Zastrzezenia patentowe

1. Kwas 5-(4’-metoksycynamylideno)rodanino-3-octowy (wzor [, R = OH) oraz jego
pochodne bedace jego solami lub posiadajace zablokowana grupe karboksylowa, ktdre w
wyniku reakcji chemicznej prowadza do powstania kwasu 5-(4’-metoksycynamylideno)roda-

nino-3-octowego.
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2. Zwigzek wedlug zastrzezenia 1,

gdzie R jest:
-OH,
-0X, gdzie fragment -OX ma budowe jonowg -OX" a X™ jest kationem: K*, Na’,
*NA4, Ca®*, Mg”>", AI’** lub kationem utworzonym z zasady organicznej, w
szczegblnosei takiej jak morfolina, imidazol, izopropyloamina, guanidyna,
cykloheksyloamina,
gdzie kazda z czterech grup A niezaleznie moze by¢: H, grupg alkilows
zawierajaca od 1 do 20 atomow wegla, uktadem alkil-aryl
zawierajacym od 6 do 20 atoméw wegla, ukladem alkil-heteroaryl
zawierajagcym od 4 do 20 atoméw wegla, grupg arylowg opcjonalnie
podstawiona, w szczegélnosci "NA4 moze by¢ "NHs, "NH3CHa,
*NH2(CH3s)2, "NH(CH3)3, "NH3C2Hs, *NHa2(C2Hs)2, "NH(C2H5)3,
*NH3C2H4OH, "NH2(C2HsOH),, *N(CH3)3C2H4OH (cholina),
"NH(C2H4OH)3;

gdzie w przypadku kationow dwudodatnich jedna lub dwie czgsteczki reszt

kwasowych przypadaja na jeden kation metalu;

gdzie w przypadku kationdéw tréjdodatnich jedna, dwie lub trzy czasteczki

reszt kwasowych przypadajg na jeden kation metalu;

-OR’, gdzie R’ jest to grupa alkilowa majgca od 1 to 20 atomow wegla, preferencyjnie

od 1 do 6 atoméw wegla, a w szczegodlnosci od 2 do 4 atoméw wegla, a



szezegdlnie preferowanymi grupami alkilowymi sa: metyl, etyl, n-propyl,
izopropyl, n-butyl, t-butyl, izobutyl, heksyl, n-heksyl, izoheksyl, oktyl, oleyl,
stearyl, -C2H4OH;

-O-(alkilen)-aryl, gdzie fragment "alkilen" zawiera od 1 do 3 atoméw wegla,
preferencyjnie: -CH;-, -CH2CHz-, -CH2CH>CH3-, -CHCH(CH3)-; oraz
preferowana grupa arylowa jest grupg fenylowa, opcjonalnie zawierajaca
podstawniki wybrane z grupy zawierajacej: -OH, -OCH3, -OC2Hs, -CHs,
-C2Hs, -Cl, -Br, -NHz, -NHCH3, -NHC:Hs, -N(CH3)z, -N(C2Hs)z, -COOH,
-COOCH;, -COOC,Hs;

-NR*2, gdzie kazde R’’ niezaleznie jest: atomem wodoru lub grupg alkilowa majaca
od 1 do 20 atomow wegla, preferencyjnie od 1 do 8 atoméw wegla, a w
szczegolnosci od 2 do 4 atomow wegla; grupa alkilowa moze opcjonalnie
zawiera¢ podstawniki; preferowanymi grupami alkilowymi R’ s3: metyl, etyl,
n-propyl, izopropyl, n-butyl, t-butyl, izobutyl; a w szczegdlnosci ugrupowania
-NR’’2 maja nast¢pujaca budowe: -NHz, -NHCH;, -NHC2Hs, -N(CH3)z,
-N(C2Hs)2, NHCH(CH3)2, N(CH(CH3)2)2, NHC2H4OH, -N(C:H4OH)z;

-S-R*”’, gdzie R™"" jest grupg alkilowa majgca od 1 do 20 atomdéw wegla,
preferencyjnie od 1 do 6 atoméw wegla, a w szezegdinosei od 2 do 4
atomow wegla; na przyklad: metyl, etyl, n-propyl, izopropyl, n-butyl, t-
butyl, izobutyl, heksyl; lub

- grupg alkoksylowa powstalg po odlgczeniu atomu wodoru od grupy
hydroksylowe) alkoholu wielowodorotlenowego wybranego z
grupy zawierajacej: glikol etylenowy, gliceryne, poligliceryne, glikol
polietylenowy (PEG) lub glikol polipropylenowy.

