4-methyl-6-cyklopropylpyrimidin
(slouc¢enina &. 1.33).

Podle tohoto vyndlezu se slouceniny obecného vzorce I p¥i-
pravuji tim, Ze se

1) nechd reagovat sGl fenylguanidinu obecného vzorce IIa

. ®
R NH
‘ 7 e
NH—C A (na),

N NH,

ve kterém

Ry a R, maji VYZnaﬁ uvedeny pod vzorcem I a

S

A znamena aniont kyseliny,

nebo ji odpovidajici guanidin obecného vzorce IIb
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NH—C . (llb))

ve kterém
R, a Ry maji vyznam uvedeny pod vzorcem I,

s diketonem obecného vzorce III

1] 1"
ve kterém
R; a R, maji vyznam uvedeny pod vzorcem I,
bez rozpoustédla nebo a aprotickém, vyhodné v protickém rozpous-
tédle, pri teplotéach od 60 °C do 160 °C, vyhodné pr¥i teplotach od
60 °C do 110 °C,

nebo se

2) cyklizuje sul guanidinu obecného vzorce VIII

@
NH
7 e
H.N—C A (vi),

N

ve kterém

Ag

znamena aniont kyseliny

. s diketonem obecného vzorce III

Ry - C - CHy = C - Ry (111),
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ve kterém
Ry a Ry maji vyznam uvedeny pod vzorcem I,

a) ~bez rozpoustédla pri teplotdch od 100 °C do 160 °C, vyhodné
pri teplotéach od 120 °C do 150 °C, nebo

b) v inertnim rozpoustédle pri teplotdch od 30 °C do 140, vy-
hodné pri teplotdch od 60 °C do 120 °C,

za vzniku derivatu pyrimidinu obecného vzorce IX

N
H2N~—</ \ ( 'X)/
==
R4

ve kterém
Ry a R, maji vyznam uvedeny pod vzorcem I

‘a ziskand sloucdenina obecného vzorce IX se nechd reagovat se
slouc¢eninou obecného vzorce X

Ry

ve kterém

Ry a Ry maji vyznam uvedeny pod vzorcem I a
Y znamend atom halogenu,
za odstépeni slouceniny HY v pritomnosti akceptoru protont
v aprotickych rozpoustedlech pri teplotdch od 30 °C do 140 °C,
vyhodné pri teplotidch od 60 C do 120 °C.

Slouc¢eniny obecneho vzorce I, ve kterém R; znamena skupinu

-Ch,0H, lze vyrobit zvlastnim zpisobem tim, ze se
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Al.1 sl guanidinu obecného vzorce IIa

NH—C A (1),

ve kterém
R, a R, maji vyznam uvedeny pod vzorcem I a
A © znamend aniont kyseliny

nebo guanidin obecného vzorce IIb

NH—C (lb),

ve kterém
R; a R, maji vyznam uvedeny pod vzorcem I,

necha reagovat s ketonem obecného vzorce XIX

(0] 0
" "
ve kterém
Ry maji vyznam uvedeny pod vzorcem I a
Rg znamena alkylovou skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,

Vv protickém rozpoustédle nebo bez rozpoustédla pri teplotdch od
40 °C do 160 °C, vyhodné pri teplotiach od 60 °C do 110 °C, za
vzniku derivatu pyrimidinu obecného vzorce XX
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CH(ORG)2

N
w—{ (),
.

R4

ve kterém

Ry, Ry, Ry @ Rg maji shora uvedenf vyznam, a

Al.2 ziskany acetal obecného vzorce XX se hydrolyzuje v pri-
tomnosti kyseliny, napriklad halogenovodikové kyseliny nebo siro-
vé kyseliny, ve vodé nebo ve smésich rozpoustédel s vodou,
napriklad v rozpoustédlech, jako jsou alkoholy nebo dimethylfor-

mamid, p¥i teplotédch od 20 °C do 100 °C, vyhodné pri teplotédch od
20 °C do 60 °C, za vzniku pyridinaldehydu obecného vzorce XXI

CHO

N
NH—</ \ ( XXI)}
=

R4

ve kterém

R, Ry a Ry maji shora uvedeny vyznam, a

Al.3 ziskana sloucdenina obecného vzorce XXI se hydrogenuje
pisobenim elementédrniho vodiku za pouziti katalyzatoru nebo se
redukuje pusobenim redukéniho ¢inidla, jako natriumborhydridu, na
odpovidajici alkohol obecného vzorce XXII

CH,OH

N
_NH__</ \ (xxi),
: N= . ,

R4

_10_
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ve kterém

Ry, Ry, a Ry maji shora uvedeny vyznam,

nebo se

A2.1 sul guanidinu obecného vzorce IIa nebo guanidin obecného
vzorce IIb nechd reagovat s diketonem obecného vzorce XXIII

0 0
1 1
R7OCH2 - C - CH2 - C - Ry (XX111),
ve kterém
R, znamena popripadé atomem halogenu nebo alkylovou skupi-
nou s 1 az 4 atomy uhliku substituovanou benzylovou sku-
pinu, a
Ry m& vyznam uvedeny pod vzorcem I,

v protickém rozpoustédle nebo bez rozpoustédla pri teplotiach od
40 °C do 160 °C, vyhodné pri +teplotdch od 60 °C do 110 °C, za
vzniku derivatu pyrimidinu obecného vzorce XXIV

CH,OR;

NH__</N \ (xx1V)
=

R4

ve kterém

Ry, Ry, Ry a R; maji shora uvedeny vyznan,

a v tomto derivatu se

A2.2 prevede hydrogenaci v rozpoustédle, vyhodné v aprotickém
rozpoustédle, napriklad dioxanu nebo tetrahydrofuranu, za pritom-
nosti katalyzatoru, jako paladia na uhli, vyhodné Raney-niklu,
pri teplotach od 20 °C do 90 °C, vyhodné od 50 °C do 90 °C, zby-
tek -CH,0R5 na zbytek - CH,OH;

nebo se

A3.1 sul guanidinu obecného vzorce IIa nebo guanidin obecného
vzorce IIb necha reagovat s diketonem obecného vzorce XXV

_11_
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o) 0
n n
RBOCHZ - C - CH2 - C - R4 (XXV),
ve kterém
Ry ma vyznam uvedeny pod vzorcem I a
Rg znamena alkylovou skupinu s 1 az 6 atomy uhliku, alkeny-

lovou skupinu se 3 a Z 6 atomy uhliku nebo monosubsti-
tuovanou nebo atomem halogenu nebo alkylovou skupinou
s 1 az 4 atomy uhliku substituovanou benzylovou skupinu,

v protickém rozpoustédle nebo bez rozpoustédla pri teplotach od
40 °C do 160 °C, vyhodné pri teplotdch od 60 °C do 110 °C, za
vzniku derivatu pyrimidinu obecného vzorce XXVI

CH,ORg
Ry N
NH _</ A\ (xxw1),
=
Ro M

ve kterém

Ry, Ry, Ry a Rg maji shora uvedeny vyznam, a

A3.2 se ziskanou slouceninou obecného vzorce XXVI se provede
Stépeni etheru plsobenim halogenovodikové kyseliny, vyhodné bro-
movodikové kyseliny, nebo Lewisovy kyseliny, jako halogenidu hli-
nitého, naptriklad chloridu hlinitého nebo halogenidu boritého,
jako napriklad bromidu boritého nebo chloridu boritého, v apro-
tickych rozpoustédlech, napriklad uhlovodicich, nebo halogenovych
uhlovodicich, p¥i teplotdch od - 80 °C do 30 °C, vyhodne pri
teplotdch od - 70 °C do 20 °C.

Slou¢eniny obecného vzorce I, ve kterém R; znamena skupinu

-CH,Hal, 1lze vyrobit tim, Ze se na slouceninu obecného vzorce

XXII pusobi halogenidem fosforu nebo trionylhalogenidem, v pri-
tomnosti tercidrnich bazi, napriklad pyridinu nebo triethylaminu,
Vv inertnich rozpoustédlech, pri teplotdch od 0 °C do 110 °C,
vyhodné pri teplotach od 0 ¢ do 80 °C. -

Slouceniny obecného vzorce I, ve kterém R; znamena skupinu
CH,F, se daji pripravit tim, Ze se sloucenina obecného vzorce
XXVII
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CH,X

N
NH——</ \ ( XXvi),
N—

R4

ve. Kterém
Ry, Ry a Ry maji shora uvedeny vyznam a

X znamend atom chloru nebo atom bromu,

nechd reagovat s fluoridem draselnym, vyhodné s lyofilizovanym
fluoridem draselnym, v pritomnosti katalytického mnozZstvi fluori-
du vapenatého nebo crow-etheru, napriklad 18-crow-etheru, v apro-
tickych rozpousteédlech, Jjako acetonitrilu, pr¥i teplotach od
50 °C do 160 °C, v tlakovém autoklavu.

Dalsi zplGsob vyroby slouenin obecného vzorce I, ve kterém
R, predstavuje skupinu -CH,F, spo¢iva ve fluoraci slouceniny

obecného vzorce XXII N,N-diethylaminosulfurtrifluoridem v apro-
tickych rozpousteédlech, jako dichlormethanu, chloroformu, tetra-
hydrofuranu nebo dioxanu, p¥i teplotdch od 0 °C do 100 °C,
vyhodné pri teplotdch od 10 °C do 50 °C.

Ve shora popsanych postupech prichdzeji u sloucenin obecnych

vzorcu IIa a VIII ve vyznamu aniontu kyseliny A © v dvahu naprik-
lad zbytky nésledujicich soli: karbondt, hydrogenkarbonat,
nitrat, halogenid, sulfdt nebo hydrogensulfat.

Ve shora popsanych postupech prichadzeji u slou¢eniny obecné-

ho vzorce XV ve vyznamu aniontu kyseliny A ® v dvahu napriklad
ndsledujici soli: halogenid, sulfédt nebo hydrogensulfat.

Halogenidem se rozumi viZdy fluorid, chlorid, bromid nebo
jodid, vyhodné bromid nebo chlorid.

Jako kyseliny se pouZivaji zejména anorganické kyseliny,
jako napriklad halogenovodikové kyseliny, napriklad fluorovodiko-
vd kyselina, chlorovodikova kyselina nebo bromovodikova kyselina,
jakoz i sirova kyselina, fosforecna kyselina nebo dusicéna kyseli-
na; pouzivat se vSak mohou také vhodné organické kyseliny, jako
octova kyselina, toluensulfonova kyselina a dalsi.

