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udinné sloiky

(57) Fungicidni groetgedek obsahujs jako
uZinnou sloZku alespon jednu 31;2 eninu R3 :

vzorce I, ve ktogém X znauogé CR4 nebo N; N :
R1 znameaé ~502R®, -P(#0)(RP)(R7) nebs \\__.f
~CORB; RZ znamend CN, -C(w»S)-NH-R9, /
-CHeN-OR1O nebo skupinu vzorce (a); R3 Ny
znamend C1-C4-alkyl, ktery je popfipad® |
substituovén halogenem, fenylem nebo R
C1-C4-alkoxylem, ddle znamend Cp-Cg~alke-

nyl, ktery je popiipadd substituovéan feny- 0
lem; dédle znamend vodik, CN, fonylkarbonxl,

fenylthio, fenyl, thienyl, ktorz Jeo popti- /
padé substituovén halegenssm; déle znamend *—4<

N,N-%%:gﬁifﬁ?nl%ylan1noeu1fonvl nebo. Ne S
~Cy= 3-a yi=Nefenylaminosulfonyl; R4 zname= 0
né vodik, Cl-c4-a1ky15 fenyl, CN nebo Cy=

=C4~alkoxykarbonyl; R® znamend N,N=di=Cj=

-C4-aékyla inoskupinu nebe morfolinoskupie : R N
nu, R a R’ znamenaji N,N=di=Cy~C,=alkyl=

aminoskupinu, RS 01-04-ilkoxy, g9 . 1

nebo Cj=C4~alkanoyl a RV = Cj=Cgealkyl N

nebo Cg=C4~alkenyl; priem fenyl samotny
nebo jako soudst jiného zbytku znamensd fe= \
nyl, ktery je popfipad¥ substituovén.l a2 Rt
3 stejnymi nebo rozdilnymi substituenty

zvelenymi ze souboru, ktery je tvoFen ha-

logenem, CN, C3~C4-alkylem, C1=Cs=alkoxy-

skupinou, nitroskupinou a CF3, Dzla 86 po=

pisuje zpdsgb vyroby slouenin vzorce I,

ve kterém R2 znamend CN, kyanidaci sloude=

nin vzorce II,

(1

(a)

(11)
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P¥edloZeny vynilez se tyké fungicidniho prostifedku; ktery obsahuje jako G&innou
sloZku sloufeninu déle uvedenéhs obecnéhe czorce I, Ddle se vyndlez tyké zplsobu vyro-
by slouZenin obecnéhs vzorce I.

Bylo zji¥t3ns; Ze sloufeniny obecnéhe vzorce I

R3
N
‘ \>_R2 (1),
Xy
Rl
ve kterém
X Znamend skupinu cT4 nebo atgn dusiku,
R
R1 znamend skupinu -sost, -l:-R7 nebo -CORS;
0
R?  znamend skupinu -CN; ~G-NH-R?; -~CHuN-0R1C
S
O\_‘ .
nebo />
s
RS znamond alkylovou skupinu s 1 aZ 4 ;touy uhliku, které je popFipads substituovéna

atomem halogenu, fenylovou skupinou nebo alkoxyskupinou s 1 a% 4 atomy uhliku; alke-

nylovou skupinu se 2 az 4 atomy uhliku; které je pop#ipads substituovéna fenylovou
skupinou; atom vodiku; kyanoskupinu; fenylkarbenylovou skupinu; fenylthioskupinu;

fenylovou skupinu; thienylovou skupinu, které jo popripads substituovéna 1 aZ 2 atg-
my halogeny; N,N-dialkylaminosulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylavych

&dstech nebo N-alkyl=N~-fanylaninesulfenylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alky-
lové Zésti, pFridems fenylové skupina samotné nebg Jako sou¥dst jindho zbytku je
pFedstavovéna fenylovou skupinou, kters je pop¥ipads substituovéna 1 e 3 stejnymi
nebs rozdilnymi substituenty zvolenymi ze souboru, ktery je tvoFen atomem halsgenu,
kyanoskupinou, alkylevou skupinou s 1 a2 4 atomy uhliku, alkoxysekupinou s 1 a% 4
atomy uhliku, nitroskupinou a trifluormethylovou skupinou;

folinoskupinu;

R® a R7 mohou byt stejnd nebs navzéjem rozdilné a Znamenaji N,N-dialkylaninoskupinu s 1
aZ 4 atomy uhliku v alkylovych &sstech,

R znamend alkoxyskupinu s 1 a3 4 atoay uhliku,

R zZnamend atom vodiku nebo alkanoylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a

ny uhliku, a

N o

R Znaxend atom vodfku, alkylovou skupinu 8 1 aZ 4 atomy uhliku, fenylovou skupinu, ky-
anoskupinu nebo alkoxykarbonylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku v alkoxylové Césti,

Znamensd NiN-dialkylaminoakupinu 8 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovych S&stech nebo mor-

Znamend alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebe alkenyloyou skupinu se 2 aZ 4 ato-

g ¥
3 G
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ve ktorém jeo kterdkoliv fenylovd skupina piedstavovéna fenylovou skupinou, kteréd je po+
pripad® substituovéna 1 aZ 3 stejnymi nebo rozdilnyai substituenty zvelenymi ze souboru,
ktery je tvao¥en atomem halogenu, kyenoskupinou, alkylevou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku, nitroskupinou a trifluormethyloveou skupinou,

naji fungicidni GEinnost zejména vi&i houbovym chorsbém rostlin.

Alkylové skupiny a alkoxyskupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku jsou pFedstavovény zejména
methylovou skupinou nebo methoxyskupinou. Alkenylové skupiny sbsshuji sbvykle 3 aZ 4 ato-
oy uhliku, Jako substituenty alkylové skupiny pFichézeji v dvahu atomy halogenu, fenylo-
vé skupina nebo alkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku. Jako substituenty alkenylové skupi-
ny lze uvést napiiklad fenylovou skupinu.

Fenylovou skupinou samotnou nebo jako souldsti jiného zbytku se rozumi fenylovéd sku-
pina, kterd je pop*ipadd substituovdna 1 aZ 3 stejnymi nebo rozdilnymi substituenty zvo~
lenymi ze souboru, ktery je tvofen atomem halegenu, kyanoskupinou, alkylovou skupinou s
1 a2 4 atomy uhliku, alkoxyskupinsu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nitroskupinou a triflucrmethy-
lovou skupinou.

Substituent Rl znamenéd vyhodnd substituovanou sulfamoylovou skupinu, zvlasdtd dimethyl-
sulfamoylovou skupinu. Substituent Ra znamend vyhodnd kyanoskupinu nebo thiokarbamoylovou
skupinu. JestliZe substituent X znamené skupinu cR4, pak R™ znamend vyhodn¥ atom vodiku,
m0Ze viak rovndi znamenat kyanoskupinu, methylovou skupinu nebo ethoxykarbonylovou sku-
pinu. Substituent r3 znamené vyhodnd fenylovou skupinu nebs benzoylovou skupinu, které
Joou popi‘ipadd substituovény aZ tiemi substituenty zvolenymi ze skupiny, které je tvoie-
na atomem halogenu, alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku (2v1a$td methylovou skupi-
nou), trifluormethylovou skupinou, nitroskupinou a alkoxyskupinou s 1 a% 4 atomy uhliku
(zv148ts methoxyskupinou).,

Sloueniny podle vynilezu maji fungicidni G&innost, zvlé#td proti houbovym chorobéam
rostlin, jsko napiiklad proti houbdm typu padli, zvlast® proti peronospi¥e révy vinné
(Plasmopara viticola) a plisni bramborové (Phytophthora infestans). Uvedend sloueniny
Jsou rovndZ G¥inné proti rbéznym druhlm padli na obilovinéch, jako je napriklad padli trav-
ni (Erysiphe graminis), jakoZ i v8&i houbovym chorobsm ryZe, Jako jo napiiklad Pyricula-
ria oryzse, a strupovitosti jabloni (Venturia insequalis). Slouleniny podle vyndlezu mo-
hou byt rovndZ u&inné vOEi dalsim druhdm hub, jako je Botrytis epp.+, Puccinia spp., Rhiz-
cctonia spp., Fusarium spp. a Pythium 8pp.