3. Zwiazek wedlug zastrzezenia 2, gdzie R jest -OH, -OCH3, -OCH,CH3, -O-t-butyl,
-S-t-butyl, -OK, -ONa, -ONHj4, -NH> lub -N(C2H4OH)..

4. Zwigzek wedlug zastrzezenia 3, gdzie R jest -OH, czyli kwas 5-(4’-metoksy-

cynamylideno)-rodanino-3-octowy.

5. Metoda otrzymywania zwigzku o ogolnym wzorze I wedlug zastrzezen 1 do 4

polegajaca na reakcji aldehydu 4’ -metoksycynamonowego ze zwiazkiem o ogélnym wzorze:
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Wzor 11
gdzie R jest:

-OH,

-OR’, gdzie R’ jest to grupa alkilowa majaca od 1 to 20 atoméw wegla, preferencyjnie
od 1 do 6 atoméw wegla, a w szczeg6lnosei od 2 do 4 atomow wegla; a
szczegollnie preferowanymi grupami alkilowymi sa: metyl, etyl, n-propyl,
izopropyl, n-butyl, t-butyl, izobutyl, heksyl, n-heksyl, izoheksyl, oktyl, oleyl,
stearyl, -C;H4OH;

-O-(alkilen)-aryl, gdzie fragment "alkilen" zawiera od 1 do 3 atoméw wegla,
preferencyjnie: -CHz-, -CH2CHz-, -CH,CH;CH>-, -CH,CH(CH3)-; oraz
preferowana grupa arylowa jest grupg fenylowa, opcjonalnie zawierajaca
podstawniki wybrane z grupy zawierajacej: -OH, -OCH3, -OC2Hjs, -CHs,
-C:Hs, -Cl, -Br, -NHz, -NHCH3, -NHC>Hs, -N(CH3)z, -N(CzHs)z, -COOH,
-COOCH;3, -COOC,Hs;

-NR’’2, gdzie kazde R’” niezaleznie jest: atomem wodoru, grupa alkilowg majaca od 1
do 20 atomow wegla, preferencyjnie od 1 do 8 atomoéw wegla, a w
szczegolnosci od 2 do 4 atoméw wegla; grupa alkilowa moze opcjonalnie
zawiera¢ podstawniki; preferowanymi grupami alkilowymi R’’ s3: metyl, etyl,
n-propyl, izopropyl, n-butyl, t-butyl, izobutyl; a w szczegolnosci ugrupowania
-NR’’; maja nastepujacg budowe: : -NHa, -NHCH3, -NHC,Hs, -N(CH3)a,
-N(C2Hs)2, NHCH(CH3)2, N(CH(CH3)2)2, -NHC:H4OH, -N(C>H4OH)3;

-S-R™’, gdzie R*"’ jest grupg alkilowa, majaca od 1 do 20 atomdéw wegla,
preferencyjnic od 1 do 6 atomow wegla, a w szezegdlnosei od 2 do 4 atoméw
wegla; na przyklad: metyl, etyl, n-propyl, izopropyl, n-butyl, t-butyl, izobutyl,
heksyl; lub

- grupa alkoksylowa powstala po odlaczeniu atomu wodoru od grupy hydroksylowej
alkoholu wiclowodorotlenowego wybranego z grupy zawierajacej: glikol
etylenowy, gliceryne, poligliceryng, glikol polietylenowy (PEG) lub glikol
polipropylenowy;
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w obecnosci zasady, w szczegdlnosci zasady organicznej, najbardzie] preferowana zasada
organiczng jest trietyloamina;
w alkoholu alifatycznym posiadajagcym od 1 do 6 atomow wegla, szczegdlnie w alkoholu

posiadajgcym 3 do 4 atomoéw wegla, najbardziej preferowanym alkoholem jest izopropanol.