Jako akceptory protond slouZi nap¥iklad anorganickeé nebo
organické baze, jako naptiklad slouceniny alkalickych kovi nebo
slouceniny kovl alkalickych zemin, napriklad hydroxidy, oxidy
nebo karbonaty lithia, sodiku, drasliku, horc¢iku, vapniku, stron-
cia a barya nebo také hydridy, jako napriklad hydrid sodny. Jako
organické baze lze jmenovat napriklad tercidrni aminy, jako tri-
ethylamin, triethylendiamin, pyridin.

-13-
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Ve shora popsanych postupech se mohou s prihlédnutim na
prislusné reakcéni podminky pouZivat vedle ¢astecéné jiz uvedenych
rozpoustédel napriklad ndsledujici rozpoustédla:

halogenoveé uhlovodiky, zejména chlorované uhlovodiky, Jjako
tetrachlorethylen, tetrachlorethan, dichlorpropan, methylenchlo-
rid, dichlorbutan, chloroform, chlornaftalen, tetrachlormethan,
trichlorethan, trichlorethylen, pentachlorethan, difluorbenzen,,
1,2-dichlorethan, 1,1-dichlorethan, 1,2-cis-dichlorethylen,
chlorbenzen, fluorbenzen, brombenzen, dichlorbenzen, dibromben-
zen, chlortoluen, trichlortoluen; ethery jako ethylpropylether,
methylterc.butylether, n-butylethylether, di-n-butylether, diiso-
butylether, diisoamylether, diisopropylether, anisol, cyklohexyl-
methylester, diethylether, ethylenglykoldimethylether, tetrahyd-
rofuran, dioxan, thiocanisol, dichlordiethylether; nitrované uhlo-
vodiky, jako nitromethan, nitroethan, nitrobenzen, chlornitroben-
zen, o-nitrotoluen; nitrily, jako acetonitril, butyronitril, iso-
butyronitril, benzonitril, m-chlorbenzonitril; alifatické nebo
cykloalifatické uhlovodiky, Jjako heptan, hexan, oktan, nonan,
cymen, benzinové frakce v rozmezi teplot varu od 70 °C do 190 °C,
cyklohexan, methylcyklohexan, dekalin, petrolether, ligroin, tri-
methylpentan, jako 2,3,3-trimethylpentan; estery, jako ethylace-
tat, ethylester acetoctové kyseliny, isobutylacetat; amidy, Jjako
napriklad formamid, methylformamid, dimethylformamid; ketony,
jako aceton, methylethylketon; alkoholy, zejména niZs$i alifatické
alkoholy, jako napriklad methanol, ethanol, n-propanol, isopro-
pylalkohol, jakoZz i isomery butanoll; poprfipadé také voda. V dva-
hu prichézeji rovnéZ smési uvedenych rozpoustédel a redidel.

Analogické metody syntéz jako jsou shora popsané zpusoby
vyroby byly jiZ publikovény v literature.

Uvést 1lze odkazy na nasledujici literaturu:
Postup 1:
A. Kreutzberger a J. Gillessen, J. Heterocyclic. Chem. 22, 101
(1985).
Postup 2:

A. Combes a C. Combes, Bull. Soc. Chem. (3), 7, 791 (1982): W. J.
Hale a F. C. Vibrans, J. Am. Chem. Soc. 40, 1046 (1918).

Popsané zplUsoby vyroby véetné vsSech dilc¢ich stupnd jsou sou-
¢asti vynalezu.

Nésledujici slou¢eniny, které se pouzivaji pri vyrobé slou-
C¢enin vzorce I jako meziprodukty, jsou nové.

~Jednad se o nasledujici slouceniny:
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1) Slouc¢eniny obecného vzorce
Rs
N
Y
N==
R,

ve kterénm

Jako
chloru a

znamend atom halogenu nebo skupinu Rg550,5-,

znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku; nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo cyklopropy-
lovou skupinu,

znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az tri-
kradt stejné nebo rGzné substituovanou cykloalkylovou
skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku a

znamend alkylovou skupinu s 1 az 8 atomy uhliku nebo
nesubstituovanou nebo atomem halogenu nebo/a alkylovou
skupinou s 1 az 4 atomy uhliku substituovanou benzylovou
skupinu.

atom halogenu ve vyznamu symbolu Ry Jje vyhodny atom
atom bromu.

2) Slouceniny obecného vzorce XXI

CHO

N
NH—</ \ (xx1)
—

Ry

ve kterém

Rl a R2

Ry

znamenajl nezavisle na sobé atom vodiku nebo atom
halogenu,
. [ :

znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku

nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az
trikrat stejné nebo rlzné substituovanou cykloalkylovou
skupinu se 3 az 6 atomy uhliku.

_15_



CZ 279022 B6

S prekvapenim bylo zjisténo, Ze slouceniny obecného vzorce I
maji pro praktické pozZadavky velmi priznivé biocidni spektrum pri
potirani hmyzu a fytopathogennich mikroorganisml, =zejména hub.
Uvedené slouceniny maji velmi vyhodné Xkurativni, preventivni
a zejména systemické vlastnosti a pouzZivaji se k ochrané c¢etnych
kulturnich rostlin. Pomoci WuU¢innych 1latek vzorce I se mohou
potlacovat nebo nic¢it sSkldci vyskytujici se na rostlindch nebo na
¢astech rostlin (plodech, kvéetech, listech, stoncich, hlizéch,
korenech) rutznych uZitkovych rostlin, pricemz zlGstavaji chrénény
i pozdéji vyrostlé Casti rostlin, napriklad pred napadenim fyto-
pathogennimi mikroorganismy.

Slouceniny vzorce I jsou uc¢inné napriklad proti fytopatho-
gennim houbdm ndlezZejicim do ndsledujicich trid:

Fungi imperfecti (zejména Botrytis, dale Pyricularia, Helminthos-
porium, Fusarium, Septoria, Cercospora a Alternaria); Basidiomy-
cetes (napriklad rodd Rhizoctonia, Hemileia, Pucinia). Kromé toho
jsou uvedené 1latky uc¢inné proti houbdm ze tridy Ascomycetes
(napriklad Venturia, Erysiphe, Podosphaera, Monilinia, Uncinula)
a houbdm tridy Oomycetes ( napriklad Phytophthora, Pythium
a Plasmopara). Dadle se mohou slouceniny vzorce I pouzivat jako
moridla k oSetrovdni osiva (ploda, hliz, zrni) a semenacku
rostlin k ochrané pred houbovymi infekcemi, jakoZz i proti fyto-
pathogennim houbdm, které se vyskytuji v pidé. Slouceniny vzorce
I jsou kromé toho U¢inné proti sSkodlivému hmyzu, napriklad proti
gklidcim na obilovindch, jako na ryZi.

Vyndlez se tyka rovnéz prostredkli; které obsahuji jako ucin-
nou slozZku slouc¢eniny vzorce I, zejména prost¥edkd k ochrané
rostlin, jakoZz i jejich pouziti v zemédélstvi nebo v p¥ibuznych
oborech.

Kromé toho =zahrnuje vyndlez také vyrobu téchto prostredku,
kterd spoc¢iva v tom, Ze se dukladné smisi udc¢inné latky s jednou
nebo s nékolika zde popsanymi latkami popripadé skupinami latek.
Vyndlez =zahrnuje také zpusob osetfovani rostlin, ktery spoc¢iva
v aplikaci novych sloudenin vzorce I popripadé novych prostredkil.

Jako kulturni rostliny, pro které plati shora uvedené oblas-
ti aplikace, prichdzeji v ramci tohoto vyndlezu v Uvahu napriklad
nidsledujici druhy rostlin : obiloviny (pSenice, jeémen, 2zito,
oves, ryZe, ¢irok, a pribuzné rostliny); ¥Yepy ( cukrova repa
a krmné repy); jadroviny, peckoviny a bobuloviny (jablon, hrusen,
Svestka, broskvor, mandlovnik, t¥esgen, jahodnik, malinik, ostru-
zinik); luskoviny (fazol, ¢oc¢ka, hrach, sdéja); olejniny (repka,
horcéice, mdk, olivovnik, slunecnice, kokosovnik, skorec, kakaov-
nik, podzemnice olejnad); tykvovité rostliny (dyné, okurky, melou-
ny); vldkniny (bavlnik, len, konopi, juta); citrusovniky (oran-
zovnik, citronik, citronik nejvétsi, mandarinka); ruzné druhy
zeleniny (Spenat, hlavkovy salat, chrest, hlavkové zeli, mrkev,
cibule, rajska jablic¢ka, brambory, paprika); vavrinovité rostliny
(avokado, skoricovnik, kafrovnik) nebo dalsi rostliny jako kuku-
rice, tabak, oresdk, kavovnik, cukrova trtina, ¢ajovnik, vinna
réva, chmel, bandnovnik a kaucukovnik, jakoZz 1 okrasne rostliny
(Compositae).
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Uc¢inné 1latky vzorce I se pouzivaji obvykle ve formé pro-
stfedka a mohou se aplikovat na osetfované plochy nebo na rostli-
ny soucasné nebo postupné s dalsimi uc¢innymi latkami. Témito dal-
$imi d¢innymi latkami mohou byt jak hnojiva, prostredky obsahuji-
ci stopové prvky nebo dalsi pripravky, které ovliviuji rist rost-
lin. Mohou jimi byt také selektivni herbicidy, jakoZz i insektici-
dy, fungicidy, baktericidy, nematocidy, moluskicidy, nebo smési
téchto pripravkl spolec¢né s pripadné dalsimi nosnymi 1latkami,
tensidy nebo dalsSimi prisadami podporujicimi aplikace, které se
pouzivajil pri pripravé takovychto prostredki.

Vhodné nosné 1atky a prisady mohou byt pevné nebo kapalné
a odpovidaji latkém, Xkteré se pouzivaji pri priprave takovychto
prost¥edkl, jako jsou napriklad prirodni nebo regenerované mine-
ralni 1latky, rozpoustédla, dispergdtory, smadcedla, adheziva,
zahustovadla, pojidla nebo hnojiva.

