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Fungicidni slouteniny, zptsob jejich pripravy a
fungicidni prosttedky

Fungicidni sloudeniny ohecného vzorce T, kde D a
E jsou nezdvisle na sob& H nebo F, X a Y jsou O
nebo S, R* a2z R? majf rtzné specifické vyznamy, A
a B jsou nezdvisle na sobs H, I, nitroskupina,
kyanoskupina, Ci_-salkoxykarbonyl,
Cy-~salkoxy(Ca-adalkyl, Ca-galkylthio(Ci-4dalkyl,
formyl, Ci-asalkylthioskupina,
halogen(Cy-a)alkylbthioskupina,
halogen(Cy..)alkoxysskupina, Cy.gallkylkarvbonyl,
~CR®=NOR® (kde R® a R® jsou nezdvisle na sobd H
nebo Ci-a.-alkyl), Cz-.alkenyl nebho Ca.,alkinyl,
pFicem? A a B nejsou soudasnéd oba H. Dile jsou
popsdny zpisoby pFipravy L&chto slouenin,
fungicidnf{ prostfedky obsahujic{ tyto sloueniny
a zpasob potlrdnf hub za pouziti t&chto
sloutenin,
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Fungicidni slouleniny, zp@sob jejich pfiprzvy a fungicidni
prostredky

Oblast techniky

Vynélez se tyké novych furgicidnich acylemino-
benzamid8, zp@sobt jsjich pripravy, fungicidnich prostfed-
k& obsahujicich tyto acylaminobanzamidy jako u&inné latky 2
zpbsobl pouZivani t&chto sloudenin = prostifedkd k potirdni

hub, zejména k potirdni houbovych infekci rostlin.

Dosavadni stav téchnikv

s

Jeou zndmy britskéd prihlaiks &, 42 454/77, z i3

¢

-neprfiklad nérokuje prioritu US patent &, 4 282 218, =
evropska pirihléske EP-A-0127¢¢0, Prvi z tichto prihlések
popisuje zcylanilidy, k:eréd raji antiz-drogenni vlsstnos-
ti a druha popisujé derivdty anilinu, kteréd vykazuji fun-
gicidni vlastnosti.

N Podstata vynédlezu

. Podstatou predloZeného vyndlezu jsou slouceniny
obecného vzorce I '
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‘skupina -CR”=NOR" ", kde R

jsou nezadvisle na sob& astom vodiku, atom jodu,
nitroskupina, kyanoskupina, zlkoxykerbonylova sku-
pina s 1 82 4 atorny uhliku v alkoxylu, zlkoxyalky-
lovéd skupina s 1 2% 4 ztomy uhliku v alkoxvylu & ¢ 1
2z 4 atomy uhliku v alkylu, alkylthioalkylovd sku-
pina s 1 2z 4 z2tomy unhliku v alkylech, formylové
skupinz, alkylthioskupina s 1 aZz 4 atomy uhliku,
halogenalkylthioskupina : 1 aZz 4 ztomy uhliku,
halogenalkoxyskupina s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkyl-
karbonylovéd skupina s 1 2Z 4 atomy uhliku v alkylu,
> 6 > aRr® jsou nezdvisle na
sob& atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, déle znamenéji A a2 B ezlkenylovou skupinu
se 2 az 4 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se
2 22 4 atomy uhliku, priéemz A & B nejsou soulasné
atomy vodiku,
jsou nezdvisle na sob& ztom vodiku nebo atom fluoru,
je atom vodiku, alkylova skupina s 1 &z 4 atomy uh-
liku nebo alkoxylovd skupina s 1 2Z 4 =tomy uhldiku,
je alkylové skupina s 1 a2 4 atomy uhliku, alkoxy-
lovd skupina s 1 22 4 atomy uhliku nebo popiipadé

“substituovanad fenylové skupina, nebo

Rl a R2 spolu dohromady s ztomem dusiku, ke kterému jsou

pripojeny, tvori rnorfolinovy, piperidinovy, pyrro-~
lidinovy nebo azetidinovy kruh, ktery je popifipad#