Predmdtem piedleZeného vyndlezu je tudiZ fungicidni prostiedek, JehoZ podstata spo-
&ivé v tom, 2e jako G¥innou slozku obsahuje alespoR jednu slouleninu shora uvedenéhs a

definovaného oshecného vzorce I ve smdsi s Fedidlem nebs noenou latkou, které jsou pouzi-
tolné v zemddélstvi. i

Y

PedloZeny vyndlez se rovnd% tyké zpdsobu potiréni hub v mists zamo*eni nebo v mis-
t& néchylném k zamoFeni, ktery spodivd v aplikaci sloudeniny vzorce I na zamoFend misto.

Fungicidni prostfedek podle vyndlezu mdfe oviem ghsahovat i vice ne2 Joednu slougeni-
nu obecného vzorce I. -

Kromd toho mOZe prostiedek podle‘;ynélezu obsahovat jednu nebo vice daldich G&Zinnych
litek, jako jsou napitiklad sloufeniny znémé Jaks regulétory rdstu rostlin, herbicidnd
U&inné slouBeniny, fungicidn& G&inné latky, jakoZ i létky s insekticidnimi nebo akaricid-

nimi vliastnostmi. Alternativnd lze sloudeniny podle vynédlezu pouiivat spolu s daldi u&ine
nou létkou.

Redidlo nebec nosnd létka v prostfedku podle vynélezu mdZfe byt ve ekupenstvi pevném
nebo kapalném, popitipad® spoleZné s povrchovd aktivnim prostiedkem, jako nap*iklad s dis-
pergétorem, amulgdtorem nebs smiedlem. Vhodné povrchové aktivni prostifedky zahrnuji
anionické sloudeniny, jake karboxyldty, nap#iklad seli mastnych karboxylovych kyselin s
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dlouhym Fet&zcem s kovy; N-acylsarkosindty; mong- nebo di-estery fosfore&né kyseliny s
ethoxylovanym mastnym alksholem nebo sgli takovych esterd; sulfatované mastné alkoholy,
jake natriumdodecylsulfét, natriumoktadecylsulfdt nebo natriumcetylsulfét; ethoxylova-

né sulfatované mastné alkoholy; ethoxylované alkylfenolsulféty; ligninsulfonéty; sulfo-
nované ropné produkty; alkylarylsulfonéty, jake alkylbenzensulfonédty nebo niZs{ alkylnaf-
talensulfondty, jeko napfiklad butylnaftalensulfondt; soli sulfonovanych kondenzainich
produktd naftalenu a formaldehydu; soli sulfonovanych kondenza&nich produkté fenolu a
formaldehydu nebo daldi sulfonované sloufeniny, jako sulfonované amidy, nap¥iklad sul-
fonovany kondenzadni produkt olsjové kyseliny a Nemethyltaurinu nebs dialkylsulfosukciné-
ty, napiiklad natriumsulfonét dioktylsukcinAtu.

Neionogenni povrchovd aktivni prostiedky zahrnuji kondenzaini produkty esterd mast-
nych kyselin, mastnych alkcholG, amid8 mastnych kyselin nebo fenold substitusvanych vys-
§imi alkylovymi nebo aslkenylovymi zbytky s ethylenoxidem, estery mastnych kyselin odvo-
zené od vicemacnych alksholé, jako jsou napifiklad estery sorbitanu s mastnymi kyselinanmi,
kondenza&ni produkty takovych esteri s ethylenoxidem, napi*iklad polyoxyethylenestery mast-
nych kyselin a sorbitu, blokové kopolymery ethylenoxidu e propylenoxidu, acetylenické
glykoly, jaks 2,4,7,9-tetramethyl-5-decin-4,7-diocl, nebo ethoxylované acetylenické gly-
koly.

Jako priklady kationickych povrchovd sktivnich prostfedkd lze uvést napi#iklad ali-
fatické mono-, di~ nebo polyadminy, acetéty, naftenéty nebo oledty; aminy cbsahujici
kyelik, jako oxidy amind nebo palyoxyethylenalkylaminy; aminy vézané amidickou vazbou,
pFipravované kondenzaci karboxylové kyseliny s di- nebo polyaminy; nebo kvarterni amo-
nievé soli.

Prostiedky podle vyndlezu se mohou pouZivat v kterékoli form znémé pro piipravu
agrochemickych prestifedkd,; napriklad ve form& roztoku, disperze, vodné emulze, poprase,
moidla ceiva, vykuFovaciho prost¥edku, dymu, dispergovatelného présku enulgovatelného
koncentrétu nebe ve formd granulétu. Kromé toho se prostfedek podle vynélezu mbZe pouZi-
vat ve form& vhodné pro pFimou splikaci nebo ve form$ koncentratu zékladnihs prostiedku,
ktery se p¥ed aplikaci Fedi na poZadovanou koncentraci vhodnym mnoZstvim vedy nebo Jiné-
he tedidla.

Emulgovany koncentrét obsahuje slouZeninu psdle vynélezu rozpudtdnou v rozpouitddle,
které neni misitelné s vodou, a kterd tvo*i emulzi s vodou v pritomnosti emulgédtoru.

Paoprad obsahuje sloufeninu podle vyndlezu dtkladn® smisencu a rozemletou s pevnym
prédkovitym Fedidlem, napiiklad s kaoclinem.

Granulét obsahuje sloueninu podle vynalezu spolu s podobnymi Fedidly, které se mo-
hou pouZivat k pFipravd poprasi; aviak smds se znémymi zplsoby granuluje. Granulét popii-
pad¥ obsahuje USinnou sloZku absorbovanou nebo adsorbovanou ns pedbding granulovanéd nos~-
né létce, jake je napFiklad fuléreké hlinka; attapulgit nebo vépencovd drt.

Smé&itelné pradky, granulét nebs zrnité prostiedky sbsahuji obwykle U&innou sloZku

ve smdsi s vhodnym povrchovd aktivniw prostiedkem a inertni prédkové Fedidlo, jaks kao-
lin,

Daldim vhsdnym koncentrétem je suspenzni koncentrat, ktery se piipravuje rozmélhové-
nim (roztirénim) slouSeniny psdle vyndlezu s vodou nebe Jinou vhodnou kapalinou, smdde-
cin prostiedkem a suspenznim prostiedkem.

Koncentrace G¥inné sloXky v prostfedku podle vynélezu, tak jak se aplikuje na rostli-
ny, se pohybuje vyhodnd v rozmezi od 0,01 do 3,0 ¥ hmotnostnihe, zv143t¥ od 0,01 do 1,0 %
hmotnostnihs. V koncentratu se mdZe obssh G¥inné sloZky pohybevat v Sirokém rozmezi a md-
Ze Einit nepiiklad 5 a2 95 § hmotnostnich, vztaZens na hmotnost prostifedku.

Zpbsobem podle vyndlezu se fungicidni prostiedek aplikuje na osive, na rostliny nebo
na misto, kde rostliny rostou. Prostifedek lze aplikovat primc do pddy piFed setim, pi se-

¥,
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ti nebo po zaseti. Usinnéd latks pFitomnd v podd tak mdZe potirat houbu, kterd by mchla .
napadnout osivo, Jestlife se plda pFimo odetfuje U¥innou létkou; pak se miZe U&innd lét-
ks aplikovat libovolnym zp@scbem; ktery umoini jeji ddkladné promiseni e pddou, Jako
post¥ikem, pohazovénim pevnou formou nebs granuldtem, nebs aplikaci G8innd sloZky ve
stejné dobd, kdy se providi seti, a to aplikaci do stejndho Fédku jako osivo. Vhodné
aplikované mnoZstvi se pohybuje v rozsahu od 0,06 do 20 kg na 1 ha, zv1a&td vyhodnd od
0,1 do 10 gk/ha. i

Alternativnd lze Uinnou l&tku aplikovat primo na rostlinu, nap¥iklad postFikem ne-
bo popréfenim, a to bud v dob3, kdy se houba objevi na rostlind, nebo pied objevenim se
houby, jekoito preventivni opatieni. V obou tdchto p¥ipadech je vyhodnym zplsobem apli-
kace postfik listd rostlin. Obecnd jo dGle2ité dossdhnout dobrého stupnd kontroly houby
v ranném stédiu réstu rostliny ne: v dobd, kdy jiZ mdZe byt rostlina velmi véind posko-
zena. Jestlife je to %addouci, mdZe spray nebo poprad cbvykle obsahovat preemergentnd né-
bc postemergentnd GEinny herbicid. N&kdy je z praktickéhs hlediska Zadouci odeti¥eni ko-
Fend rostliny pfed sazenim nebo bdhem sdézeni, napFiklad ponofenim koFenG do vhodné kapa-
liny nebo do pevného prost¥edku. Aplikuje-li se G&innd sloudenina piimo na rostlinu; pek
se vhodné aplikované mnoZstvi pohybuje od 0,01 do 10 kg G&inné létky na 1 ha, vyhodnd pak
&ini od 0,05 do 5 kg Uinné létky na 1 ha.

Sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém R? Znamené kyanoskupinu a ostatni substitu-
enty maji vyznam uvedeny shora, se podle tohots vyndlezu pi#ipravuji kyenidaci sloudenin
obecného vzorce II

TN

ve kterém
X, Rl a R? maji shora uvedenéd vyznamy.

Toho lze dosahnout nap#iklad reakci slouSeniny obecného vzorce II se sloudeninou obec-
ného vzorce

CN - 2,
ve ktordém
4 znamend oddt¥pitelnou skupinu, jake kyanoskupinu nebo p~tosylovou skupinu.

Tato reskce se obecnd provddi v piitomnosti eilné bdze, a vyhodng§ v pfitomnoafi alkyl-
derivétu kovu; jaks butyllithia,

Kyanidace se miZe rovndi provédst

i) formylaci sloudeniny obecného vzoerce I1I, napFiklad za pouziti dimethylformamidu v
pfitonnnetizsilné béze, jako butyllithia, za vzniku slou&eniny cbecného vzorce I,
ve kterém R™ znamensd formylevou skupinu;

ii) reakel této sloudeniny e hydroxylaminem a

1ii) nédsledujici dehydrataci takto ziskaného oximu za vzniku Zddané sloudeniny obecného
vzorce I, ve kterém R2 znamend kyansskupinu.
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Dehydratace se mdZe provédét pouzitim dehydratadniho &inidla, jaks anhydridu tri-
fluoroctové kyseliny nebo estaru chlormravendi kyseliny, za alkalickych podminek. V
posléze uvedeném pFipadd mdZe byt esterové skupina substituovéna v poloze 1.

SlouSeniny obecnéhs vzorce I, ve kterém r? znamoné skupinu -CH-N-ORIO. se mohou

ziskat stejnym zplisobem jako je popsén shora ve stupnich (i) a (1i), za pouZiti sloude~
niny cbacného vzorce HZN-OR .

Sloudeniny cbecnéha vzerce I lze rovn&Z ziskat reskci slouZeniny obaecného vzorce III
B3

NN
)U/ >——n2 (111),
L

ve kterém

3

X, R? a R” maji shora uvedeny vyznam,

prisenz R? neznamens thiokarbamoylovou ekupinu,

se sloudeninou ocbecnéhs vzorce

ve kterém

R1 mé shora uvedeny vyznam a
Q znamené od3tdpitelnou skupinu jako atom halogenu; zejména atom chloru.

Slouéeniny cbecného vzorce I, ve kterém substituent R2 znamend kyanoskupinu,; lze
znénym zpliscbem modifikovat za vzniku sloudenin obscného vzorce I,; ve kterdm R zname-
né thickarbamoylovou skupinu, reakci se sirovedikem, a pokud je to Zédouci, modifikaci
této skupiny zndmym zplscbem za vzniku slouSenin cbecného vzorce I,,ve kterém RS nezna=-
mend atom vodiku, nebo za vzniku slgudenin cbecnéhs vzorce I, ve kterém R2 zZnamend sku-

pinu vzorce

0

Shora zmindné reakce ee obvykle provddéji za pouZiti vhodnych acylhalogenidd nebo
isokyandtd, nap¥iklad zplscbem popsanym v EP 219 192.

SlouZeniny obecného vzorce I, ve kterém X znamend skupinu CR4, kde R4 mé jiny vy-
znam neZ atom Xodiku; ge mohou rovndZ pifipravovat znémym zplsobem, tj. reakci sloueni-
ny, ve které R" znamend atom vodiku,; se slouleninou sbecného vzorce

ve kterém
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W znamené odstdpitelnou skupinu, jako napiiklad atom halogenu, vyhodnd atem jodu ne-
bs atom chloru nebo p~tosylovou skupinu,

Tato reakce se obecnd provédi v piitomnosti silné béze, zejména alkylderivéatu kovu,
jako v pFitomnosti butyllithia. ‘

Slouseniny obecného vzorce I, ve kterém RS znamenad aroylovou skupinu, se mghou pii=
pravovat oxidaci slouleniny obecného vzorce 1V

\ R? (1v),

ve kterém
R30 znamené aroylovou skupinu zbavenou karbonylové skupiny,
napiiklad za poufiti dvojchromanu; jako pyridiniumdichrométu.

Sloudeniny obecného vzorce II a obecného vzorce III jsou znédmé nebos se mohou piipra-
vovat rdznymi metodami, nap¥iklad za pouziti metod, které se popisuji v daldi 8dsti pro
piipravu vychozich léatek.

Slou¥eniny obecného vzorce IV lze ziskévat odstrandnim chrénici skupiny ze sloue-
niny obecného vzorce V

oY

N
b Sy !

ve kterém
Y znamend chrénici ekupinu, jako trialkylsilylovou skupinu, a
X, Rao, R1 a Rz maji shora uvedeny vyznam.

Sloudeniny obscného vzorce V se mshou piipravovat kyanidaci atd.; jak popséno shora,
sloudenin obecného vzorce V, ve kterém R2 znamend atom vodiku. Tyto sloudeniny lze pii-
pravovat podle ndsledujicihs reakinihs schématu:
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R3OCOCH28r + HCONH, deyz R}O znamend 2,6-disubstituovany fenyl)

Vynélez bliZe ilustruj{ nésledujici priklady. Struktury isolovanych novych slouSenin
byly potvrzeny elementirni a/nebs daldimi vhodnymi analyzemi. Teploty jsou uvéddny ve
stupnich Celsia a nejsou korigovény.

PFiklad 1

a) K 8,0 g 4~(2,4-dichlorfenyl)-1l-(dimethylsulfamoyl)inidazolu ve 125 ml tetrahydrofu-
ranu se pod atmosférou suchéhs dusiku p#i teplotd -60 C pridéd 10,57 ml 2;6M roztoku bu-
tyllithia v hexanu. Ziskany roztok se michd a ps kratkém Sase se k ndmu pridé 2,9 ml di-
methylformamidu. Reak¥ni sm&s se pozvolna zahfeje na teplotu mistnosti a potom se k ni
p*idéd zFedsné chlorovadikovéd kyselina. Produkt se extrahuje ethylacetéitem., Ethylacetéto-
vy extrakt se promyje vodou, vysu3i se, rozpoustddls se odpaii a pevny zbytek se pifekrys-
taluje z toluenu. Ziskd se 4-(2,4-dichlorfenyl)~- 1-(d1methylau1famay1)-Z-formylimidaznl.
Teplota téni 148 az 157 °c (rozklad).

b) 6,26 g produkty ziskaného podle sdstavce a) se pi‘idé ke em&si 1,26 g hydrochloridu
hydroxylaminu a 1,48 g octanu sodnéhs ve 45 ml 956% ethanolu, naleZ se pFidd 20 ml tetra-
hydrofuranu. Sm&s se zahFivé dvd minuty na parni lazni, potom ee zfiltruje a pevny zby-
tek na filtru se promyje acetonem. Filtrst a preomyvaci kapalina se spoji a rozpoustsdle
se odpafi za snifeného tlaku. Zbytek se promyje vodeu a vysu3i se oxidem fosforednym.
Zigké se 4-(2;4-dichlorfenyl)- l-(dimethylsulfamoyl)-2-(hydroxy1minomethy1)-imidazul Tew
plota téni 145 az 157 % (rozklad).

c) K 6,26 g tohoto produktu v 4;24 ml pyridinu a 8 ml dioxanu se za michéni & za chla~
zeni na ledové lézni prFidd 1,88 ml anhydridu triflusroctové kyseliny. Reak&ni smds se mi-
ché S hodin pii teplotd mistnosti a potom se vylije do ledové vody. Pevny podil se pak
odd3li filtraci. Produkt se p¥ekrystaluje z toluenu, p*iSemZ se ziska 2~kyan«4-(2,4-di~

J
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chlorfenyl)-l-dimethylgulfamoyl)imidazol o teplotd téni 161 aZ 164 % (rozklad).
(Sloudenina 1)

P¥iklad 2

Tento p¥iklad 1lustruje alternativni zpl@sob p¥ipravy sloudeniny 1.