Vyhodny zpusob aplikace uc¢inné latky vzorce I, popripadé
agrochemického prostredku, ktery obsahuje alespon jednu z téchto
u¢innych 1latek, je aplikace na listy rostlin. Pocet aplikaci
a aplikované mnozstvi se pritom ¥idi stupném napadeni pro odpovi-
dajiciho puavodce choroby (druh houby). U¢inné 1latky vzorce I se
mohou aplikovat vdak také prostfednictvim pidy, kdy prichdzeji do
rostliny pres kotenovy systém (systemicky uc¢inek) tim, Ze se
misto, kde rostliny rostou zalije kapalnym pripravkem nebo se
i¢inné latky aplikuji v pevné formé do pldy, napriklad ve formé
granuldtu (pudni aplikace). U kultur ryZe, péstovanych za zavla-
hovych podminek, 1lze takovy granuldt aplikovat na zaplavené
pozemky ryze. Slouceniny vzorce I se vsSak mohou aplikovat také na
semena rostlin tim, Ze se zrni bud impregnuje kapalnym pripravkem
ué¢inné latky nebo se na zrni vytva¥i vrstva pevného pripravku.

Slouc¢eniny vzorce I se pouzivaji p¥i této aplikaci v nezmeé-
néné formé nebo vyhodné spoleéné s pomocnymi latkami, které jsou
obvyklé pri pripravé takovychto prostredkd, a zpracovavajli se
tudiZ zndmym zpUsobem, napriklad na emulzni koncentraty, pasty,
které lze aplikovat natirdnim, primo rozstrikovatelné nebo redi-
telné roztoky, zredéné emulze, smacitelné prasky, rozpustné pras-
ky, poprase, granuldty a na prostredky enkapsulované napriklad do
polymernich latek a to o sobé zndmym zplisobem. Aplikaéni postupy,
jako postrik, zamlZovani, poprasovani, posyp, natirdni nebo zalé-
vani, se stejné jako druh prostfedkld voli v souhlase s pozZadova-
nymi cily a danymi podminkami. P¥izniva aplikovand mnozZstvi se
pohybuji obecné mezi 50 g a 5 kg u¢inné latky na 1 ha. Vyhodné se
pouzivd 100 g aZ 2 kg uUc¢inné latky na 1 ha, zejména 200 g az
600 g uc¢inné 1latky na 1 ha.

Uvedené pripravky, tj. prostredky obsahujici uUc¢innou latku
vzorce I a popripadé pevnou nebo kapalnou prisadu, koncentraty
nebo aplikaéni formy se pripravuji znamym zplsobem, napriklad
dikladnym smisenim nebo/a rozemletim uWc¢innych 1latek s nosnymi
latkami, jako naptriklad s rozpoustédly, pevnymi nosnymi latkami
a popripadé povrchové aktivnimi slouc¢eninami (tensidy).

Jako rozpoustédla mohou prichdzet v uvahu: aromaticke uhlo-
vodiky, vyhodné frakce s 8 aZ 12 atomy uhliku, jako napriklad
smési xylenu nebo substituované naftaleny, estery kyseliny ftalo-
vé, jako dibutylftalat nebo dioktylftalat, alifatické uhlovodiky,
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jako cyklohexan nebo parafiny, alkoholy a glykoly, jakoz i jejich
estery, jako ethanol, ethylenglykol, ethylenglykolmonomethylether
nebo ethylenglykolmonoethylether, ketony, jako cyklohexanon, sil-
né poldrni rozpoustédla, jako N-methyl-2-pyrrolidon, dimethylsul-
foxid nebo dimethylformamid, jakoz 1 popripadé epoxidované
rostlinné oleje, jako epoxidovany kokosovy olej nebo sojovy olej
nebo voda.

Jako pevné nosné latky, napriklad pro poprase a dispergova-
telné prasky, se pouzivaji zpravidla prirodni kamenné moudky,
jako vapenec, mastek, kaolin, montmorillonit nebo attapulgit. Ke
zlepseni fyzikalnich vlastnosti se miZe pridavat také vysoce-
disperzni kyselina kremic¢itd@ nebo vysocedisperzni savé polymery.
Jako - zrnéné adsorptivni nosic¢e granuldtu prichdzeji v uUvahu
poresni typy, Jjako napriklad pemza, cihlova drt, sepiolit nebo
bentonit; a jako neadsorptivni nosné materidly napriklad vapenec
nebo pisek. Kromé toho se miZe pouZivat celd rada predem granulo-
vanych materidld anorganického plvodu, jako zejména dolomit nebo
rozmélnéné zbytky rostlin.

Zv1asté vyhodnymi prisadami podporujicimi aplikaci, které
mohou vést ke znacnému snizeni aplikovaného mnoZstvi jsou dale
prirodni (Zivoc¢iéné nebo rostlinné) nebo syntetické fosfolipidy
z Yady kefalind - a leticidl, které lze ziskat naptriklad ze sojo-
vych bobu. :

Jako povrchové aktivni slouceniny prichdzeji v uUvahu vidy
podle druhu zpracovavané uc¢inné 1atky vzorce I neionogenni,
kationaktivni nebo/a anioaktivni tensidy s dobrymi emulgacnimi,
disperga¢nimi a smacecimi vlastnostmi. Tensidy se rozumi také
smési tensidd.

Vhodnymi enionickymi tensidy mohou byt jak tzv. ve vodé roz-
pustnd mydla, tak 1 ve vodé rozpustné syntetické povrchové
aktivni slouceniny.

Jako mydla lze uvést soli vys$sSich mastnych kyselin (s 10 aZz
22 atomy uhliku) s alkalickymi kovy, s Kkovy alkalickych zemin
nebo odpovidajici, popripadé substituované amoniové soli, jako
jsou napriklad sodné nebo draselné soli kyseliny olejové nebo
kyseliny stearové, nebo smési prirodnich mastnych kyselin, které
se mohou ziskdvat napriklad z oleje z kokosovych orechii nebo
z loje. Uvést nutno také soli mastnych kyselin s methyltaurinem.

Castéji se vdak pouzivd tzv. syntetickych tensidd, zejména
alkansulfondtli, sulfatovanych mastnych alkohold, sulfonovanych
derivatd benzimidazolu nebo alkylsulfonatu.

Sulfonované mastné alkoholy nebo sulfatované mastné alkoholy
se vyskytuji zpravidla ve formé soli s alkalickymi kovy, s kovy
alkalickych zemin nebo ve formé popripadé substituovanych amonio-
vych soli a obsahuji alkylovy zbytek s 8 aZz 22 atomy uhliku, pri-
¢emz alkylovy zbytek miZe zahrnovat také alkylovou ¢ast acylovych
zbytkd, jako je napriklad sodnd nebo vapenatd sl ligninsulfonove
kyseliny, esteru dodecylsirové kyseliny nebo smési sulfatovanych
mastnych alkohold, které byly vyrobeny 2z prirodnich mastnych
kyselin. Sem ndalezi také soli esteru sirové kyseliny a sulfono-
vych kyselin aduktd mastnych alkohold s ethylenoxidem. Sulfonova-
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ne derivaty benzimidazolu obsahuji vyhodné dva zbytky sulfonové
kyseliny a zbytek mastneé kyseliny s 8 az 22 atomy uhliku. Alkyl-
arylsulfonaty Jsou predstavovany napriklad sodnymi, vapenatymi
nebo triethanolamoniovymi solemi dodecylbenzensulfonové kyseliny,
dibutylnaftalensulfonové kyseliny nebo kondenzaéniho produktu
naftalensulfonové kyseliny a formaldehydu.

V uvahu prichadzeji dale také odpovidajici fosfaty, jako
napriklad soli esteru fosfore¢né kyseliny aduktu 4 aZ 14 mol
ethylenoxidu s p-nonylfenolem. v

Jako neionogenni tensidy prichdzeji v uvahu predevsim deri-
vaty polyglykoletherli alifatickych nebo cykloalifatickych alkoho-
14, nasycenych nebo nenasycenych mastnych kyselin a alkylfenolu,
které mohou obsahovat 3 az 30 glykoetherovych skupin a 8 az 20
atomd uhliku v (alifatickém) uhlovodikovém zbytku a 6 aZ 18 atoml
uhliku v alkylovém zbytku alkylfenolu.

Dalsimi vhodnymi neionogennimi tensidy jsou ve vodé rozpust-
né adukty polyethylenoxidu s propylenglykolem, ethylendiamino-
polypropylenglykolem a alkylpolypropylenglykolem s 1 aZz 10 atomy
uhliku v alkylovém retézci, které obsahuji 20 aZ 250 ethylengly-
koletherovych skupin a 10 aZ 100 propylenglykoletherovych skupin.
Uvedené slouceniny obsahuji obvykle na jednu jednotku propylen-
glykolu 1 az 5 jednotek ethylenglykolu.

Jako priklady neionogennich tensidl lze uvést nonylfenolpo-
lyethoxyethanoly, polyglykolethery ricinového oleje, adukty
polypropylenu s polyethylenoxidem, tributylfenoxypolyethylenetha-
nol, polyethylenglykol a oktylfenoxypolyethoxyethanol.

Dale prichdzeji v uvahu také estery polyoxyethylensorbitanu
s mastnymi kyselinami, jako polyoxyethylensorbitan-trioleéat.

U kationickych tensidd se jednd predevéim o Kkvarterni
amoniové soli, které jako substituenty na atomu dusiku obsahuji
alespon jeden alkylovy zbytek s 8 aZz 22 atomy uhliku a jako dalsi
substituenty obsahuje niZsi, popripadé halogenové alkyl-, benzyl-
nebo nizsi hydroxyalkylové zbytky. Tyto soli se vyskytuji vyhodné
ve formé halogenidqy, methylsulfatd nebo ethylsulfatua, jako
napriklad stearyltrimethylamoniumchlorid nebo benzyl-di-(2-chlor-
ethyl)ethylamoniumbromid.

Dalsi tensidy, které lze upotrebit pri pr¥ipravé takovychto
prostredka, Jjsou odbornikovi zndmé nebo se popisuji v bézné
odborné literature. :

©

Agrochemické prostredky obsahuji zpravidla 0,1 aZ 99 % hmot-
nostnich, zejména 0,1 az 95 % hmotnostnich uc¢inné latky vzorce I
99,9 az 1 % hmotnostni, zejména 99,8 aZ 5 % hmotnostnich pevné

nebo kapalné prisady a 0 aZ 25 % hmotnostnich, zejména 0,1 az
25 % hmotnostnich tensidu.

zatimco na trhu jsou vyhodné spise koncentrované prostredky,
pouziva konedny spotrebitel zpravidla zredéné prostredky.