substituovan alkylovou skupinou s 1 2% 4 atomy uh=-

liku,
R3 je atom vodiku,
R4 je trichlormethyl, alkylova skupina se 2 aZz 8 atomy

uhliku, kterd je popripadé substituovadna atomem hzlo-
genu, alkoxylovou skupinou s 1 =% 8 atomy uhliku ne-
bo skupinou R'S(0) , kde R” je alkylové skupins s 1
-2 4 stonmy uhliku, slkenylovéd skupina se 2 72 4 ato-
my uhliku nebo alkinylovd skupina s» 2 aZ 4 ctony uh-
liku a n je C, 1 nebo 2, dale je rR* cyklopropylové
skupina, ktera je popfipsad? substituovéna atomem halo=-
genu nebo alkylovou skupinou s 1 2Z 4 =2tomy uhliku,
ddle alkenylovéd skupina se 2 22 8 =story uhliku, alki-
nylovéd skupina se 2 22 8 :tomy uhliku nebo alkoxylova
skupina se 2 »2 8 atomy uhliku, pricéemZ kaZdad z t&ch-
to skupin je popfipadi# substituovdna stomem halogenu,
dédla mono-~ nebo diazlkylsninoskupina s 1 a2Z 4 -tomy
uhliku v ka2dém z 2lkyl®, nebo skupina R’“ON=C(CN),
kde R™* je alkylové skupina s 1 22 4 ztomy uhliku,
nebo
R3 a r% spolu dohromady se skupinou C(O)N, ke které jsou
oripojeny, tvoii azetidin-2-onovy kruh, ktery je po-
pripad? substituovén atomem halogenu nebo alkylovou
skupinou s 1 a2 4 =ztomy uhliku, 2
X a Y jsou nezdvisle na sob& kyslik nebo sira,

Alkylové skupiny a zlkylové Casti skupin obsahu-
jicich alkylové &asti mohou byt ve form# pfimych nebo roz-
vétvenych Fetdzect, PFiklady jsou methyl, ethyl, propyl
(n- a iso-propvl)}, butyl (n-, sek,, iso- a terc,butyl),
l,l1-dimethylpropyl a 1,l-dimethylbutyl, Alkenylové a alki-
nylové skupiny mohou byt také ve form3 pfimych nebo roz-
“v3tvenych Fetézcl, PFfiklady jsou 1,l-dimethyl-3-butenyl a
1,1-dimethyl-2-propinyl,
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Vyhodnou alkylovou skupinou pro substituent R4
je skupina R(CH3)ZC , kde R je atom halogenu, alkylova
skupinz s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo alkoxylovd skupina s 1
gz 4 atomy uhliku, a zejména skupinz F(CH3)ZC. Da2181i vyhod-
nou skupinou pro substituent R4 je skupina F(RS}(RQ)C ,
kde RB’a'Rg jsoU nezavisle na sob& ztom vodiku, alkylovid
skupinae s 1 2z 4 2tomy uhliku nebo heslogenalkylové -kupi-
na s 1 az 4 atomy uhliku,

Atomem halogenu se rozumi atom fluoru, chloru ne-
bo bromu,

Pfipadnymi substituenty na fenvlu jsou : atom
halogenu, alkylovéd skupina s 1 aZ 4 at-my uhliku (napfi-
klad methyl), alkoxylovd skupina =5 1 a2 4 atory uhliku
(napfiklad methoxyl), alkylthioskupina s 1 22 4 ztory uh-
liku (nepriklasd methylthioskupira), trifluormethyl, tri-
fluormethoxyskupina, nitroskupina, kyanoskupina, alkoxy-
karbonylovéd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku v azlkexylu,
eminoskupine 2 mono- a dialkylaminoskupina s 1 a2 4 -tony
uhliku v kazZdém z alkyld,

Jednu skupinu slou&enin podle predloZeného vyné-
lezu tvofi slouceniny obecného vzorce I, kde A je atom jo-
du, kyanoskupina, nitroskupina, alkoxykarbonylova skupina
s 1 aZz 4 atomy uhliku v alkoxylu, alkylkarbonylovéd skupinsa
s l'az 4 atomy uhliku v alkylu, alkoxyalkylové skupina s
l az 4 stomy uhliku v alkoxylu a 1 2% 4 ztomy uhliku v al-
kylu, alkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, formylovd
skupina, alkylthioalkylovéd skupina s 1 a2 4 ztomy uhliku
v kazdém z alkyld, nebo skupina ~CH=NOR® , kde RS je alky-
lovd skupina s 1 8% 4 atomy uhliku; Rl 2 R2 jsou alkylové
skupiny (zejména methyl nebo ethyl); R3, B, Da E jsou
atomy vodiku; rR% je alkylové skupina se 2 =22 6 atomy uhli-
ku, popi#ipadé substituovand atomem halogenu nebo alkoxylo-
vou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku; a X 2 Y jsou oba ato-

my kysliku,




PrfedloZeny vyndlez je bliZe ilustrovéan sloule-
ninari uvedenymi v nésledujici tebulce I, kde jsou shrnuty
slouceniny obecného vzorce I, kde Rl, R2, R4, A a B maji
vyznamy uvedené v této nadsledujici tabulce a R3, D a E