K roztoku 1,62 g 4=(2;4~dichlorfenyl)~l~(dimethylsulfamayl)imidazolu ve 30 ml abso-
lutniho tetrahydrofuranu se pii teplotd -70 % pod atmosférou suchého dusiku pridaji
2 ml 2,6M roztoku butyllithia v hexanu. Reakdni smée se michd po debu 16 minut, naleZ se
se ke smdsi pFidd 7 mmol redestilovandho tosylkyenidu rozpudtdného v absolutnim tetrahy-
drofuranu a reak&ni banka se slozi do ledové léznd. Sm&s se michd 30 minut; potom se vy-
lije do vody a vylouSend sraZenina se sdfiltruje. Produkt skytd po pFekrystalovéni slou~
geninu 1.

P¥didklad 3

Michanou suspenzi 1,73 g sloudeniny 1 z pFikladu 1 v 0,7 ml triethylaminu a 10 ml
pyridinu se za michéni a za chlazeni na ledové lézni nechd po dobu 30 minut probublévat
sirovedik. Potom se smds vylije do ledové vody, pevny podil se odddli filtraci, potom
se vysudi oxidem fosforednym, piiemZ se ziské 4~(2,4-dichlorfenyl)-l-dimethylsulfamoyl-
~-2-thiokarbamoylimidazol o teplotd tani 184 az 187 % (slou&enina 2).

Pfiklad 4

Stejnym zpliscbem jakc je popsén v piikladu 1 se zisks

a) l-(dimethylsulfamoyl)-2~formyl-4-fenylimidazol; s
b) l-(dimethylsulfamoyl)-2-(hydroxyiminomethyl)-4~fenylimidazol, teplota téni 166 a2
170 % (rozklad).

0,882 g tohoto rpoduktu suspendovaného ve 20 ml absolutniho tetrahydrofuranu se pii-
dé k 90 mg hydridu sodného (80% suspenze v oleji) v absslutnim tetrahydrofuranu, Po 1,5
hodind p¥i teplotd mistnosti se p*idé 0,285 ml ethylesteru chlormravenéi kyseliny a smds
se michd pFes noc. Ziskand smds se poté piidé k ethylacetdtu a zpracuje se ebvyklym zpd-
sobem. Produkt se ziskd ve form$ viekdzniho cleje. Tento olej se &isti metodou velmi
rychlé chromstegrafie. Ziskd se 2-kyan-l-ethoxykarbonyl-4-fenylimidazol o teplotd téni
109 a# 111 %. (SlouZenina 3). -

PFriklad &

0,54 nl dimethylsulfamgylchloridu se p*idé ke sm¥si 0,865 g 2-kyan~4-(2-nitrofenyl)-
-1H-imidezolu a 150 mg hydridu sodného (80 % v oleji). Smds se zahiivd 1 hodiny k varu
pod zp&tnym chladifem a potom se vylije do smdsi ledu a vody a provede se extrakce ethyl-
acetdtem. Extrakt se promyje roztokem chloridu sodného; vyeusi se a odpari se. Zbyly
olej pozvolna ztuhne a promyje se etherem. Odfiltrovénim se zisks 2-kyan-l-(dimethyl-
sulfamoyl)-4=(2~-nitrofenyl)imidazol o teplotd tdni 111 az 114 %C (slou¥enina 4).

P*¥i1klad 6

2 ml 2,6M roztoku butyllithia se pFidaji k roztoku 1,77 g l-(dimethylsulfamoyl)-4-
~(2,4,6-trichlorbenzoyl)imidazolu ve 25 ml tetrahydrofuranu a smds se udrZuje na teplotd
-78 %C, Roztok se micha 15 minut a roztokem se nechd probublévat dikyan za zvy3eni te-
ploty az na 10 °C, Sms se odpa¥{ a isti se sloupcovou chromatografii. Potom se produkt
trituruje s diisopropyletherem. Zisks se 2-kyan~l-(dimethylsulfamgyl)-4-(2,4,6-trichlor-
bezoyl)imidazol o teplotd téni 142 az 150 °C. (Sloudenina 5).
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Priklad 7

Roztok 1,0 g 2-kyan-4-(2,4-dichlorfenyl)imidezolu ve 30 ml tetrahydrofuranu se nechs
reagovat s 0,16 g 80% disperze hydridu sodného v oleji. Potom se p¥ikape reztok 0,89 g
tetramethylfosfordiamidchloridu v 10 ml tetrahydrafuranu s reakéni smds se michéd po dobu
1,5 hodiny pod atmosférou dusiku. Potom se reakini sm¥s vylije do vody, smds se miché a
sraZenina sg odfiltruje, potom se sraZenina vysudil a piekrystaluje ee ze sm&si toluenu
a hexanu. Ziské ee l-/bis(dimethylamino)fosfinyl/~-2-kyan-4-(2,4=-dichlorfenyl)inidazsl o
teplotd téni 140,56 a% 141 °C. (Sloudenina 6).

Priklad 8

K michanému roztoku 0,95 g slouleniny 2 v 15 ml acetonu, ktery se ochlazuje v léaznt
tvoFené smdsi ledu a chloridu sodného, se pridé 0,23 ml oxalylchloridu. Vznikld Zluté sra-
Zenins se odfiltruje, promyje se acetonem a vysufi se. Zigkd se 2-/4-(2,4~dichlorfenyl)-
~l-(dimethyleulfamoyl)imidazol-2-yl/thiazel-4,6-dion o teplotd tini 158 oC—(ruzklad).
(Sloudenina 7).

Priklad 9

1,67 ml 2,5M reztoku butyllithia v hexanu se p*idd pod atmssférou suchého dusiku k
roztoky 1,38 g sloudeniny 1 ve 20 ml tetrshydrofuranu za teploty ~78 %¢. Reakini smés se
pri této tepleotd miché pc dobu 20 minut & potom se k ni p*idd 0,8 ml methyljodidu. Reak-
Eni sm¥s se pak nechd zahif&t na teplotu mistnosti a potom se vylije do vody. Vodné féze
se extrahuje ethylacetétem a ethylacetdtovy extrakt se vysudi a odpa®i ee. Zbyly olej se
&istd metodou velmi rychlé chromatografie za poufiti sm&si ethylacetdtu a hexanu jako
eluéniho &inidla. Ziské se 2-kyan-4-(2,4-dichlerfenyl)-l-(dimethylsulfampoyl)-5-methylimi-
dazol. Teplota tani 92 az 95 °C, (Slouenina 8).

Pr¥iklad 10

Tento piklad ilustruje alternativni zplssb p¥ipravy sloueniny 5.

15,7 g 2-kyan-l-(dimethylsul famoyl)~4~(2,4,6~-trichlor-x~hydroxybenzyl)imidazolu se
rozpusti v dichlormethanu. K zigkanému roztoku se p¥idé 28,9 g pyridiniumdichrométu a
58 g silikagelu (230 aZ 400 mesh)'a reakni sm&s se miché pe dabu 1l hodin. Potom se smds
zfiltruje a sraZenina na filtru se promyje dichlormethanem. Filtrat a promyvéhi kapaliny
se odpai za sniZeného tlaku s zbytek se promyje diiscpropyletherem a vysudi se za sniZe-
ného tlaku. Zisks se 2-kyan~-l-(dimethylsulfamoyl)-4-(2,4 /6-trichlorbenzoyl)imidazol o
teplotd téni 142 az 151 °c.
(Slou&enina 5).

P¥iklad 11

l-(dinethyleulfamoyl)-2-furmy1-4-(2,3,4-trichlorfeny1)1midazul se neché reagovat s
hydrochloridem O-allylhydroxylaminu stejnym zpliscbem Jako je popsén v pfikladu 1 pro re-
akci s hydrochloridem hydroxyleminu. Ziskd se 2-allyloxyiminomethyl«l-(dimethylsulfamoyl)-
-4=(2;3,4~trichlorfenyl)imidazol., Teplota téni 87 a% 88 °C.