6. Metoda wedlug zastrzezenia 5, gdzie reakcj¢ prowadzi si¢ w stosunku molowym
substratow zwiazku o wzorze II do aldehydem 4’-metoksycynamonowym od 1:1 do 1:1,5, w

szczegolnosei 1:1,05 do 1:1,2, szczegdlnie preferowany stosunek substratow to 1:1,1.

7. Metoda wedlug zastrzezen 5 i 6, gdzie zwigzkiem wedtug ogdlnego wzoru Il jest
zwigzek, gdzie R jest -OH, -OCHaj, -OCH2CH3, -O-t-butyl, -S-t-butyl, -NH2, -N(C2H4OH); a

w szczegolnosei gdzie R jest -OH, czyli kwas rodanino-3-octowy.

8. Metoda wedlug zastrzezen od 5 do 7, ktora zawiera krok oczyszczania zwiazkéw
wedlug zastrzezen 1 do 4 polegajaca na krystalizacji produktu reakcji kondensacji wedlug
zastrzezen 5 do 7 z rozpuszczalnika begdacego alkoholem alifatycznym lub kwasem
karboksylowym lub ich mieszaniny, w szczego6lnosci z alkoholu lub kwasu posiadajacym od 1
do 6 atomow wegla, szczegdlnie w alkoholu posiadajacym od 2 do 4 atoméw wegla lub
kwasu posiadajagcym od 2 do 3 atomoéw wegla, najbardziej preferowanym alkoholem jest
alkohol izopropylowy, a kwasem karboksylowym jest kwas octowy, najbardziej preferowana

mieszaning jest mieszana alkoholu izopropylowego i kwasu octowego.

9. Kompozycja farmaceutyczna lub kompozycja do ochrony roélin, zawierajgca
substancj¢ czynng w polaczeniu z co najmniej jednym nosnikiem lub rozpuszczalnikiem
farmaceutycznym, ktora charakteryzuje si¢ tym, Zze zawiera jako substancje aktywna co

najmniej jeden zwiazek o ogolnym wzorze [ wedtug zastrzezen od 1 do 4.

10. Kompozycja farmaceutyczna lub kompozycja do ochrony roslin, wedlug
zastrzezenia 9, zawierajgca (kwas 5-(4’-metoksycynamylideno)-rodanino-3-octowy) lub jego
pochodna o ogélnym wzorze I, ktéora w wyniku reakeji hydrolizy, enzymatycznej lub
katalitycznej, powoduje powstanie kwasu  5-(4’-metoksycynamylideno)-rodanino-3-

octowego.
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11. Kompozycja farmaceutyeczna wedtug zastrzezenia 10 zawierajaca kwas 5-(4'-

metoksycynamylideno)-rodanino-3-octowy.

12. Zastosowanie zwiazkow o ogolnym wzorze | wedlug zastrzezen od 1 do 4 w
leczeniu przeciwpasozyiniczym i ochronie przeciw pasozylom, a- w szczegolnosci do

zwalczania robakow pasozytniczych, zwlaszeza nicieni zaréwno u ludzi, zwierzat, jak i roélin.

13. Zastosowanie zwiazkéw wedlug zastrzezenia 12 do zwalczania nicieni i ochrony

przeciw nicieniom zarowno u ludzi, zwierzat, jak i roslin.

14. Zastosowanie zwiazkéw wedlug zastrzezen 12 1 13, gdzie zwigzek: kwas 5-(4°-
metoksycynamylideno)-rodanino-3-octowy) lub jego pochodna o wzorze ogolnym 1, ktéra w
wyniku reacji hydrolizy, enzymatyczne) lub kataliiyc’znej, powoduje powstanie kwasu 5-(4'-
‘metoksycynamylideno)-rodanino-3-octowego) jest zastosowana jako substancja aktywna do

zwalczania pasozytow, zwlaszcza nicieni, zaréwno u ludzi, zwierzat, jak i roslin.

15. Zastosowanie zwiazkow wedlug zastrzezen od 12 do 14, gdzie kwas 5-(4'-
metoksycynamylideno)-rodanino-3-octowy jest stosowany w leczeniu przeciwpasozytniczym

do zwalczama nicient 1 ochrony przeciw nicieniom.