jsou atomy vodiku a X a2 Y jsou atomy kysliku,

slouc, R1 R2 R4 A B tgplota tani
¢islo (7C)
1 CH, CH, (SH3)C I H 228,5-230,5
2 SHy CHy  CH4CHL(CHO),C I H
3 CHy CHy  C1(SH4) 0 I H
4 CHy CHy  Br(ZH;)5C I H
5 CHy CHy  F(SH Y0 I H 165,5-1C8
6 CHy CHy  CHLO(CH,) 0 I H
7 CH5 CH4CH, (CH3)35 I H
8 CHy CHLCH, CH,CH,(CH3),C I H
9 CHy CHLCH, C1(CH4),C I | H
10 CH; CH CH, Br(CH5),0 I H
11 CHy CH4CH, F(CHg)5C I H
12 CH; CH4CH, CHS0(CH,4),C I H
13 CH, CH, (CH4) 5C CN H 145-148,5
14 CH, CH, F(CH3),C CN H
15 CH5 CH, (CH3)4C NO,, H 18S-1¢4
16 CH, CH, (CH3)4C COOCH, H  260(rozkl.)
17 CH, CH, (CH4)4C c’o:H3 H
18 CH, CHg (CH5) 5C CH,OCH, H
19 CHy CHy (CH3)4C ~ SCH, H *
20 CH, CHy F(CH3),C COCCH, H
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gloué Rl R2 R4 A B tgplota téndi
3 ¢islo (°C)
» c
21 CHy CHy  F(CHy),C cock, "
~ o v
22 CHy CHy  F(CHy),C CH,OCH 4 H
23 CH3 CH3 F(CHB}ZC SCH3 H »
24 CH, CH,  (CH3),C CHO H
) rw -l
25 LH3 CH3 (CH3)3, CHZbCH3 H
26 CH3 CH3 (CH3)3C CH:NOCH3 H
27 CHy CHy  F(CH3),C SCF H *
208-
28 CH3 CH3 (CH3)3C COOCHZCH3 H 208-20¢
28 CHy CHy  (CH5)4C CHO H 186-187
30 CH3 CH3 F(CH3CH2)ZC I H 143-145
31 CHy CHy  F(CH3)(CH4CH,)C I H  146-147
32 CH3 CH3 F(FCHZ}(CHa)C I H 140-144
33 CH CH, F(CH3)2C -CECH H 110(rozkl,
34 CH3 CH3 F(CH3)2C -HC:CH2 H 164-165
35 CHy CH4 (CH3)3C -C=CH H 130(rozkl,)

¥ sloulesnina ¢islo 19

g nMr (270 MHz, CDCl,) 41,33 (SH, ), 2,50 (3H, s), 2,25 (3H,3),
3,10 (3H, s), 7,13 (2H, d), 7,40 (1H, s), 7,74 (1H, s)

ppr,

¥ sloudenina Cislo 23

‘ 1 {1.68 (61, 01, 2,50 (3H, s,

s}, 7,18 (1H, d), 7,25 (1H, dd),
Siroky s) ppm,

H NMR (270 MHz, CDCl;)
2,85 (3H, s), 3,12 (3H,
7,72 (1H, d), 8,15 (1H,




# sloudenina &islo 27

1y NMR (270 MHz, COC1,) {1.68 (EH, d°, 2,87 (3H, s),

3,15 (3H, s), 7.35 (1H, d), 7,85 (1H, dd}, 7,95 (1K, s),
8,22 (lH, $iroky s) ppm,

Sloudeniny podle pfedloZeného vyndlezu lze napri-
klad pfipravit postupy naznafenymi ve schematech 1 a 2,
Rl 4

2
V obou téchto schematech maji , R, R", A, B, D a £ vy3=

uvedeny vyznam,

S chenmnmnsea 1

= NH-P
E NH.,
5 O.N— SO, H
ozN‘—%i:::jéf—cozH > Y2 2
4 5 b B
(II1) (1VA
E NH-P E NH-P -
1
//R. P o1
HoN ON\\Rz &—— onN CON
N\ 2
) R
D B - D B
(VI) (V)

|
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E NH-P
0 sl |
| .
R*-C-NH CON {i 5 — R4 - é NH
R r2
D B
(VII) (VIIIY
E A =
? 1 C Rl
| Ve R
R*-C-NH con, R*.C-NH zon/
R™ \ R?
/
D B D B
(11) (IX)

Podls schematu 1 lze slouceniny vyse uvedeného
vzorce II, kde A je napriklad kyanoskupina nebo alkylthio~

skupina s 1 22 4 atomy uhliku, pfipravit resakci slouleniny

obsahujici jod vySe uvedaného vzorce IX se soli precho-
dového kovu, napfiklad s kvanidem m&dnym nebo methanthio-
ldtem midnym, ve vhodnénm rozpoudtddls, jeko j= N,N-di-
methylformamid neboc dimethylsulfoxid,