Tyto prostredky mohou obsahovat také dalsi prisady, jako
stabilizatory, prostredky proti pénéni, regulédtory viskozity,
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pojidla, adheziva, JjakoZz 1 hnojiva nebo dalsi U¢inné latky
kX dosazZeni specidlnich d¢inku.

Nasledujici priklady slouZi k bliznimu objasnéni vyndlezu,
aniz by jej néjakym zplsobem omezovaly.

1. Priklady ilustrujici zpisob vyroby u¢innych latek

Priklad 1.1

Vyroba 2-fenylamino-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinu

CH,
N .
NH——*( \ (sloucenina ¢. 1.1)
=

10 g (51 mmol) fenylguanidin-hydrogenkarbondtu a 9,7 g (77
mmol) l-cyklopropyl-1,3-butandionu se zah¥ivd za michéni 6 hodin
na teplotu 110 °C, pricemZ poc¢dtec¢ni vyvo]j oxidu uhlic¢itého usta-
vA s pokrac¢ujici reakci. Po ochlazeni na teplotu mistnosti se
k tmavohnédé emulzi pridd 50 ml diethyletheru, smés se dvakrat
promyje vzdy 20 ml vody, vysuSi se siranem sodnym, zfiltruje se
a rozpousStédlo se odpari. Zbyly tmavohnédy olej (13,1 g) se c¢isti
sloupcovou chromatografii na silikagelu za pouziti smési diethyl-
etheru a toluenu v poméru 5 : 3. Po odpareni smé€si rozpoustédel
se hnédy ole]j privede ke krystalizaci a krystalicky produkt se
prekrystaluje pri teploté 30 az 50 °C ze smési diethyletheru
a petroletheru. Ziskaji se svétlehnédé krystaly. Teplota téani 67
az 69 °C, vytézZek 8,55 g (38 mmol) (t.j. 74,5 % teorie).

Priklad 1.2

Vyroba 2-anilino-4-formyldiethylacetal-6-cyklopropylpyrimidinu

CH(0C,Hs),

O~
;
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11,7 g (59,2 mmol) fenylguanidin-hydrogenkarbondtu a 13,3 g
(62,2 mmol) 1-cyklopropyl-3-formyldiethylacetal-1,3-propandionu
ve 40 ml ethanolu se zahriva po dobu 5 hodin za michani k varu
pod zpétnym chladic¢em, pricemz vyvoj oxidu uhli¢itého s pokradu-
jicim trvanim reakce ustdva. Po ochlazeni na teplotu mistnosti se
tmavohnéda emulze smisi s pridavkem 80 ml diethyletheru, smés se
dvakrat promyje vzdy 30 ml vody, vysus$i se siranem sodnym, zfil-
truje se a rozpoustedlo se odpari. 2Zbyly tmavohnédy olej (17 g)
se Cisti sloupcovou chromatografii na silikagelu za pouZiti smési
toluenu a ethylacetatu v poméru 5 : 2. Po odpareni smési rozpous-
tédel zbyde cervenohnedy olej o indexu lomu nD25 = 1,5815. Vytée-
Zzek: 15 g (14 mmol; 81,1 % teorie).

Priklad 1.3

Vyroba 2-anilino-4-formyl-6-cyklopropylpyrimidinu

"\
<Z::>>——NH——4< (sloucenina ¢&. 2.1)
=

12,3 g (39,3 mmol) 2-anilino-4-formyldiethylacetal-6-cyklo-
propylpyrimidinu, 4 g (39,3 mmol) koncentrované chlorovodikové
kyseliny a 75 ml vody se zah¥ivAd za intenzivniho miché&ni 14 hodin
pri teploté 50 °C a po pridéni 2 g (19,6 mmol) koncentrované
chlorovodikové kyseliny se reakéni smés michd daldich 24 hodin
pri této teploté. Po ochlazeni na teplotu mistnosti se k béZové
zbarvené suspenzi pridd 50 ml ethylacetdtu a poté se suspenze
zneutralizuje 7 ml 30% roztoku hydroxidu sodného. Ethylacetatovy
roztok se potom oddéli, vysusi se siranem sodnym, zfiltruje se
a rozpoustédlo se odpari. Za uUcelem ¢isténi se hnédé zbarveny
pevny produkt prekrystalizuje v pritomnosti aktivniho uhli z 20
ml isopropylalkoholu. NazZloutlé krystaly taji pfi teploté 112 az
114 °C. VytézZek 7,9 g (33 mmol; 84 % teorie).

Priklad 1.4

Vyroba 2-anilino-4-hydroxymethyl-6~cyklopropylpyrimidinu

CH,OH

(sloucenina &. 1.48)
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a) K 14,1 g (59 mmol) 2-anilino-4-formyl-6-cyklopropylpyrimidi-
nu ve 350 ml absolutniho methanolu se béhem 15 minut za michani
pri teploté mistnosti pridd po ¢astech 2,3 g (60 mmol) natrium-
borhydridu, pricemZz se reakéni smés za vyvinu vodiku zahreje na
teplotu 28 °C. Po Ctyrech hodindch se smés okyseli pfikapanim 10
ml koncentrované chlorovodikové kyseliny, poté se prikape 120 ml
10% roztoku hydrogenuhli¢itanu sodného a poté se smés zredi
250 ml vody. Vyloucena sraZenina se odfiltruje, vysudi se, za
tepla se rozpusti v 600 ml diethyletheru, pridd se aktivni uhli
a smés se zfiltruje. Ciry filtrat se zahusti aZ do vyskytu zaka-
lu, poté se zredi petroletherem a svétlezluty krystalicky prasek
se odfiltruje. Teplota téani: 123 az 125 °C; vytézek: 10,8 g
(44,8 mmol; 75,9 % teorie).

b) 5,9 g (23 mmol) 2-anilino-4-methoxymethyl-6-cyklopropylpyri-
midinu, vyrobeného z fenylguanidinu a 1-cyklopropyl-4-methoxy-1,3
~butandionu, se rozpusti ve 200 ml dichlormethanu a ziskany
roztok se ochladi na teplotu - 68 °C. K lososové zbarvenému
roztoku se za intesivniho michdni béhem 30 minut pozvolna prikape
6,8 g (27 mmol) bromidu boritého, poté se chladici lézen odstrani
a smés se michd jesté 2 hodiny pri teploté mistnosti. Po pridéni
150 g ledove vody se vylouceny surovy produkt odfiltruje a pre-
krystalizuje se 2z methanolu za pridavku aktivniho uhli. Svétle-
Zluté krystaly taji pfi 124 aZz 126 °C. VytéZek 4,7 g (19,5 mmol;
84,7 % teorie).

Priklad 1.5

Vyroba 2-fenylamino-4-brommethyl-6-cyklopropylpyrimidinu

CH.Br

N
(sloucenina ¢. 1.4)
N—=—= .

Ke 12 g (50 mmol) 2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-cyklopro-
pylpyrimidinu a 0,4 g (50 mmol) pyridinu ve 350 ml diethyletheru
se béhem 30 minut za michani prikape 15,6 g (75 mmol) thionylbro-
midu v 50 ml diethyletheru. Po dvouhodinovém mich&ni pri teplote
mistnosti se znovu prida 0,4 g (50 mmol) pyridinu a reakéni smés
se zahriva 5 hodin k varu pod zpétnym chladic¢em. Po ochlazeni na
teplotu mistnosti se pridd 200 ml vody a prikapanim 140 ml nasy-
ceného roztoku hydrogenuhli¢itanu sodného se hodnota upravi na 7.
Po. rozdéleni fazi vody se fédze v diethyletheru dvakrat promyje
vZdy 100 ml vody, vysu$i se siranem sodnym, ~zfiltruje se a roz-
poustédlo se odpari. Zbyly hnédy olej se ¢isti sloupcovou chroma-
tografii na silikagelu =za pouziti smési toluenu, chloroformu,
diethyletheru a petroletheru o varu 50 aZz 70 °C Vv poméru
5 : 3 : 1 : 1 jako elu¢niho ¢inidla. Po odpareni rozpoustédla se
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zluty olej zredi smési diethyletheru a petroletheru o teploté
varu 50 az 70 °C a za chladu se privede ke krystalizaci. Zluty
krystalicky prasek taje pri teploté mezi 77,5 aZ 79,5 °C. Vyté-
zek: 9,7 g (32 mmol; 64 % teorie).

Priklad 1.6

Vyroba 2-fenylamino-4-fluormethyl-6-cyklopropylpyrimidinu

CH,F

L v N
<z::>>——NH——4< \ (slouc¢enina &. 1.59)
N=

a) 3,9 g (12,8 mmol) 2-fenylamino-4-brommethyl-6-cyklopropylpy-
rimidinu, 1,5 g (26 mmol) fluoridu draselného vysusSeného za
rozprasovani a 0,3 g (1,13 mmol) 18-crown-6-etheru se zahriva
v 50 ml acetonitrilu po dobu 40 hodin k varu pod zpétnym chladi-
cem. Potom se pridd dalsich 0,75 g (13 mmol) fluoridu draselného
a smés se zah¥ivd 22 hodin. K dokonc¢eni reakce se znovu prida
0,75 g (13 mmol) fluoridu draselného vysuseného za rozprasSovani
a0,1g (0,38 mmol) 18-crown-é6-etheru a reak¢ni smés se zahriva
daldich 24 hodin k varu pod zpétnym chladiCem. Po ochlazeni
reakéni smési na teplotu mistnosti se k suspenzi pridd 150 ml
diethyletheru, poté se smés trikrdt promyje vidy 20 ml vody,
vysusi se siranem sodnym, zfiltruje se a rozpoustédlo se odpari.
Zbyly hnédy olej se ¢isti sloupcovou chromatografii na silikagelu
za pouziti smési toluenu, chloroformu, diethyletheru a petrol-
etheru o teploté wvaru 50 aZz 70 °C v poméru 5 : 3 : 1 : 1 jako
eluéniho ¢&inidla. Po odpareni rozpoustédlové smési se zluty olej
z¥edi 10 ml petroletheru o teploté varu 50 az 70 °C a za chladu
se privede ke krystalizaci. Zluté krystaly taji pri teploté 48 az
52 °C. VytézZek: 2,1 g (8,6 mmol); t.j. 67,5 % teorie.

b) K suspenzi 9,1 g (37,8 mmol) 2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-
cyklopropylpyrimidinu v 80 ml dichlormethanu se za michdni v pri-
béhu 1 hodiny pomalu prikape 6,1 g (37,8 mmol) diethylaminosul-
furtrifluoridu v 15 ml dichlormethanu. Po pridédni 50 ml ledové
vody se prikape 50 ml 10% vodného roztoku hydrogenuhlicitanu
sodného. Po ukonceni vyvinu oxidu uhli¢itého se organick& faze
oddéli a vodnad faze se dvakrat extrahuje vzdy 20 ml dichlormetha-
nu. Spojené dichlormethanové roztoky se promyji 15 ml vody, vysu-
$i se siranem sodnym, zfiltruji se a rozpoustédlo se odpari. Zby-
ly ¢erny olej se ¢isti sloupcovou chromatografii na silikagelu za
~pouZiti smési toluenu, chloroformu, diethyletheru a petroletheru
o teploté varu 50 aZz 70 °C v poméru 5 : 3 : 1 : 1 jako eluc¢niho
¢inidla. Po odpareni rozpoustédla se zZluty olej zredi 20 ml
petroletheru o teploté varu 50 az 70 °C a za chladu se privede ke
krystalizaci. NazZloutlé krystaly taji pri teploté mezi 50 aZz
52 °C. Vytézek: 4,9 g (20,1 mmol; 53 % teorie).