(Slouenina 9).

Vychozi létka se pFipravi stejnym zpfscbem jako Je popsén v pirikladu 1.
Priklad 12

Analogickym zplsobem jako je popsén v nékterém z prfedchézejicich p¥ikladd se ziskaji
slouZeniny, které jsou uvedeny v nésledujici tabulce. Sloupec “P" v tabulce oznatuje p#i~
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klad resp. metodu popsanou v p¥isludném piikladu, podle které bylo postupovéno pii pfif

pravd dotyéné sloufeniny.
Zkratka °Ph” oznaduje fenylovou skupinu, kters miZe byt substituovéna uvedenym zplscbenm;

tak nap¥iklad 3,4-Cl,-Ph- oznaduje 3,4-dichlorfenylovou skupinu.

Tabulka

Rl

sloudeni- toplota téni

3 Rl X r2 P (° c)
na &,
10 4-Br-Ph- SO,NMe, CH cN 2 158 - 174
11 4-Me0~Ph SONMe,, CH N 2 162 - 164
12 4=CF y=Ph- SO NMe,, CH CN 2 166 - 168
13 3;4-C1,~Ph~ SO,NMe,, CcH cN 2 145 - 146
14 2/4-Cl,=3-CN-Ph~ SO NMe, CH CN 2 . 197 - 201
15 4=C1-Ph- SONMe,, CH CN 2 170 - 171
16 3,4-Cl,-Ph~ SO,NMe,, CH CSNH, 3 184 - 186
17 4-CFg-Ph- SO,NMe,, CH CSNH,, 3 183 - 185
18 4=F-Ph- S0,NMe,, CH CSNH, 3 191 - 193
19 4-Cl-Ph~ SO,NMe,, CH CSNH, 3 184 - 195
20 2,3;4-Cl-Ph- S0 Ne,, CH CSNH,, 3 161 - 163
21 4-Br-Ph- SO NMe,, CH CSNH,, 3 188 - 189
22 CFg- SONMa,, CcH CN 2 86 - 87
23 2,4~F y=Ph- $0,NMe,, CH CN 2 161 - 163
24 3-CFg~Ph~ $0,NMs,, CH N 2 144 - 145
25 2-CF 4-Ph- S0 NMe,, CH N 2 7 - 77,5
26 2,4-C1,~Ph- SON 0 CH CcN 2 " 169 - 170

N/

27 2;5-012-Ph-C0- SOZNM°2 CH CN2 2 166 - 167
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::]l.'::égj RS Rl X R2 P te;()lg(t:a)téni
28 §-Cl-thien-2-yl  SO,NMe, CH cN 2 138 - 140
29 2,4,6-Mo,-PhCO-  SO,NMe, CH CN 2 149 - 151
30 4=F=Ph= SO NMe,, CH CN 2 172 - 177
31 2,3,4=Cly-Ph- SO_NMe, CH CN 2 143 - 148
32 Ph- S0, NMs,, N CN 1 107 - 111
33 2,6-Cl,~thien-3-yl  SONMs, CH CN 2 118 - 119
34 Ph-~ SO_NMe , CH CN 1 104 - 105
35 4-NO,-Ph- SO NMe,, CH CN 5 202 - 208
K 2-CFg-Ph~ SO NMa, CH CSNH,, 3 113 - 115
37 3-CFg=Ph- SO NMe, CH CSNH,, 3 193 - 195
38 2;4<F,=Ph- SO,NMe,, CH CSNH, 3 168 - 170
39 2,3,4-Cl;-Ph-  P(=0)(NMe,), CH CN 7 143 ~ 148
40 2,4,5-Cl,-Ph- SO NMe, CH CN 2 182 - 184
41 2-Cl-Ph- S0, NMe., CH CN 2 148 - 149
42 2,4-Cl,~Ph- SO NMe,, CH CN 2 172 - 173
43 2,4-Me,=~Ph- SO, NMa,, CH CN 2 100 - 101
44 2~F-Ph~- SO,NMe,, CH CN 2 126 - 128
45 3«F=Ph- SO_NMe, CH CN 2 122 - 123
45 Me SO NMe,, CH - CN 2 88 - 90
47 3-Cl-Ph- SO NMe,, CH cN 2 118 - 120
48 H SO,NMe,, CH CN 2 118 - 120
48 4-CN=Ph= SO,NMe,, CH CN 2 226 - 233
50 4~C1-PhN(Me)S0,~ SONMe,, CH CN 2 194 - 197
51 Me NSO, = S0,NMe,, CH CN 2 154 - 155
52 4-Mg0=Ph- SO_NMe,, N CN 2 135 - 136
53 4-CN SO,NMs,, CH cN 2 110 - 112
54 2,3,4-Cl,~Ph- SO,NMs,, CH CHuNOMe 11 182 - 184
55 2,4-Me,-Ph- SO,NMe N CN 2 121 - 123
56 Ph,C(0Et)- SONMe,, C(Me) CN 2 165 - 166
57 2,4-Cl,-Ph- SONMa, C(CN) CN ol) 105

58 4=Br~Ph~ SO,NMe,, C(COOEt) CN 92 110 - 113
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sloudeni- 2 teplota tani -

na &, RS Rt X R P (o)

59 4«Cl=Ph=CHwCH=~ SOZNMGZ CH CN 2 93 -~ 94

50 Hoo - SONMe , c(Ph) oN 2 98 ~ 106

61 PhCO- SOZNM°2 CH CN 10 145 - 147

62 2,3,4-013-Ph- SOZNMB2 CH 2-thiazol~ 167 - 159
-4,5-dian

63 PheS- SOZNMez CH 2=-thiazol=- 83,6 - 84
'4.5"di°ﬂ

Legenda k tabulce:
1) reakce se provédi za pouZiti p-tosylkyanidu

2) reakce se provadi{ za pouZiti ethylesteru chlormravendi kyseliny

Pfiklad 13

0,97 g scetylchloridu se piikape za michéni a chlazeni k 2,56 g slouleniny 20 ve
20 ml acetonu. Reakéni sm¥s se zahivd po dobu 30 minut k varu pod zpdtnym chladilem a
potom se odpaii. Zbytek se extrahuje dichlormethanem a extrakt se promyje vodou, vysu-
51 se, odpa¥i se a &isti se sloupcovou chromatografii. Ziské se 2-(N-acetylthiokarbamoyl)-
~l-(dimethylgulfamoyl)-4~(2, 3,4-trichlorfeny1)1midazol o teplotd téni 132 a% 134 %¢c.
(Sloudenina 64),

PFiklad 14

Smés 0,31 g sloudeniny 63 ve 25 ml dichlormethanu a 0,54 g m-chlorperbenzoové kyseli-
ny (80%) se miché 3 hodiny p*i teplotd mistnosti. Potom gse smds extrahuje vodou a potaom
vodnym roztokem uhliditanu sodného, na¥ef se organickd féze vysudi s odpaii. Zbytek se
prekrystaluje ze sm¥si toluenu & hexanu. Zisks se 2-kyan~4-(fenylsulfonyl)-l-(dimethyl-
sulfamoyl)imidazol o teplots téni 164 a% 165,6 °C (rozklad).

(Slou&enina 65),

P¥iprava vychozich latek:

Nésledujici metody ilustruji typické zplsoby pFipravy vychozich létek.
Matoda A
(pouZita pro pFipravu vychozi latky z piikladu 1)

Smés 12,14 g 4-(2,4-dichlorfenyl)~lH-imidazolu, 13 ml triethylaminu a 7,5 ml dimethyl-
sulfamoylchloridu v 50 ml tetrahydrofuranu se miché po dobu 18 hodin p¥i teplotd mistnosti
a potom se zah*ivd k varu pod zp¥tnym chladiem a¥ JiZ tém&r nelze prokédzat pfitomnost
vychozi latky. Organické féze se zFedi 300 ml ethylacetatu, promyje se zFeddnou chloro-
vodikovou kyselinou, vedou a vodnym roztokem hydrogenuhli&itanu sodného, vysusi se a
rozpoustddlo se odpafi. Ziské se olejovitd pevns létka, kteréd se Sisti metodou velmi rych-

1é chromatografie. Po pFekrystalovéni produktu se zisks 4=(2,4-dichlorfenyl)=2~(dimethyl-
sulfamoyl)imidazol. Teplota téni: 169 a% 171 °C.