'~ Sloudeniny obsazhujici jod vy3e uvedeného vzor-
ce IX lze pfipravit z anilin® vySe uvedeného vzorce VIII
reakci s’kyéelipduvdusitou (uvolnénou napfiklad z dusita-
nu sodného a kyseliny sirové) e zdroje jodu, jzko je jo-
did draselny. - |

Aniliny vySe uvedeného vzorce VIII lze pfipra-

vit ze slouenin vy3e uvedsného vzorce VII, kde P je
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chrénici skupina, Nepfiklad, kdyZz P je trifluoracetylova
skupina, lze ji odstranit reakci slouleniny vySe uvedeného -
vzorce VII s basi v rozpoudtddle obsshujicim hydroxylové
skupiny, jako je uhli&itan draselny v methanolu. .

Slouéeniny vy3e uvedeného vzorce VII lze ptipre-
vit z anilin@ vy3e uvedeného vzorce VI reakci s chloridem
kyseliny vzorce RACOCI ve vhodném organickém rozpoudtédle,
jsko je methylenchlorid, v pfitornosti bace, jako je ter-
cidrni amin (napfiklad triethylamin) nebo uhli&itan nebo
hydroxid alkalického kovu (napffiklad uhliitzn sodny nebo
hydroxid sodny).

‘ Aniliny vy8e uvedeného vzorce VI lze pifipravit

z nitrosloudenin vySe uvedenédho vzorce V stendardnimi po-
stupy, jako je hydrogensce na katalysédtoru ze vzécného ko~
vu (rapfiklacd palladium na uhli) ve vhodném rozpoustidle
(napfiklasd v athylacetdtu) nebo Zeleza nebo na chloridu
cinstém v kyselin® chlorovodikové.

Nitroamidy vvy8e uvsdaného vzorce V lze pfipra-
vit z ritrokyselin vy3e uvadeného vzorce IV reakci nej-
prve se standsrdnim reakiénim &inidlem, jzko je thionyl-
chlorid resbo oxalylchlorid, p#iéemZ vznikne chlorid ky-
seliny, ktery ses potom nechd reagovat s aminesm vzorce
RleNH ve vhodném rozpoudtiédle, jako je methylenchlorid,

v piitomnosti base, jeko je tercidrni amin (napfiklad
tristhylamin), nebo uhliditan nebo hydroxid alkalického
kovu (napffiklad uhliditan draselny nebo hydroxid sodny).

Nitrokysaliny vy%e uvedeného vzorce IV lze pfi-

pravit ze slouesnin vy3e uvedeného vzorce III chraréninm
aminoskupiny chrénici skupinou P, jako je trifluoracetyl,
a to reakci s anhydridem kyseliny trifluoroctové,

®
o

e
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Schenmna 2

E NH, E I
- ~
NO,, =0,H > NO,, COH
D B D B
(I1I) (XXV)
E A £ I
RY r:
/ /
NO,, — CON §%~————~—- NO CON
2 \R 2 N2
R / P\
D/ B D B
(XXVII) (XXVI®
%
E A E A
]
B | ﬁ R
NH con? . —F  RAC-NH— CON
2 N2 \.2
R R
D B D B
(XIX) (I1)

Fodle schematu 2 lze slouleniny vy3e uvadeného’
~vzorce II pFipréVit z aninoamid& vysSe uvedeného vzorce XIX
reakci s chloridem kyseliny vzorce R*cOC1 ve vhodnén orga-
nickém rozpoudtédle, jako je dichlormethan, v pfitomnosti
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base, jako je terciarni amin (nepfiklad tristhylamin) ne-
bo uhliditan nebo hvdroxid alkalického kovu (naprikled
uhliditan sodny nebo hydroxid sodny},

Aminoaridy vyi3e uvedeného vzorce XIX lze pfipra-
vit z nitrosloudenin vy3e uvedeného vzorcz XXVII resdukci
za pouzitdi bZZnych postupd, jako j= hydrogsnace na katzly-
sdtoru ze vzacného kovu (nepfiklac rezlladium ns uhli}) ve
vhodnér rozpoustidle (napfiklacd ethylacatdtu’ nabo Z=lezo,
nebo na chloridu cinatér v kysellnﬂ chlorovodikové,