-23-



Tabulka 1

Sloucéeniny vzorce

CZ 279022 B6

Ra
Ry N
NH‘</ 3
Rs N==
R4
slouce- fyzikdlni
nina €& Ry Ry Ry Ry konstanty
L1 E i cts {] tb 67 ai 69 °C
12 -0l H Cis —<
13 ; ; — £ 53 aF 56 °C
R B BB — £, 77,5 3 79,5 °C
L5 B ciy — <] £t 104 a3 105 °C
Le B 3 Cyfe — Et 42 ad 45 °C
LT 4 CHy —<] bt 86 ek 87 °C
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slouce- fyzikdlni
nina & Ry R) Ry Ry konstanty
CHg

1.8 ; i ~CHyBr IQ
CHg

1.9 i B -CHyCl j tot. 50 ai 52 °C
CH;

LI B ; -CFq _<]/

L2 H B -Cfy-n — tt 4 ad 46 °C
CHy

113 8 ; -CH,08 —<]/ t.t 111 az 113 °C
CHy

L1 B -CHy —Q/ tto 73 ai T oC

L6 B ; ~CHyCHyO8 —O
CHg

LT i -ClloBr <'

118 H B -Cy4Hg-n —-<] ' tmavohnédy olej

"
my = 1,5992
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slouce- fyzikdlni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
LY ; -CH 0 ‘<:>
CHq

121 B ; B —Q/
122 ¥ ; CHyBr —<:
13 ¥ ; -G Br - -—<:>
TR ; B \/>

Ty
155 ¥ ; -y fg-sek. —< olej, n = 1,602

CHy

126 H o -CHy08 —_l<]
121 4B B CHy _<] tto 94 ez 95 °C
L ; —<:>

....26_



CZ 279022 Bé6

slouce- fyzikdlni
nina & Ry R) Ry Ry konstanty
W : < ——Q
1,30 i i -CyHg-terc. —<
13l H ; -CHy ‘—<> t.t. 50 af 52 °C
CHa
137 B ; -CFy 4J<]
133 4F B -CHy —] tt 89 ez 91 °C
PR T _O
135 B ; CHyCL —<] t.t. 55 az 57 °C
1.3 B B -CFy —O
CHy
138§ ; -Cyte - l<l
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slouce- fyzikdlni
mnaé. Ry Ry Ry Ry konstanty
139 8 i -CHCL, ~—<] t.t. 56 i 58 °C
LD 0L sl Oy —
141 B i Kl —<:

CHy
142 ¥ ; -Chy _IQ bt 63 65 °C
1.43 H ;! ~CH, 0¥ _<>
W : -CF, — £ 66 ad 69 °C
14 o CHy0H —C
148 ; -CB,0 —Q t.b. 123 a2 105 °C
150 H B o ‘<:




CZ 279022 B6

slouce- fyzikdlni
nina €. Ry Ry R Ry konstanty
CH,
1.51 i i B —|<]
152 i CHyCEoOF —<]
1,53 3l TRV R —<] t.t. 85 a7 87 °C
F
1.54 H i ~CH _J<] t.t. 73 az 74 °C
LS F -Gty —< t.t. 51 ad 54 °C
Br CHy
L% H B -Cy _]<]/
F
.57 H B i \_l<]
cl |
158 H ; -Cis |<l t.t. 58 af 61 °C
LS E H G —] it 48 az 52 C
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slouce- fyzikdlni
nina & R; Ry Rg Ry konstanty
ci
Lel B B ‘JQ
Br
162 ¥ ; Ciy ‘K]
1.63 3-F B -Cly ——q t.t. 87 af 89 °C
Cl _CH,
L6 W i -Chy |<l
F
L6 H i -CH5 ~—Q/ tit, 81 ai 84 °C
F
167 ; CHyF —-Q t.t, 63 a3 65 °C
cl
L6 : -c, —<J/ £ 67 a5 69 °C
LI 2Br -ciy —]
IRTI B -CHy _<: Eto 64 ad 66 °C
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slouce- fyzikdlni
nina €. R; Ry Rg konstanty

L H ] -CiyF t.t. 43 az 45 °C
1.75 il i -CHyF
176 3Br B -Chs

177 ; i -————<::]

us)
=

Nk Ak k)

1.78 i i -y t.it. 51 azs3°C

T
o

O
9]

5

180 B § --—<::]

olej, my?® = 1,6101

H,C
18l H ; -CHF ..._J<::]
1.82 3-C1 4-F -Cly ————~<::]
, o
.83 B CHo-i --J<::]
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slouce- fyzikdlni
nina & Ry Ry Rg Ry konstanty
~ F

184 ¥ H -CHs _<§F

CHy
186 4] ; -CHs —<}

F
1.87 B ; -CHyP _<}/ t.t. 63 af 65 °C

Cl
1.88 H B -Cyfy ‘_’<]
. 25y

190 B i -Cqip-1 % olej, ny™> = 1,6074

Cl

Hac
193w B -cty @
. o cl :

1.94 ; H ~CH,F j t.t. 48 a3 50 °C
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slouce- fyzikalni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
Br

1.1 B ; B ——lﬂ

CHj
1,110 B i -C3H7-n —q/

CH,
L2 ; -CH,F *<]<CH3

Cl
1,113 i i ~CHy t.t. 83 az 85 °C

LI 2B 5B -G

116 # B -CHg-sek. ——K]
F
1119 H B i ‘<]/
CHj
1,120 B -Clly ‘<ﬁCH3 t.t. 51 af 54 °C
H,C ol
L1227 B ;i <CHyF i]< ol
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sloute- fyzikdlni
nina €. R; Ry Ry Ry konstanty
Br
L3 B 3 ¢y %
cl
L4 : -cp, 4<]/
L1261 H ~CHoF ~<> it 44 az 47 °C
HC _Cl
L12T B B -CHy _lﬂ/
H,C
1128 i —'<] |<| tt. 54 a7 56 C
L12g 20 {-Br  -Chy ~<
H,C
1130 H B -Cyfig-sek. _Q
CHy
L1331 H -C,Hg A<r t.t. 57 ai 59 °C
HiC Br
L ; _cy _J<]/
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slouce- fyzikdlni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
F
1,135 B i ~Ch,C1 j
F
1,137 i i ~(Fy j
Br
L1385 ; -Cyl -———~<::}///
Cl
LU0 W B ; ————-<::1///
HsC _CHs
LUl H ; -CHy
1.142 B B ~CHCL

L3 2L 3L CH

Ak ok

1.144 H il -C4H9-tEIC.

cl
t.t. 55 a3 60 °C

A&

1.145 i i -Cyli
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slouce- fyzikdlni
nina ¢ Ry Ry Ry konstanty

LUT2Cl 40l

e kA

CH,
LU ; -Chy
LY H i -CHyCL
H,C
1151 H | -CyHg-tere, _J<}
F
LI54 B H CiC1 {]/ t.t. 63 ai 66 °C
H, C
3 cl
1155 ; -CHy __%C, tt. 99 aF 109 °C
L1s§ 201 50l -Ch —-q
F .
RC I : -Cyfe _Q/ tt. 58 ad 61 °C
LIS 2l 6CL -Ch \<] '
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slouce- fyzikadlni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
Cl
L1600 H i -Cyfie l<]
ch Br
LI W B -CHy |<l<Br
ci
L6 : Gy CL _<( b5 a1 57 °C
1164 H B ~CHyCHyCByCL —Q
Br
1,165 B i H _<]/
1166 2-F B B __<] t.t. 65 ai 67 °C
F
1167 8 ;i -0t lq
HC _Br
LI168 B -Cty —lq<cm
Br
1169 8 ; CHy(C1 _<}/



CZ 279022 B6

slouce- fyzikdlni
nina €. Ry Ry Ry Ry konstanty
H,C o g
IFSRIR B -CHyC) |<l<Cl
11713 2F TS _<] £t 73 2k 73,5 °C
CHy
VIR B ~CByCHCHyC1 %
HeC _CHy
L5 B i -Chy —J<]<CH3
F_CH
116 8 B -CHyCL |Q
H
¥ _a
1178 B ~CH,08 %C,
H
S
ISUEI i i |<]<C|
1180 2-F S -Chy _<] b7 aE 79
cl
1181 H B ~CHyOH - ,_<<c\
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-40-

slouge- ' fyzikélni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
Br CHs
1182 i CHy —‘Q<CH3
CHs
1183 B B -CHCl, —<(
Br CH,
1.185 B ~CHyClL —Q/
118 8 ; i —O
CHs F
1187 § i —<]/ —l<} olej
. F
1.188  H B |Q —j<]
Br Cl
1.189  H H -CHy l<|<C|
L R B CHyC1 ‘<>
S 1192 2-F 6-F -CHy ——<] t.t. 135 a3 137 °C
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slouce- fyzikalni
nina €. Ry Ry Ry Ry konstanty

F Cl

1.195 i i _Q

X

c _cl
1,19 H B Chy ——%m
F Cl

1,197 H R —l<]