Metoda B
(pouZita pro pfipravu vychozi latky sloudenin 4 a 35)

Smés 6,72 g sloudeniny 34 a 98 ml 0,5M roztoku nitroniumtetrafluorobordtu v sulfola-
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nu ve 25 ml sulfolanu se michd 16 hodin p¥i teplotd mistnosti. Potom se smés piida do
sm&si ledu a vody a vyloudeny produkt se odfiltruje. Pevny zbytek na filtru se promyje
vedou a vysusi se. Potom se Zisti metodou velmi rychléd chromatografie za pouZiti emdsi
ethylacetétu a hexanu jako eludniho &inidla., Ziské se 2-kyan=4=(4=nitrofenly)-lH~inida~
zol o teplotd téni 230 % (rozklad). Filtrat se extrahuje ethylacetétem a ethylacetéto-
vy extrakt se zpracuje obvyklym zplsobem. Zbytek ge Zisti metodou velmi rychlé chromato-
grafie za pouZiti smdsi ethylacetdtu a hexanu Jaks eludniho &inidla. Ziskd se 2-kyan-
-4~(2-nitrofenyl)~1H-imidazol., Teplota téni 166 a% 170 %C (rozklad).

Metoda C .
(pouZita pro pFipravu vychozi latky z piFikladu 6)

Sm¥s 42 g 2-brom-2",4",6‘=trichloracetofenonu a 200 ml formamidu se zahFivé k varu
pod zpdtnym chladifem po dobu 2 hodin za neustdlého michéni. Potom se reakéni em&s ochla-
di, vylije ss do 2M roztoku chlorovodikové kyseliny, smds se zah*eje na parni lézni,
zfiltruje se a filtrdt se zalkalizuje pFidénim amoniaku, Pevny podil se odfiltruje a vy~
sudi se za sniZeného tlaku. Ziskd ee surovy 4~(2,4,6-trichlorbenzoyl)imidazol. Tento su-
rovy produkt se potom neché reagovat s dimethylsulfamoylchloridem podobnym zpdsobem ja-
ko je popsén v piikladu 1. Ziské se 1-(diméthvlsulfamuyl)-4-(2,4,6-trichlorbenzoyl)imi-
dazol. : -

Metoda D .
(pouZita pro pFipravu vychozi latky z p¥ikladu 7)

Roztok 4 g sloudeniny 1 ve 40 ml tetrahydrofursnu s 15 ml vody ge zahiivé k varu pod
zpétnym chladiZem a pak se neché reagovat s vednym roztokem hydroxidu sodného a methano-
lickym roztokem uhli¥itanu draselného-aZ Je podle chromatografie na tenké vrstvd reakce
dokonZena. Reakini sm&s se potom zneutralizuje chlorovodikovou kyselinou s vylougend era-
Zenina se odfiltruje, promyje sse vedou, vysu3i ge a &isti se metodou velmi rychlé sloup~
cové chromatografie (za poufiti sméei petroletheru (o teplotd varu 60 a% 80 °C) a ethyl-
acetdtu v poméru 3:1 jako eludniho &inidla). : ’

Ziské se 2-kyan-4-(2,4-dichlorfenyl)imidazol.

Metoda E
(pouZita pro p¥ipravu vychozi latky z prikladu 10)

2,6 g l—(dimethylsulfamoyl)—4-(2;4.6-trichlorbenzcy1)1m1dazolu v 15 ml absolutniho
tetrahydrofuranu se p*idé v prabshu 30 sekund ke 110 mg lithiumaluminiumhydridu v 15 ml
absolutniho tetrahydrofuranu zs chlazeni. Sm&s se potom michd p¥i teplets 5 °C po dobu
30 minut. Potom se ke smei p¥idéd 0,110 m}l vody, 0,110 nl 15% vodnéhe roztoku hydroxidu
sodného a 0,330 ml vody a smds se michd 15 minut p*i teplotd mistnosti. Potom se smds
zfiltruje a sraZenina se promyje tetrshydrofuranem. Filtrat a promyvaci kapaliny se od-
pa’i za sniZendho tlaku a zbytek ea promyje diiscpropyletherem a vysudi se za sniZeného
tlaku, Zigké se 1-(d1methylsu1famnyl)-4-(2,4,S-trichlor7i-hydroxybenzy1)imidazal, ve
formd Spinavé bilé pevné latky. K 1,92 g tohoto produktu ve 40 ml absclutniho tetrahy-
drofuranu se za michéni pod atmosférsu dusiku p¥idé 170 mg hydridu eodného (80% v sle~
Ji). Potom se ke smdsi piids p¥i teplotd 30 °C 0,7 ml trimethyleilylchleridu za vzniku
trimethylsilyletheru, Smds se potom ochladi na -70 % 3 piidé se 2,2 ml 2,5M roztoku bu-
tyllithia v hexanu. Sm&s se michs pfi teplots -78 °¢ po dobu 30 minut, pFidé se 0,5 ml
dimethylformamidu a sm&s se nechs 2ah#4dt na teplotu mistnasti. Potom se smés vylije do
smdsi ledu a vody, miché se po dobu 30 minut a pevné létky se odfiltruje a vysusi sa.
Ziské se surovy 1~(dimethylsulfemoyl)-2-furmy1-4-/(2;4,6-tr1chlor1((trimethylsilyloxy)-
benzyl/imidazol. Na tuto sloufeninu se pak psobi hydrochloridem hydroxylaminu podob-
nym zpisobem jako je popsdn v odst. (b) prikladu 1, pridem: se zisks surovy l-(dimethyl-
eulfamoyl)-2-(hydroxyiminumethyl)-4-(2,4,6-trichlurzl-hydrnxybenzyl(imidazul. Ten se ne-
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T
-

ché reagovat s anhydridem trifluoroctové kyseliny podobnym zplssbem jako je popsén v od-
stavei (c) piikladu 1, pFitemZ se ziské surovy 2-kyan-1l-(dimethylsulfamoyl)-4-(2,4-6- -
~trichlor-A-hydroxybenzyl)imidazol ve formd Zpinavd bilé pevné latky.

Metoda F
(pouzita pro pFipravu vychozi latky sloudeniny 56)

Ethylester 5-methylimidazol-4-karboxylové kyseliny se prevede Grignardovou reakci
za pouZiti fenylmagnesiumbromidu na 4-/ethaxy(difonyl)methyl/-s-methylimidaznl o teplotd
téni 206 °C, Ziskané létka se potom nechd reagovat s dimethylsulfamoylchleridem podobnym
zpbanbem jako Jje popsdn v pFikladu 1, pFitemZz se ziskd l-dimethylsulfamoyl-4«/ethoxy(di-
fenyl)methyl/-5=methylimidazecl o teplotd téni 150 °c.

Metoda G
(pouzita pro piipravu vychozi létky sloudeniny &0)

Inidazoled4~sulfonylchlorid se neché reagovat s 4-chlor-N-methylanilinem, piridemZ se
ziekéd 4-/N-(4-chlorfenyl)=-N-methylsulfamoyl/imidazol o teplotd téni 217 a2 219 %. Tato
l5tka se pak neché reagovat s dimethylsulfamoylchloridem podobnym zpl@sobem jaks je popsén
v pFikladu 1, pFitem se zisks l-dimethylsulfamoyl-4=/N-(4-chlorfenyl)-N-methylsulfamoyl/
-imidezol, Teplota tani 131,5 a2 132 °c.