Postup popssny vz schematu 2 j= obzvlai3t? vhod-
ny pro pfipravu sloulerin vy3e uvecerého vzorce II, kce
A je atom jodu, l-alkeny) se 2 2% 4 atomy uhliku nsbo
l-alkinyl se 2 a% 4 ztomy uhliku, V pfipscd, 22 A je l-al-
kenyl se 2 22 4 =tomy uhliku nebo l-alkinyl se 2 2 4 a2to-
my uhliku, nitroclouleniny vyd=z uvadz-ého vzorce XXVII lzs
pFipravit z jodid® vyse uvedaného vzorce XXVI rsekci ¢ 2l-
kinem se e¥ 4 atory uhliku r2bo s l-tri-n-butylstannyl-
zlkenen se 2 &% 4 atory uhliku ve vhodném rozpousdt3dle
(nap#iklad N,N-dimethylformamic nabo szcetonitril’ v pfi-
tornosti katalysdtoru (nzpfiklad bis(triferylfosfin)pzal-
ladium-II-dichlorid), popfipad?® v pfitomnosti socli jedno
rocné midi (napFiklad. jodid midry), JestliZfe A je ethinyl
se 2 22 4 stomy uhliku, pouZity alkin ses 2 aZ 4 #tomy uh~-
liku je trimethylsilylethin, a trimethylsilylova skupina
se odstrani v rédsledujicim stupni reakci s uhlicitanem
draselnym ve vhodrém rozpoudtddle, jsko je mesthanol, V
pifipadé, Z2e A je ztom jodu, jodicdy vvSe uvedeného vzorce
XXVI se pouziji pfimo jako nitroslouleniny vySe uvedeného
vzorce XXVII,

Jodidy vy3e uvedsného vzorce XXVI lze pfipra-
vit z nitrokyselin vySe uvadeného vzorce XXV reakci nej-
prve se standardnim reak&nim &inidler, jako je thionyl-
chlorid nebo oxalylchlorid, za vzniku chloridu kys=liny,
ktery se potom nechd reagovat s aminem vzorce RlRZNH
ve vhodném rozpou3tidle, jako je dichlormesthan, v pii-

PRy T
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tomnosti base, jeko je tercidrrni 2min (rapfiklad triethyl-

- amin), nebo uhliditan nebo hydroxid alkalického kovu (na-
priklad uvhliditan draselny nabo hydroxid sodny),

s Nitrokyseliny vySe uvedeného vzorce XXV lze pfi-
pravit z anilin® vy3e uvedeného vzorce III reakci s kyse-
linou dusitou (uvolnZnou napfiklad z du:zitanu sodného a
kyseliny sirové) a .e zdrojem jodu, jeko je jodid drazel-
ny.

Slouceniny podle predloZeného vynadlezu lze také
prfipravit podle postupd popsanych v evropské prrihléaSce
EP-A-0381330 & v britskych prihlaskach ¢, 8016577,0 ,
S01658C,4 a €016582,C a v prihlaskach, které z nich naro-
kuji prioritu, pricesmZz obsah téchto prfihlassk je zde uvéa-
dén jeko odkaz.

Dz18im predmitem. rrfedloZeného vyndlezu jsou zde

popsané zplsoby pro prfipravu sloulenin podle vyndlzzu,
o

viatni zi

ja=-1i tento zplsob pouZiven pro ptfipravu zloudenin podle
vyrédlezu, Timto zplsoben s=2 pfipravi slouceniny podle vyné-
lazu :

’ 3 03
a) kda X @ Y jzou oba atomy kysliku 2 R™ je atom vodiku,
) reakci sloudsniny obscného vzorce X '

m

A

X
s

0
Y

HN c\/ 1 (
N

R
/
Ng2
kde obecné symboly maji vySe uvadeny vyznan,
s chloridem kyseliny vzorce R40001, kde R* ma vyse

uvedeny vyznam, ve vhodnér organickém rozpoustidle

v pritornasti base; nebo
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ii) reakci slou&eniny obecného vzorce XI

I 0 ‘
R*_C-NH 7 (XI)
N

D B

kde obecné symboly raji vySe uvedeny vyznan,
s aminem vzorce RleNH, kde Rl a R2 maji vyde uve-
deny vyznam, ve vhodném organickém rozpoudticle v

pritomnosti base nebo nadbytku aminu RlRZNH; nebo

iii) reakci slouleniny obecného vzorce XII

R (XIT)

D B

kde L je odétépitelné'skupina a ostatni symboly
meji vyse uvedeny vyznam, se slouZsninou obecného

vzorce R4-CO-NH2 , kde R* ma vyde uvedery vyznar,

a s basi; nebo E
y ?
b) kde X 2 Y jsou oba atomy kysliku a R3 2 R7 -polu dohro- ) ,
mady se skupinou C(O)N tvoFi kruh obecného vzorce XIII i