CHg

A

1,199 H i AK}

I Y S — E, 91 a3 93 °C
1201 A i CCIF, ——<] £, 68 a2 70 °C
Br Br
1,203 H B -Chy %B,
F
1.204 i i -CH,Br < '
. Br
1,207 - H i -CH20H < I -
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slouce- fyzikdlni
nina & Ry Ry Rq Ry konstanty
CHy
120§ H B -CC1F, —Q/
cl
1.209 B i ~CHoBr __JQ
CHs F
L1 i ;Q/ —q/ ole]
Br
1212 8 B -CHoBr —IQ
Cl F
WIS B —Q/ _Jq
cl
1214 B H ~CHy0f _<]/
-
1217 ¥ i -CHyBr ,4/
| i
1218 i ~CHyCHCH —] Gt 4 ak 46 C
- - _F
1220 B H -CH R <| '
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slouce- fyzikdlni
nina &, Ry Ry Ry Ry konstanty
‘|3H3 CHs
L ; -CHyCHCHy —4
cl
L1ty i -CB;Br —<]/
Br
1255 B B —-<] %
Br
L E g -CHy 08 -l<]
1.228 1 H -CF)CF4 —<] t.t. 50 ai52°C
cl
1229 B ; Chy 08 _.K]
cl
1230 B i ——Q ~|<
Br
1232 H i CHyBr —Q/
_CHs
1233 % H -CFCFy <I
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slouce- fyzikalni
nina & Ry Ry Ry Ry konstanty
F HSC cl
1234 3 B
' cl
123% ; —< _<l £, 75 a3 77 °C
F
1238 B ; -CH, 08 _Jq ole]
F_CHy
129 ; -CHyBr %
cl
1240 B : —< <
F.'
LUl d o —< —%
.22 B B '—4/ —J<]
H
s a
LU3 B ; -CHBr 4& | :Cl
cl G g
124 B ; AJ<] e ——k]<01

-4 4~



slouce-
nina c. Rl R2

CZ 279022 B6

fyzikdlni
konstanty

L6 H H %
—

1.248 i |

1,249 i i
1.253 i H
1,254 3-F 5-F

-CH2BI

-CH,

.25
olej, my = 1,6232

bt 97 ai 99 °C

t.t. 105 az 107 °C

V nésledujicich tabulkdch 2,

slouc¢enin, které slouzi jako

obecného vzorce I.
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Tabulka 2

Slouc¢eniny obecného vzorce

CZ 2795022 B6

CHO
R N=
el )
Rs N
Ry
slouce- fyzikélni
nina ¢, R Ry Ry. konstanty
2.1 i B __<] tt. 112 a3 114 °C
cl
2.2 B B __<]/ bt 13 a2 127 °C
CHs
2.3 i ;i ——Q/ BB a7 30 °C
2.4 4L ; —<
F
2.5 H H ,_Q/ t.t. 128 a3 132 °C
2.6 37 ; —q
2.7 4-F i _<]
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Tabulka 3
Rs
N
Hal—</ \
N=—
R4
slouce- fyzikdlni
nina c. Ha Ry Ry konstanty
3.1 cl -Chy —<] t.t. 33 ak 34 °C
CH
? L
3.2 Cl ~CHs olej, np = 1,5432
33 ol ¢4 —<>
F
3.4 ul -CHy _)Q
3.5 cl -CHy ‘O
3.6 cl -C4H-1 ——<)
CH,
3.7 cl ——<] ‘_%
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s}ouée- fyzikdlni
nina ¢, Hal Ry Ry konstanty

CHy

l
3.8 l -CCH-CHs ——<]
3.9 0o —<] ——Q/
3,10 Br CHy —<]/

3.1 (1 H <'

CHg

3,12 cl -Cyfig-n _<]

3.13 C1 -CHCl, <

cl
3,14 ul -Cis

3.15 cl -CHy _<r
316 L -CHy __<]<C|
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slouce- fyzikilni
nina ¢. Hal Ry Ry konstanty
CHy
3.17 ol Oyl —<( tt. 3 af 35 °C
3.18 Cl -CFCFy —<]
F
3.19 ul -CHy %CI
F
3.20 Br -CH3 < l
321 cl -CHis _<] t.bo 28 ez 3lcC
CHs
3,22 cl -CHy [ j
3.03 a cpgsek. —<]
F
3.24 ul -CHs —<]/
CH, _CI
3.25 a

5
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slouce- fyzikdlni
nina c. Hal Ry Ry konstanty
Cl
3.26 cl -CHy _.<]<Br
CH; _ClI
.07 o -ty —%C‘

CHs CHs

I\

3,28 cl _Q/

3.29 Br ~CHs __4
cl
3.30 Br -Chy —q/
331 cl -C3B3-D ——Q
3.3 ol Chy <<:>
CHq
.33 Br Cyfs _<]/
3,34 cL -CF, _<] ;



CZ 279022 B6

_51_

slouce- fyzikdlni
nina c. Hal Ry Ry konstanty
3,35 Br -CyHe _<]
cl
3.3 ul Chy ‘Q/
F
3,31 ul Chy ~<]<F
CHg
3.38 ol CHy ‘<]<CH3
3.39 cl -CC1F, 4<]
3.40 a < l <
3.41 ol CHyCL —<]
3.4 ol CHyF <]
343 Br | g '
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CZ
slouce- fyzikalni
nina ¢. Hal Ry Ry konstanty
3.44 Br CHyF <]
3.45 Cl -CHZOH :]
3.46 Br -CHy08 —<]
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Tabulka 4
Rs
N
RSSOZ___</ \
N=
Ry
slouce- fyzikdlni
nina &, Rg Ry Ry konstanty
L1 c iy __<]
41 CHs -CHy w
1.3 C4Hg-n -t _<]
C
L4 cHy -CHy q
L5 CH2—® CHq _<]
Br
4.6 CH3 -CH3 ____q<::J//,
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slouce- fyzikdlni
nina ¢, Rg Ry Ry konstanty
F
18 Gl -CHy ,<(
Cl
Ly o CHy —<]<Br
CHs CHg

A

bt 84 az 89 °C

LI cy <
L1 -CHQOCI -Gy

CHa
L o -CHy
LB o -Ciy | <

F
L o -Cty —<<01

Q

NS
—
wul
(@]

o
j==i
o
t
()
=
o
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slouce- fyzikdlni
nina ¢. Rg Ry Ry konstanty
4,18 C3H7-D -Cﬁ3 ‘Q
CHs
CHy
4,20 C3H7'n -CH3 —q/
F
L2 oy CHy —<]/
' F
1.2 Cy8y=n -CHy _<]/
c
4.23 CHy ~CHy < ' <F
CHg
Cl
4,25 CH3 -CH3 __q/
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slouce-

louce fyzikdlni
nina ¢, Re Ry Ry konstanty
CHj
4,26 C2H5 -CH3 -————<::]///
C
CHj
L8 o CHy ‘_<<

L9 oy <]

_4
e

bt 54 aZ 58 °C
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C
4.30 C3H7-n -CH3
2. Priklady ilustrujici sloZeni a pripravu prostredkl
kapalné ucinné latky vzorce I
(% = % hmotnostni)
2.1 Emulzni koncentraty
a) b) c)
uc¢inna latka z tabulky 1 25 % 40 % 50
vapenatd sul dodecylbenzen-
sulfonové kyseliny 5 % 8 % 6
polyethylenglykolether ricinové-
ho oleje (36 mmol ethylenoxidu) 5 % - -
~tributylfenylpolyethylenglykol-
ether (30 mmol ethylenoxidu) - 12 % 4
cyklohexanon - 15 % 20
smés xylenu 65 % 25 % 20

pro

o\

o\

o o0

o
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Z takovychto koncentratd se mohou redénim vodou pripravovat
emulze kazdé poZadované koncentrace.

2.2 Roztoky
a) b) c) d)

ucinna latka z tabulky 1 80 % 10

o\®
m
o\°
Xo)
(3}
o\°

ethylenglykolmonomethyl-
ether 20 % - - -

polyethylenglykol (moleku-
lovd hmotnost 400) - 70 % - -

N-methyl-2-pyrrolidon - 20 % - -

epoxidovany kokosovy
olej - - 1

o\
(6]
o

benzin (s rozsahem teplot
varu 160 az 190 °C ) - - 94

o\
i

Tyto roztoky jsou vhodné k aplikaci ve formé minimdlnich
kapek.

2.3 Granulat

a) b)
uc¢innad latka z tabulky 1 5 % 10 %
kaolin 94 % -
vysocedisperzni Xyselina
k¥emicitd 1% -
attapulgit - 90 %

U¢innd 1latka se rozpusti v methylenchloridu, roztok se
nastrikd na nosnou latku a rozpoustédlo se potom odpari za snizZe-
ného tlaku.

2.4 Popras

a) b)
ucinnd latka z tabulky 1 2 % 5 %
vysocedisperzni kyselina
kremicitad o 1% _ 5 %
mastek 97 % -
kaolin - 90 %
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Dikladnym misenim nosnych latek s 1uU&innou latkou se ziska
popras kK primému upotrebeni.

pPriklady ilustrujici slozZeni a pripravu prostredkd pro pevné
u¢inné latky vzorce I

[

(% = % hmotnostni)

2.5 Smacitelny prasek

a) b) c)
ucinna latka z tabulky 1 25 % 50 % 75 %
sodna sul ligninsulfonové
kyseliny 5 % 5 % -
natriumlaurylsulfat 3 % - 5 %
sodna sul diisobetylnaftalen-
sulfonové kyseliny - 6 % 10 %
oktylfenolpolyethylenglykol-
ether (7 aZz 7 mmol ethylenoxidu) - 2 % -
vysocedisperzni Kkyselina
kremicita 5 % 10 % 10 %
kaolin 62 % 27 % -

Uc¢innd 1latka se dobre smisi s prisadami a smés se dobre
rozemele ve vhodném mlynu. Ziskda se smacitelny prasek, ktery se
d& redit vodou na suspenze kazdé pozadované koncentrace.

2.6 Emulzni koncentrat

o\

Uucinnd latka z tabulky 1 10

oktylfenolpolyethylenglykolether
(4 az 5 mmol ethylenoxidu) 3 %

vapenatd stl dodecylbenzensulfonové

kyseliny 3 %
polyglykolether ricinového oleje

(35 mmol ethylenoxidu) 4 %
cyklohexanon 30 %
smés xylenu 50 %

Z tohoto koncentrdtu se mohou rfedénim vodou pripravovat
emulze kazdé pozadované koncentrace.
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2.7 Popras

uéinnad latka z tabulky 1
mastek
kaolin

Ucinnd latka se smisi s

rozemele na vhodném mlynu. Tak
beni.

a) b)
5 % 8 %
95 % -
- 92 %

nosnou latkou a ziskand smés se
se ziskd popras pro primé upotre-

2.8 Granulaty pripravované vytlacovanim

Uc¢inna latka z tabulky 1 10 %
sodnd sual ligninsulfonové kyseliny 2 %
karboxymethylcelulosa 1 %
kaolin 87 %

Ucinnd latka se smisi s prisadami, smés se rozemele a zvlhé&i
se vodu. Tato smés se pomoci vytlacovaciho stroje zpracuje na
granulat, ktery se vysusi v proudu vzduchu.