Metoda H :
(pouZita pro pFipravu vychozi létky slouSeniny 60)

6,36 g N-benzyliden-N',N'-dimethylsulfamidu se miché & 9,76 g p-toluensulfonylmethyl-
isokyanidu a 8,28 g uhliditanu draselnéhs v methanolu a dimethoxyethanu p@ dobu 18 hodin.
Reak¥ni smds se zfiltruje a filtrét se odpaii a odparck se pFekrystaluje ze smési ethyl-
acetdtu a hexanu, prifemZ se zieks ledimethylsulfamoyl=S~fenylimidazol,

Vychozi latky pro pFiklad 14 se pFipravi reakci vychozi latky pouZité pro sloudeninu
1 so dvima mol smési butyllithia a dimethylformémidu, pri8emZz se ziskd 4~(2,4-dichlor-3-
-formylfonyl)-l-(dimethylsulfamoyl)-2~formylim1dazol. Ten se pak neché reagovat se dvima
mol hydrochleridu hydroxylaminu, za vzniku 4-/2,4-dichlor-3-(hydroxyiminohethyl)fenyl/-
~l-(dimethylsulfamoyl)~2=(hydroxyiminomethyl)imidazolu., Ten se ddle neché reagovat se dvi-
ma ekvivalenty anhydridu trifluoroctové kyseliny, piitemZ se ziskd Zddany produkt.

Ostatni vychozi létky jesou bud znémé nebo se pFipravuji ndkterou z t&chto nebo podob-
nych metod. Obecnd neni nutno tyto létky Eistit a tak se neuvéddji ani jeJich fyzikalni

data.
Testy ilustrujici biclogickou 4&innost:

Slougeniny vzorce I podle vynédlezu se testuji pomoci rdznych testf.
a) Testy, pii kterych se U¥innéd latka aplikuje na listy rostlin

Zkoumé ee Udinnost sloudenin vi&i jedné nebs ndkoliks z nésledujicich druhd hub:
padld travni (Erysiphe graminis) /EG/
peronoepora révy vinné (Plasmopara viticela) /PV/
Pyricularia oryzae (PO)
plisen 3edd (Botrytis cinerea) /BC/
strupovitost jabloni (Venturia inaequalis) /VI/
plisen bramborové (Phytophthora infestans) /PI/

P*i t¥chto testech se na vhodnou rostlinu aplikuji postifikem vodné roztoky nebo dis-
perze sloufenin o Zddané koncentraci vietnd sméedla. Poté se roetliny inokuluji po-
stikem suspenzi spor houby nebo se infikuji poprésenim infikovenym materidlem nebo
t¥esenin infikovaného materidlu nad odetenymi rostlinami (pro druh Erysiphe spp.).
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Rostliny se potom udrZfuji za kontrolovanych vndjsich podminek vhodnych pro p¥iznivy
rést rostliny a vyvsj choroby. Po uplynuti vhodného &asového intervalu se vizuéln&
zjisti stupeh napadeni povrchu listu.
Sloudeniny se poklddaji za u8inné, jestliZe pii koncentraci 125 ppm (hmotnost/objem)
nebo p#i koncentraci niz3d potladi ve srovnéni s kontrolou rozsah choroby aa vice neZ 50%

b) Test na pldni houby
P*i t&chto pokusech se zji%tuje U&innost vO&i Rhizoctonia solani (RS).

Banky obsahujici sm¥s kuku¥i&né mouky a pisku se inckuluji testovanou houbou a potom
se sm&s inkubuje. Kultura pomnoZensd ve smdsi kukuii¥né mouky a pisku se pouZije k zamo-
feni kompostovky, které se pak plni do kvitind&d z plastické hmoty. Do kv8tindSl se potom
pFidaji vodné roztoky nebe disperze testovanych sloudenin, vietn§ smédedla, aZ k dosaZe-
ni poZadované koncentrace testované sloufeniny v kaZdém kvétindéi. Ke kontrolnim kvdtiné-
&m se pFidaji stejné roztoky nebo disperze, avdak bez piidavku testované slouleniny.
Bezprostiednd po aplikaci testované latky se do kaZdéhe kvétinése zaseji semens hlévkové-
ho zeli. Semena se zakryji cdetienou infikovanou pddou a kv&tindde se inkubuji za kontro-
lovanych vn&jsich podminek vhodnych pro rést rostlin a vyvoj choroby. zjistuje se polet
vzedlych kliZnich rostlin hlévkového zeli & srovnénim s nesSetfenymi infikovanymi kvéti-
né&i se vypo&itd procentudlni G&inek potiréni choroby.

SlouSeniny se pokladaji za G&inné, jestliZe p¥i koncentraci 100 dilé hmotnostnich
sloueniny nebs ménd na 1 000 000 dild objemovych pddy potladuji ve srovnéni s kontrolou
rozsah choreby na vice neZ 50 %.

Usinnost testovanych slouZenin je shrnuta v nésledujici tabulce (+ = sloufenine je
Ijéinné) .

Tabulka

sloude~
nina &. EG PO PI PV 8C VI RS
1 + + +
2 + +
3 + +
4 + + +
5 + +
6 +
7 + +
8 i + +
9 +
10 + +
11 ' .
12 + +
13 +
14 % . + +
15 + +
16 + +
17 + +

18 + - +

“m



pokrafovéni tabulky:

sloude~
nina &, EG

PO
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PI PV BC- VI

16

19
20
21
22
23
24
25
27
27
28
29 +
30
31 +
32
33
34
35 +
36
37
38
39
40
41
42
43
44
45
46
47
48
49
50
51
52
53
54
55
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pokradovani tabulky:

sloule~
nina €. EG PO PI PV BC VI RS
56 +

57 + +

58 +

59 +

50 +

61 +

62 + +

63 +

64 + + +
65 +

prochlorsz +
flutolanil +
maneb +

oxychlorid
rtutnaty +

iproediasne +
fenarimol +

quintszens +

PREEOMET VYNALEZU

1. Fungicidni prostiedek, vyznalujici se tim, Ze jako t&innou sloZku obsahuje ales-
pon jednu slouSeninu obecnéhs vzorce I

\W( \ R® | (1),

ve ktersém
X znamend skupinu cr?* nebo atom dusiku,
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RS

8
znamend skupinu -sost, -g-R7 nebo -COR™,
0
9 10
znamend skupinu -CN, -C-NH-R™, =CHwN-OR™™ nebo
"
S

znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, které je popiipadd substituové-
na atomem halogenu, fenylovou skupinou nebo alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku,
déle znamend alkenylovou skupinu se 2 aZz 4 atomy uhliku, kterd je popiipadd sub-
stituovédna fenylovou skupinou, déle znamend atom vediku, kysnoskupinu, fenylkar-
bonylovou skupinu, fenylthioskupinu, fenylovou skupinu, thienylevou skupinu, kte-
ré je popFipad® substituovéna 1az2 atomy halogenu; déle znamend N,N-dialkyl-
aminosulfonylovou skupinu 8 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovych &dstech nebo N-alkyl-
~N-fenylamingsulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylové dasti,

znamend atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, fenylovou skupinu,
kyansskupinu nebo alkoxykarbonylovou skupinu e 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové
daeti;

zZnamené N,N-dialkylaminoskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylevych &dstech nebo
morfolinoskupinu;

Jsou stejné nebo navzéjem rozdilné a znamenaji N,N-dialkylaminoskupinu s 1 a2 4
atomy uhliku v alkylovych &éstech;

znamend alkoxyskupinu s 1 a2 4 atomy uhliku;
znamend atom vodiku nebo alkanoylovou skupinu s 1 a% 4 atomy ubhliku a

znamend alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo alkenylovou skupinu se 2 a%
4 atomy uhliku,

pFitemz ve shora uvedenych substituentech je kterskoliv fenylové skupina samotnd nebo ja-
ko souldst jindho zbytku predstavavéna fenylovou skupinou, kterd je popiipad$ substituo-
véna jednim af tiemi stejnymi nebo rozdilnymi substituenty zvolenymi ze souboru, ktery je
tvofen atomem halogenu, kyansskupinou, alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxy-
skupinou 8 1 aZ 4 atomy uhliku, nitreskupinou a trifluormethylovou skupinou; ve em&si s
fedidlem nebo 8 nosnou latkou, které jeou pouzitelné v zemdddlstvi,

2, Prostiedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako U&innou slo3ku obsahuje alos-
pon jednu sloudeninu obecného vzorce I, ve kterém

X
Rl

znamend skupinu CR4 nebo atom dusiku,

RG
znamené skupinu -SOZRB. déle skupinu -P-R7

L]
neba skupinu -CORB. s 0

znamend kyanoskupinu, skupinu -a-NH-Rg nebo
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skupinu vzorce __<<? ,