-

0

: n |
R C {
c N —— {(XIII) :

kde R5 a R6 jsou nezavisle na sobd® a2tom vodiku, alky-
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lové skupina s 1 a2 4 =ztomy uhliku nebo ztom hzlogenu,

i) reakci sloucdeniny obecného vzorca XIV

G = A
> 'c! { 0
N TN — 7 Rl (XIV)
e . Ny ‘
RZ CHyx" Ho ) N
d B D

kde X* je atom chloru, bromu nebo jodu a oztatni obec-
né symboly maji vy3e uvadeny vyznem, s basi ve dvou-
fdzovém systému obsahujicim organické rozpoudtidlo a
vodu v pritorrosti katalysdtoru fazového prfenosu; nebo

-

3
c) kde X 2 Y juou oba atory kyeliku, R j= ator vodiku =z
rR* je skupina obecného vzorczs XV

R8
|
F—C
|
8 g RS
kde R® a R~ jsou nezdvisle na sob® atom vodiku, alkylova

(XV*

skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku nabo halogsnalkylova skupi--

na s 1 az 4 a2tomy uhliku,

i) reakci slouceniny obecného vzorce XVI

0 £

A

(XVI)

kde obecné symboly mzji vyée uVedeny‘vyzném,
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s ¢inidlem prfendsSejicim fluorid ve vhodném rozpous-
tédle; nebo

d) kde X 2 Y jsou obz atomy kysliku, R3 je atom vodiku a
r* je skupina obecného vzorce XVII

FCH, — C —— (XVII)

!
J

kde obscné symboly maji vyse uvadeny vyznan,
i) reakci slouceniry obecného vzorce XVIII

\\O

1

HOCH,.— C — C—-=N .C R (XVIII)
R

/

N/
N2

kde obscné symboly meji vyS3e uvedeny vyznznm,
s fluoraénim &inidlsr ve vhodném rozpoudtddle:

nebo

e) kde X je atom kysliku nebo siry, Y je atom siry a
R3 je atom vodiku,
i) reakci slouleniny obecného vzorce II

S N\ AN 00 5 N T N T A e N 2 AR N S B

g e it e i o

R T e R AT el




R”-C-NH con”” (I1)

kde obecré svmboly maji vyde uvedany vyznem,
s thionalrim Cinidlem ve vhodrém rozpouitddle za

vzniku bud sloudeniny obecného vzorce I

£ A
X
SN
Y cZ (1)
43 AN
\\RZ
D B

kde X je stom kysliku, Y je atom siry a R3 je ator
vodiku, nebo sm&si slouleniny vyZe uvedeného obec-
rného vzorce I, kde X je ztom kysliku, Y je atom si-
ry a R je atom vodiku, a sloudeniny vvde uvedaného
obzcného vzorce I, kde X a Y jsou oba atomy siry s

R je atom vodiku; nebo

f) kde X je atom siry, Y je atom kysliku a R> je atom vo-

diku,
i) reakci isothiokyandtu obecného vzorce XXi
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m

0]
Y 4 1
8=C=N C R ©(XXI)
\N\/ ,
2
/ :

kde obecné symboly msji vyde uvedeny vyzner,

s organokovovym Cinidlem vzorce R*Li nebo R4Mg-ha1,
kde RY ma vy8e uvedeny vyznan a hal je aton halogenu,
ve vhodném rozpoudt¥dle pfi teploté mezi -78 °c o

+25 °C; nebo

ii) reakci chloridu kyseliny obecného vzorce XXII

w

Q=
O

R 7 N\ 047

|- (XAII)
H N

Cl

kde obecné symboly maji vy$e uvedeny vyznanm,
s aminem obecného vzorce R RZNH, kde Rl a R2 ma -
ji vyde uvedeny vyznam, v piFitomnosti base; rebo

g) kde X =z Y jsou oba =ztomy kysliku, R3 je atom vodiku a
r* je skupina obecného vzorce XXIII

R8
11 ‘
R™7OCH,— C —— (XXIII)
|
E Rg
kde R11 je alkylové skupina s 1 az 4 atomy uhliku a ostat-

ni'. obecné symboly maji vy3e uvedeny vyznam,
i) reakci slouleniny obecného vzorce XX1V

o a e
i

Ty

e T = e

IR R
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. £ A
RE 0o 0
. I f! s 1
HOCH, — C— C —N c R (AXIV)
| N\ ’
le | N
\Rz
D B

“
kde obecné symboly mezji vySe uvedsny vyznam, s halo-
. 11
genidem obecného vzorce R 7"-hal, kde obecné symboly
maji vy8e uvedeny vyznam, v pfitornosti base vz vhod-

ném rozpoust#dle,.