2.9 Obalovany granuléat
ucinnd latka z tabulky 1

polyethylenglykol (molekulova
hmotnost 200)

kaolin

3 %

94 %

Jemné rozemletd Uc¢innd latka se v misic¢i rovnomérné nanese
na kaolin zvlhéeny polyethylenglykolem. Timto zplsobem se ziska

nepras$ivy obalovany granulat.

2.10 Suspenzni koncentrat

uc¢inna 1latka z tabulky 1 40 %
ethylenglykol 10 %
nonylfenolpolyethylenglykolether

(15 mmol ethylenoxidu) 6 %
sodnd& sul ligninsulfonové kyseliny 10 %
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karboxymethylcelulosa 1 %

37 % vodny roztok formaldehydu 0,2 %
silikonovy olej ve formé 75% vodné

emulze 0,8 %
voda ‘ 32 %

Jemné rozemletd G¢innd ladtka se dikladné smisi s prisadami.
.Tak se ziskd suspenzni koncentrdt, =ze kterého se mohou redénim
vodou pripravovat suspenze kazdé pozZadované koncentrace.

3. Priklady ilustrujici biologickou u¢innost

Priklad 3.1

U&innost proti strupovitosti jabloni (Venturia inaequalis) na
jablonovych vyhoncich

Rezidudlné-protektivni Gc¢inek

Jablonové semendcky s Cerstvymi vyhonky o délce 10 aZ 20 cm
se post¥ikaji postfikovou suspenzi pripravenou ze smacitelného
prasku uc¢inné 1latky (koncentrace ucinné 1latky v postrikové
suspenzi ¢ini 0,006 %). Po 24 hodindch se osetfené rostliny infi-
kuji suspenzi konidii houby. Rostliny se potom inkubuji po dobu 5
dni pri 90 az 100% relativni vlhkosti vzduchu a umisti se na dal-
Sich 10 dna do skleniku, kde se udrzuji pri teploté 20 az 24 °C.
Napadeni strupovitosti jabloni se posoudi 15 dnG po infekci.

Slouc¢eniny z tabulky 1 vykazuji dobrou uc¢innost proti stru-
povitosti jabloni (Venturia inaequalis) [napadeni mensi neZ 20 %]J.
Tak snizuji napriklad slouceniny ¢. 1.1, 1.6, 1.13, 1.14, 1.59,
1.66, 1.69, 1.84, 1.87, 1.94, 1.108, 1.126, 1.145, 1.158, 1.180,
1.200 a 1.236 napadeni houbou Venturia na 0 az 10 %. NeosSetrené,
avsak infikované kontrolni rostliny vykazuji naproti tomu napade-
ni houbou Venturia 100 %.

Priklad 3.2
Uéinek proti plisni Sedé (Botrytis cinerea) na jablkach
Rezidudlné-protektivni ucinek

Umélou cestou pogkozend jablka se oset¥i tak, Ze se na mista
poskozeni nakape suspenze ucinné 1latky, kterd byla pripravena ze
smdc¢itelného prasku ucéinné latky (koncentrace uUc¢inné latky
v suspenzi: 0,002 %). Osetfené plody se potom inokuluji suspenzi
spdr houby a po dobu jednoho tydne se inkubuji pri vysoké vlhkos-
ti vzduchu a pri teploté asi 20 °C. Pri vyhodnocovani se zjistuje
pocet poskozenych mist napadenych hnilobou a z tohoto udaje se
odvodi fungicidni u¢inek testované 1latky.
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SloucCeniny z tabulky 1 vykazuji dobrou uc¢innost proti plisni
sede (Botrytis cinerea) (napadeni: men$i neZ 20 %). Tak snizuji
napriklad slouc¢eniny ¢&. 1.1, 1.6, 1.13, 1.14, 1.31, 1.33, 1.35,
1.48, 1.59, 1.66, 1.69, 1.84, 1.87, 1.94, 1.108, 1.126, 1.131,
1.145, 1.158, 1.180 a 1.236 napadeni houbou Botrytis na 0 a3
10 %. NeosSetrené, avsak infikované kontrolni rostliny, vykazuji
naproti tomu 100% napadeni houbou Botrytis.

Priklad 3.3
U¢inek proti padli travnimu (Erysiphe graminis) na jeémeni
Rezidudlné - protektivni uc¢inek

Rostliny je¢mene o vySce asi 8 cm se postrikaji post¥ikovou
suspenzl pripravenou ze smacitelného prasku ucinné latky (kon-
centrace Ucinné latky v postrikové suspenzi: 0,006 %). Po 3 aZ 4
hodindch se oSetrené rostliny poprdsi konidiemi houby. Infikované
rostliny jecmene se umisti do skleniku pri teploté asi 22 °C
a posoudi se stupen napadeni po uplynuti 10 dna.

Slouc¢eniny z tabulky 1 vykazuji dobrou uc¢innost proti padli
travnimu (Erysiphe graminis) (napadeni : mens$i neZz 20 %). Tak
snizZuji napr¥iklad slouc¢eniny ¢. 1.1, 1.6, 1.13, 1.14, 1.35, 1.48,
1.59, 1.66, 1.6, 1.84, 1.87, 1.94, 1.108, 1.131, 1.158 a 1.236
napadeni padlim Erysiphe na 0 az 10 %. NeoSet¥ené, avsak infiko-
vané kontrolni rostliny, vykazuji naproti tomu 100% napadeni pad-
lim Erysiphe.

Priklad 3.4
U&inek proti pruhovitosti jeémene (Helminthosporinum gramineum)

PsSenicna zrna se kontaminuji suspenzi spdr houby a znovu se
nechaji oschnout. ZXontaminovand zrna se mori suspenzi testované
latky, ktera byla pripravena ze smdcCitelného prasku (600 ppm
uc¢inné latky, vztazZeno na hmotnost semen). Po dvou dnech se zrna
vloZzi na vhodné agarové misky a po dalsich 4 dnech se posoudi
vyvoj kolonii houby kolem zrn. Pocet a velikost kolonii houby
slouzi jako 2zé&klad pro vyhodnocovdni uc¢inku testované latky.
Slouceniny z tabulky 1 dalekosdhle zamezuji napadeni houbou (0 az
10% napadeni).

Priklad 3.5
U¢inek proti Colletotrichum lagenarium na okurkéach

Rostliny okurek se po dvoutydennim péstovani postrikaji
postrikovou suspenzi pripravenou ze smac¢itelného prasku uc¢inné
latky (koncentrace 0,002 %). Po 2 dnech se rostliny infikuji

suspenzi spdr houby (1,5 x 10° spér na 1 ml) a inkubuji se 36 ho-
din pri teploté 23 °C a pri vysoké vlhkosti vzduchu. V inkubaci
se potom pokracuje pri normadlni vlhkosti vzduchu a pri teploté
asi 22 az 23 °C. Napadeni houbou, ke kterému pritom dojde, se
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posoudi 8 dnu po infekci. Neosetrené, avsak infikované kontrolni
rostliny, vykazuji 100% napadeni houbou.

’Slouéeniny z tabulky 1 vykazuji dobrou uc¢innost a zamezuji
rozsireni napadeni chorobou. Napadeni houbou je potladeno na
.20 % nebo méné.

Priklad 3.6

a) Kontaktni u¢inek proti Nephotettix cincticeps a Nilaparvata
lugens (nymfy)

Test se provadi na rostoucich rostlindch ryZe. Za timto uce-
lem se do kvétinace (prumér 5,5 cm) zasadi vZdy 4 rostliny ryze
(staré asi 14 aZ 20 dnd) o vysce asi 15 cm.

Rostliny se na otdcejicim se tali¥i postrikaji 100 ml pri-
pravku na bdazi vodné emulze s obsahem 400 ppm prislusné Gcinné
latky. Po oschnuti postriku se kazdéd rostlina obsadi vidy 20
nymfami pokusného hmyzu ve tretim stddiu. Aby se zamezilo uniku
cikadd, poklopi se obsazené rostliny oboustranné otevrenym sklené-
nym valcem a tento vdlec se prikryje vicékem z gézy. Nymfy se
udrzuji aZz do stéadia adultd po dobu 6 dnG na osetrené rostliné.
Vyhodnoceni procenta mortality se provddi 6 dnd po obsazeni
rostlin pokusnym hmyzem. Pokus se provadi pri teploté asi 27 °C,
pri 60% relativni vlhkosti vzduchu a p¥i dennim osvétleni po dobu
16 hodin.

b) Systemicky uc¢inek proti Nilaparvata lugens (voda)

Rostliny ryZe o stdri asi 10 dnlt (vysoké asi 10 cm) se
umisti do kadinek z plastické hmoty, které obsahuji 150 ml vodné-
ho emulzniho pripravku testované ucinné 1latky o koncentraci
100 ppm. KAdinka Jje uzavrena vickem z plastické hmoty, které je
opatreno otvorem. Koreny vrostliny ryZe se otvorem ve vicku
z plastické hmoty vsunou do vodného pripravku testované 1latky.
Potom se rostliny ryzZe obsadi 20 nymfami Nilaparvata lugens ve
stadiu N 2 aZ N 3 a prikryji se valcem z plastické hmoty. Pokus
se provadi pri teploté asi 26 °C a pri 60% relativni vlhkosti
vzduchu za denniho osvétleni 16 hodin. Po 5 dnech se vyhodnoti
pocet usmrcenych exempldft pokusného hmyzu ve srovnani s neoset-
fenou kontrolou. Tim se zjisti, zda G¢innd latka prijimand koreny
rostliny, usmrcuje pokusny hmyz na hornich ¢astech rostliny.