S
0

znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, kteréd je popfipadd substituové-
na atomem halogenu, fenylovou ekupinou nebo alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku,
ddle znamend alkenylovou skupinu se 2 a% 4 atomy uhliku, kterd je popiipads sub-
stituovéna fenylovou skupinou, déle znamend atom vodiku, kyanoskupinu, fenylkar-
bonylovou skupinu, fenylthisskupinu, fenylovou skupinu, thienylovou skupinu, kte-
ré je popi¥ipadd substituovéna 1 aZ 2 atomy halogenu; déle znamend N,N~dialkylami-
nosulfonylovou skupinu 8 1 a2 4 atomy uhliku v alkylovych &dstech nebs N~alkyl-
~N=-fenylaminosulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylu,

znamend atom vediku, alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, fenylovou skupinu,
kyanoskupinu nebo alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové
tésti, '

znamend N,N-dislkylaminoskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovych &éstech nebo
merfolinoskupiny,

jsou stejné nebo navzdjem rozdilné a znamenaji N,N-diaslkylamincskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku v alkylovych &sdstech,

znamené alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
znamend atom vediku nebo alkanoylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a

znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo alkenyloveu skupinu se 2 aZ
4 atomy uhliku,

prifemZ ve shora uvedenych substituentech je kterdkoliv fenylové skupina samotnd nebo jako
souddst jiného zbytku predstavovéna fenylovou skupinou, kterd je popiipadd substituovéna 1
aZ 3 stejnymi nebc rozdilnymi substituovanymi substituenty zvolenymi ze souboru, ktery je
tve¥en atomem halsgenu, kyanoskupinou, alkylovou skupinou ¢ 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxy-
skupinou e 1 a% 4 atomy uhliku nebo nitroskupinou,

ve smési s Fedidlem nebs s nosnou létkou, které jsou pouZitelnd v zem¥d&lstvi.

3.

Prostifedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jaks G&innou sloZku nbaahuje ales~

pon jednu slouSeninu obecndhe vzorce I, ve kterém

X

rl

Zznamend skupinu cr4 nebo atom dusiku,
RE
5 7 8.
znamena skupinu ~S0,R™, ~-P<R" neba -COR™,
L
0

2nanens skupinu -CN nebo -Q-NH:RQ;

S
znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, kterd je pop¥ipadd substituovéna
atomem halogenu, fenylovou skupinou nebs alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku; dé-

le znamens atom vodiku, fenylavou skupinu nebs thienyloveu skupinu, které je po-
piipad¥ substitugvéna 1 aZ 2 atomy halsgenu,

B

Znamend atom vodiku, alkylovou-skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku neba fenylovou skupi-
nu;
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R® znamend N,N-dialkylaminoskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku v alkylovych &éstech nebo
merfolinogskupinu;

R® a R7 jJsou stejné nebo navzéjem rozdilné a znamenaji N,N-diglkylaminoskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku v alkylovych déstech;

R® znamené alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a

Rg znamens atom vodiku nebs alkancylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku,

p*igemZ ve shora uvedenych substituentech je kterékoliv fenylové skupina samotné nebo ja-
ko souldst jindho zbytku predstavovéna fenylovou skupinou, ktera je popiipadd substituc-
véna 1 8% 3 atejnymi nebs rozdilnymi sbbstituenty zvolenymi ze souboru, ktery je tvoien
atomen halogenu, kyanoskupinou, alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku, nitroskupinou
nebo alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku, .

ve smdsi & Fedidlem nebo nosnou létkou, které jsou pouZitelnd v zemddélstvi,

4, Prostifedek podle bodu 1, vyznéﬁujici 8e tim{ %e jaks Udinnou sloZku obsahuje ales-
pon jednu gloudeninu obecného vzorce I, ve kterém R™ znamend dimethylsulfanoylovou skupi-
nu s ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bodd 1.

5. Prost¥edek podle bodu 2, vyznadujici se tim, 2e jako U&innou sloZku obsahuje ales-
pon jednu sloudeninu cbecndho vzorce I, ve kterém R1 znamend dimethylsulfamoylovou askupi~
nu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bodé 2. ’

6. Prostiedek podle bodu 3, vyznadujici se tim, Ze jaks U&innou sloZku obsahuje ales-
pon jednu sloudeninu obecného vzorce I, ve kterém R™ znamend dimethylsulfamoylovou skupinu

8 ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bodd 3.

7. Prostiedek podle bedu 1 nebo 4, vyznalujici se tim, Ze jako dSinnou sloZku obsahu-
je alespon jednu sloudeninu sbecného vzerce I, ve kterém R® znamend kyanoskupinu nebo thio-
karbamoylovou skupinu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bod3 1 nebo 4.

8., Prostifedek podle bodu 2 nebo 5, vyznalujicl se tim, Ze jako U&innou sloZku obsahu-
je alespoR jednu sloueninu obecného vzorce I, ve kterém RS znamend kyanoskupinu nebo thio-
ksrbamoylovou skupinu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bod$ 2 nebs &,

9. Prosti‘edek podle bodu 3 nebo 6, vyznalujici se tim, Ze jsko Udinnou sloiku obsahu-
je alespon Jednu sloudeninu obecného vzorce I, ve kterém R™ znamend kyanoskupinu nebo thio-
karbamoylovou skupinu a pstatni substituenty maji vyznam uvedeny v badd 3 nebo 6.

10, Prosti¥edek podle bodu 1, 4 a 7, vyznadujici se tim, Ze jako U&innou sloZku obsahu-
jo alespoh jednu sloueninu obecného vzorce I, ve kterém R znamend fenylovou skupinu nebo
benzoylovou skupinu, kteréd jsou popiipadd substituovény ez tiemi substituenty zvslenymi ze
za souboru, ktery je tvorfen atomem halogenu, alkylovou skupinou e 1 a¥ 4 atomy uhliku,
zejména methylovou skupinou, trifluormethylovou skupinou, nitroskupinou a alkexyskupinou
8 1 aZ 4 atomy uhliku, zvld8td methoxyskupinou, a ostatni substituenty maji vyznam uvede-
ny v kterémkoliv z bodé 1, 4 a 7. ’

11, Prostiedek podle bodu 2, § a 8, vyznadujici se tim, Ze jako U&innou slofku obsahu-
je alespon jednu sloudeninu obecnéhs vzorce I, ve kterdém R™ znamenéd fenylovou skupinu nebo
benzoylevou skupinu, kterd je popFipadé substituovéna atomem halogenu, alkylovou skupingu
s 1 aZ 4 atomy uhliku, zejména methylﬁyou skupinou, nitroskupinou nebs alkoxyskupinou s 1

aZ 4 atomy uhliku, zejména methoxyskupinou, a sstatni gsubstituenty maji vyznam uvedeny v
kterémkoliv v bodd 2, 5 a 8, "

12. Prostiedek podle bodu 3, 6 a.9, vyznadujici se tim, 2e jake G&innou sloiku obsahu-
je alespon Jednu sloudeninu obecného vzorce I, ve kterém R” znamend fenylovou skupinu, kte-
ré je popifipad$ substituovéna atomem halsgenu, alkylovou skupinou s 1 a% 4 atomy uhliku,
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zejména methoxyskupinou, a sstatni substituenty maji vyznam uvedeny v kterémkoliv z bodd
3, 6 a8 9. :

13. Zplsob vyroby U&inné sloZky prostiedku podle bodu 1 obecnéhs vzorce I, ve kteréa
R? znamend kyanoskupinu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bod¥ 1, vyznadujici
se tim, %e se kyaniduje slouenina obecného vzorce II

Y
/

(11,
T
B}
ve kterém
1

R™, X & rR® maji vyznamy uvedené v bodd 1.

14. Zpisob vyroby G&inné sleiky podle bodu 2 obecného vzorce I, ve ktereém Rz znamend
kyanoskupinu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bodd 2, vyznatujici se tim, 2e
se kyaniduje slouenina cbecného vzorce II, ve kterém R™, X a R™ maji vyznamy uvedené v
bod& 2.

15. Zpisob vyruoby G&inné slofky podle bodu 3 obecnéhe vzorce I, ve kterém R? znamens
kyanoskupinu a ostatni substituenty maji vyznam uvedeny v bod$ 3, vyznatujici se tim, Ze
se kyaniduje sloudenina obecného vzorce II, ve ktsrém Rl, X a RS maji vyznam uvedeny v bo-
d& 3.
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