Slougeniny podle prredloZeného vyndlezu vykazuji
diroké spektrum BEXXXMEXX fungicidni ¢€innosti proti cho-
robdm rostlin, Jsou zejména (Cinré proti trfidam pathogenl
znadmych jeko phycomycetes ( ekvivalantni oomycetdm}, Jsou
to zejména druhy Phytophthors, Plasmopara, Perenospora 2
Pseudoperenospor=z, P#iklady pathogsnt, k jejichZ hubeni
jsou slou&eniny podle prfedloZeného vyndlezu obzvlasté
vhodné jsou : Plasmopara viticola (perenospora révy vin-
né) na vinné révd, ostatni plisnd, jako je Bremia lactucae
(plisen salétovéd) na saldtu, Psrenospora spp. na s0ji,
tabaku, cibuli a jinych hostitelskych rostlindch, Pseudo-
perenospora humuli na chmelu a Pseudopsrsnocpora cubensis
na okurkdch, Phytophthora infestans na bramboréch a raj-

. gatech a jiné druhy Phytophthora cspp. na zelaninZ, jaho-
déach, avokédu, pepifovniku, okrasnych rostlinédch, tabdkov-

. niku, kakaovniku a jinych hostitelskych ro=tlindch a
Pythium spp. na ryzi, okrasnych rostlinach, zelenﬁiné a
tradvniku,

PfedloZeny vyndlez rovn&Z popisuje zplsob poti-
réani hub, ktery spoéivé v tom, 2e se na ro:stlinu, na se-
meno rostliny nebo na misto, kde rostlina a semeno ros-
tou, aplikuje fungicidn® 0&inné mnoZstvi slouceniny po-
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dle vynélezu nebo prostifedku, ktery tuto :loucaninu ob-
sahuje,

K zem&d#lskym 0Celfm je moZno slouleniny podle
vyndlezu pouZivat pifimo jako takové, ale ucelnfji se via!
za pomoci rfedidla nebo no:ife zpracovavaji na prostredky,
které tyto sloudeniny obsahuji, |

Sloudeniny podle vyndlezu j2 moZno aplikovat
fadou zplsob&, Tak je moZno napfiklacd tyto sloulasniny apli-
kovat, at uZ jako takové nebo upraveré na pFislu3né pro-
stfedky, pfimo na listy rostlin, na ssmena rostlin nebo na
jiné prostfedi, v n&mZ se ro-tliny pZstuji rnebo mzji pis-
tovat, nebo je lze aplikovat postrikem, popnra3ovénim nzbo
ve forr& krérmovitého nebo pastovitého oro:tifadku, nzbo j=
lze aplikovat ve form® par nebo granuldtu s pémal“m uvol-
novénim 0&inné latky,

OSetfovat je moznoc libovolnou &ést rostli
priklsd listy, stonky, vitve nebo kofany, n=b
osSetfovat pdcdu okolo korfen®t nebo samanz prad
Uginné latky = prostredky podles vynélazu lzaz rovn
kovat do pldy obecn3, do vody pro zavlzhovéd bole nzabo
do hydroponickych kultiva&nich systérd, Sloulz=niny podle
vyndlezu lze rovn&Z injekdné aplikoVat do ro:tlin a lze
je také aplikovat postiikem nz vegetaci za pouziti eslsk-
trodynamickych postfikovych tachnik nzbo jinych m=tod
aplikace malych oéjem& Géirnych prostradikd,

Vyrazem "rostliny” se v tomto taxtu mini byli-'

je moZno pouzivat k prevantivniru, protektivniru, pre-
fylaktickénmu nebo ke kurztivrimu oSestFovéni,

V zem&d&lstvi 2 zahracdnictvi s= slouleniny
Typ pouzivaného prostifedku v kaZdérn pf
zamyéleném‘ﬂéelu. jehoZ se mé dosdhnout.

Prostfedky pocle vynélazu mohou mit formu po-

pra3i nebo granulatf, které obsahuji ulirnou sloZku

podle vynélezu s vyhodou pouZivaji va fornmiI prostifadkd,
pe

inad? zavied na
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{elouCeninu podle vyndlezu) 2 psvré fadidlo nebo nosid, na-~
priklad plnidlo, jako kezolin, bentonit, kfemslinu, dolomit,

uhliditan vdpenaty, mastek, prédkovy oxid horfeératy, val-
chafskou hlinku, sédru, infusoriovou hlinku a pod., Tyto
granulaty mohou byt pifedesm upraveny tek, Ze jsou vhodné

k aplikaci do p@idy bez dal3iho zprabovéni. Tyto granuléa-
ty je moZno vyrabit bud impragnaci peletizovandho nosidsz
uCinnou léatkou nebo pzlestizaci =misi G¢inné latky o prés-
kového plnidla, Pro-tifedky pro mofani osive mohou napfi-
klad obsahovzt ¢inidlo (napfiklzd rminerdini olej) napora-
hajici pfilruti prosti¥edku k osivu, Alternativn3 j2 noZno
G€innou slozku upravovat k mofeni osiva za pouZiti orga=-
nického rozpoustZdls (rapfikliad M- ﬂatnMApvrro1loonu, nro-
pylenglykolu nebo dimsthylformamidu), Proutfedky podle vy-
nédlezu mohou byt rovn&Z ve formd sméditelnych praské nebo
ve vod# dispergovatelnych granuli, obszhujicich smééeci
nebo dispergaéni Cinidlo k uznadninri dispergovéni pr
do kapalin, Prédky nebo granuldty mohou také obs:hovat
plnidla a suspendadni &inidlsz,