Slouc¢eniny z tabulky 1 vykazuji jak pri testu a), tak i pri
testu b), zna¢nou mortalitu na sSkudce ryZe. Mortalita v

[)

procentech ¢ini pfi uvedenych testech 80 % nebo vice.
Pomoci sloucenin ¢. 1.1, 1.6, 1.14, 1.59, 1.66, 1.87, 1.94,

1.108 a 1.236 bylo dosaZeno témér 100% mortality (mortalita 98 az
100 %).
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PATENTOVE NAROKY

Fungicidni a insekticidni prostfedek, vy znacujici
s e t i m, Ze Jjako u¢innou slozku obsahuje alespon jednu
sloudeninu obecného vzorce I

Rs
Ry N—
N (1),
N/
N
Ry R

ve kterém

R, a Ry, znamenaji nezdvisle na sobé atom vodiku nebo atom
halogenu,

R4 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo cyklo-
propylovou skupinu,

Ry znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinou nebo/a atomem halogenu az
trikrat stejné nebo rozdilné substituovanou cyklo-
alkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku,

spole¢né s nosnou latkou.

Prostrfedek podle naroku 1, vyznacuijici s e
t i m, 2Ze jako u¢innou sloZku obsahuje alespon jednu slouce-
ninu obecného vzorce I, ve kterém R; a Ry maji vyznam uvedeny

v bodé 1 a Ry a Ry znamenaji atomy vodiku.

. Prostredek podle naroku 1, vyznacujici s e

t i m, 2e jako G¢innou slozku obsahuje alespon jednu slouce-
ninu obecného vzorce I, ve kterém Ry a R, znamenajl nezévisle

na sobé atom vodiku nebo atom halogenu, R; znamena alkylovou

skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo alkylovou skupinu s 1 az
4 atomy uhliku, ktera Jje substituovana atomem halogenu, R,

znamend cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo
methylovou skupinou nebo atomem halogenu substituovanou cyklo-
alkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku.
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Prostredek podle naroku 1, vyznac¢cuijici s e
t i m, Ze jako u¢innou sloZku obsahuje alespon jednu slouce-
ninu obecného vzorce I, ve kterém R, a R, znamenaji nezavisle

na sobé atom vodiku, atom fluoru, atom chloru nebo atom bromu,
R, znamena methylovou skupinu, ethylovou skupinu,

n-propylovou skupinu nebo sek.butylovou skupinu nebo znamena
methylovou skupinu, kterd Je substituovdna atomem fluoru,
atomem chloru nebo atomem bromu a Ry znamenda cykloalkylovou

skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo cykloalkylovou skupinu se
3 az 6 atomy uhliku, Xkterd je substituovéna methylovou skupi-
nou, atomem fluoru, atomem chloru nebo atomem bromu.

Prostredek podle naroku 1, vyznacuijici s e
-t i m, 2Ze jako uU¢innou sloZku obsahuje alespon jednu sloude-
ninu obecného vzorce I, ve Kkterém R, a R, znamenaji nezdvisle

na sobé atom vodiku nebo atom fluoru, R5 znamena alkylovou
skupinu s 1 aZz 2 atomy uhliku, ddle methylovou skupinu, kterd

je substituovana atomem fluoru, atomem chloru, atomem bromu
nebo hydroxyskupinou, nebo znamend cyklopropylovou skupinu
a R, znamena cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku

nebo cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku, kterd je
substituovana methylovou skupinou nebo/a atomem fluoru, atomem
chloru nebo atomem bromu.

Prostredek podle naroku 1, vyznacuijici s e
t i m, 2Ze jako uUc¢innou sloZku obsahuje 2-fenylamino-4-methyl-
-6-cyklopropylpyrimidin. - :

Prostredek podle naroku 1, vyznacuijici s e
t i m, Ze jako G¢innou slozku obsahuje-alespon jednu slouce-
ninu zvolenou ze souboru, ktery je tvoren

2-fenylamino-4-ethyl-6-cyklopropylpyrimidinen,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinem
a 2-(p-fluorfenylamino)-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinem.

Prostr¥edek podle naroku 1, vyznacuijici s e
t i m, 2Ze jako G¢innou slozZku obsahuje alespon jednu slouce-
ninu zvolenou ze souboru, ktery je tvofen

2-fenylamino-4,6-bis(cyklopropyl)pyrimidinem,
2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-cyklopropylpyrimidinen,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-cyklopropylpyrimidinen,
2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimi-
dinem,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-fluorcyklopropyl)pyrimidinem,
2-fenylamino-4-methyl-6~(2-chlorcyklopropyl)pyrimidinem,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-difluorcyklopropyl)pyrimidinem,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-fluorcyklopropyl)pyrimidinen,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-chlorcyklopropyl)pyrimidinem,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinemn,
2-fenylamino-4-ethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinem a
2-(m-fluorfenylamino)-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinem.
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9. Zpusob vyroby u¢inné slozky prostredku podle naroku 1, obecné-
ho vzorce I

Rs
i o) ()
- N
R Re.

ve kterém

Ry a Ry znamenaji nezdvisle na sobé atom vodiku nebo atom
halogenu,

R4 znamena alkylovou skupinu s 1 azZ 4 atomy uhliku nebo
atomem halogenu nebo hydroxyskupinou substituovanou
alkylovou skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo cyklo-
propylovou skupinu,

Ry znamena cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo methylovou skupinu nebo/a atomem halogenu az
trikrat stejné nebo rozdilné substituovanou cyklo-
alkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku,

vyznacuijici s e tim, Ze se nechd reagovat sul
fenylguanidinu obecného vzorce Ila

®
NH
; A

NH—C A (na),

N NH,

ve kterém
R, a R, maji shora uvedeny vyznam a
A e znamend aniont kyseliny,

$v - - . .
nebo této soli odpovidajici fenylguanidin obecného vzorce IIb
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NH—C | (b)),

ve kterém
R, a R, maji shora uvedeny vyznam,

s diketonem obecného vzorce III

1 1

ve kterém
Ry a R, maji shora uvedeny vyznanm,

popripadé za pritomnosti rozpoustédla pri teplotach od 60 °C
do 160 °C,

nebo se cyklizuje sul guanidinu obecného vzorce VIII

H.N —C A (vin),

ve kterém
a © znamend aniont kyseliny,

s diketonem obecného vzorce III

" "

Ry = C = CHy = C - Ry (111),
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ve kterém
R3; a Ry maji vyznam uvedeny shora,
a) bez rozpoustedla pri teplotach od 100 do 160 °C, nebo

b) v inertnim rozpoustédle pri teplotdch od 30 do 140 °C za
vzniku derivatu pyrimidinu obecného vzorce IX

HzN_</ \ (),

ve kterém
R; a R, maji shora uvedeny vyznam,

a ziskana slouc¢enina obecného vzorce IX se nechd reagovat se
slouc¢eninou obecného vzorce X

Ry

ve kterém
R, a R, maji shora uvedeny vyznam a

Y znamena atom halogenu,

v pritomnosti akceptoru protond v aprotickych rozpoustédlech
pf¥i teplotédch od 30 °C do 140 °C =za od$tépeni slouceniny HY,
ve které Y md shora uvedeny vyznam.

Zpusob podle ndroku 9, vyznacdc¢ujici s e t im,
e se jako vychozi latky pouziji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo VIII, III.  a X za vzniku
sloucenin obecného vzorce I, ve kterém Ry a Ry maji vyznam

uvedeny v bodé 9 a Ry a R, znamenajl atomy vodiku.
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Zpusob podle naroku 9, vyznac¢cuijici s e t im,
Ze se jako vychozi latky pouziji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku sloucenin obecného vzorce I, ve kterém Ry a Ry

znamenajili nezavisle na sobé atom vodiku, atom halogenu, R,

znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo alkylovou
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, kterd Jje substituovdna atomem
halogenu, R, znamena cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 atomy

uhliku nebo methylovou skupinu nebo atomem halogenu substi-
tuovanou cykloalkylovou skupinu se 3 azZz 6 atomy uhliku.

Zpusob podle naroku 9, vy znac¢uijici s e t im,
Zze se jako vychozi 1latky pouZiji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku sloucenin obecného vzorce I, ve kterém R, a Ry

znamenajli nezavisle na sobé atom vodiku, atom fluoru, atom
chloru nebo atom bromu, R, znamena methylovou skupinu, ethylo-

vou skupinu, n-propylovou skupinu nebo sek.butylovou skupinu
nebo znamend methylovou skupinu, kterd je substituovana atomem
fluoru, atomem chloru nebo atomem bromu a R, znamend cyklo-

alkylovou skupinu se 3 az 6 atomy uhliku nebo cykloalkylovou
skupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku, kterd je substituovéna methy-
lovou skupinou, atomem fluoru, atomem chloru nebo atomenm
bromu.

.Zpisob podle naroku 9, vyznacuijici S e t i m,

?e se jako vychozi 1latky pouziji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku slouéenin obecného vzorce I, ve kterém R, a Ry

znamenaji nezdvisle na sobé& atom vodiku nebo atom fluoru, Ry

znamenad alkylovou skupinu s 1 aZ 2 atomy uhliku, dale methylo-
vou skupinu, kterd je substituovdna atomem fluoru, atomen
chloru, atomem bronu nebo hydroxyskupinou, nebo znamena
cyklopropylovou skupinu a Ry znamend cykloalkylovou skupinu se

3 az 4 atomy uhliku nebo cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 4
atomy wuhliku, kterd Jje substituovana methylovou skupinou
nebo/a atomem fluoru, atomem chloru nebo atomem bromu.

Zpusob podle ndroku 9, vyznacdcuijici s e t i m,
Ze se jako vychozi latky pouziji odpovidajici slouc¢eniny obec-
ného vzorce IIa nebo ITb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku 2-fenylamino-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinu.

.Zpisob podle naroku 9, vy znac¢uijici s e t i m,

Ze se jako vychozi 1latky pouziji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku 2-fenylamino-4-ethyl-6-cyklopropylpyrimidinu,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinu

~a 2-(p-fludrfenylamino)-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinu.
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16.ZpGsob podle naroku 9, vy znadcuijici s e t im,

Ze se jako vychozi latky pouZiji odpovidajici slouceniny obec-
ného vzorce IIa nebo IIb a III nebo obecného vzorce VIII, III
a X za vzniku 2-fenylamino-4,6-bis(cyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-cyklopropylpyrimidinu,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-cyklopropylpyrimidinu,
2-fenylamino-4-hydroxymethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-fluorcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-chlorcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-methyl-6-(2-difluorcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-fluorcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-chlorcyklopropyl)pyrimidinu,
2~-fenylamino-4-fluormethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinu,
2-fenylamino-4-ethyl-6-(2-methylcyklopropyl)pyrimidinu a
2-(m-fluorfenylamino)-4-methyl-6-cyklopropylpyrimidinu.

Konec dokumentu
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