Emulgovatelné koncentrdty nabo emulse je moZno
pfipravovat rozpustinim ¢Cinné létky v organickém roz-
poudtddle obsshujicim pfipadn3 smédedlo rebo emuigétdr
a potom vnesenim této smisi do vody, ktard tzké mifs ob-
sahovat sméfedlo nsbo emuléétor. Vhodnymi orgarickyni
rozpoust¥dly jsou =zromatickd rozpoustidla, jako alkyl-
benzeny a alkylraftaleny, ketony, jako cyklohexanon 2
methylcyklohexanon, chlorované uhlovcdiky, jako chlor-
benzen 2 trichlorethan, a :lkoholy, jako benzvlalkohol,
furfurylalkohol, butanol a sthery glykolu,

Suspensni koncéntréty prakticky nsrozpustnych
pevnych latek j2 moZno pfipravit rozemildnim v kulovych
mlynech v piitomnosti dispergeéniho Cinidlz & sucpendad-
niho ¢inidle, kteraZto &inidla meji za kol zabranit

usazovadni pevného materiilu,
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Prostrfedky pouZivané jako postifiky rohou byt rov-
nd2 ve form? aerosoll, v kterémZto pfipad® je prostrfedek
udrzovédn pod tlakem v zdsobniku v pfitomnosti propelantu,
napfiklad fluortrichlormethanu nebo dichlordifluorrethanu.

Sloudeniny podle vyndlezu je moZno misit v su-
chén stavu s pyrdtechnickymi smismi na prostifedky vhodné
v uzavfenych prostorach k vyvijeni dymu, obsahujiciho ty-
to sloudeniny,

Alternativiné je roZno sloulaniny podle vynalezu
pouzivat v mikroenkapsulovzné forrd#, SlouCeniny podle vyna-
lezu je tzké moZno formulovat ra biodegradabilni polymer-
ni preparaty, &inZ sz pfi pouZiti dosahujs pomalého 2 Fi-

zeného uvolnovani ¢&inné létky,

6]
E
0
£
3
o

Jedrotlivé prostifedky je
rro rtznd pouZiti pomoci vhodrych
distribuci, zcdh=si & resistenci v edt
povriich, Fro zlzp3sni biologické Glinnosti rlzny
rfidavné latky., Témi-

'.
P

pravkt je moZno pridavat jedti dalsi
to pFfidavnymi létkami mohou byt povrc ové ecktivni &inidle,
kteryni sz zlsp3uje smdCeni a2 retencs na pSstfsagad po-
vriich o3stfanych t3mito pfipravky a také absorpce 2 robi-
lite G&inné latky. Dals mohou tyto pFipravky obsahovst
dal3i pfidavré latky na basi olejd pro postrikovani, Na-
pitiklad bylo zjidtino, Ze prfidénim urlitého minerdlniho
nebo prirodniho rostlinného oleje (jeko je sojovy olej
nebo fepkovy olej) se dosdhns niékolikand-obng vy3si
ochrany list® pfed napifiklad Plasmop=zra viticole,
Slou&eniny podle vyndlazu je moZno pouzivet ve
smdsich s minerdlnimi hn®jivy, nzpfiklad s minesrdlnimi
hnojivy obszhujicimi dusik, draslik nebo fosfor, Vyhodné
jsou prostifedky obszhujici pouze granule hnojivz, do nichi
byls inkorporovéna ¢8inné létka rodls vyndlezu, nspfiklad
povletenim, Tzkovéto granule (&21n& obsehuji aZ do 25 %-
hmotrnostnich sloudsniny podls vyrnalezu, Vyndléz tedy ta-
k& zahrnuje hnojivé prostifadky, ktaré obszhuji hnojivo a
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sloueninu cobzacného vzorce I nebo jeji sl nzbo komplex

s kovem,

Smilitelnéd praiky, emulgovotelné koncentridty: =
suspensni koncentraty normélné obsahuji povrchovi eaktiv-
ni ¢inidla, napfiklad emaCedlc, dispergadtory, emulgdtory
nebo sus Enid

pendacni ¢iridla, VySe zmingné Cinidls mohou byt
kationtového, aniontového nebo nzionogerriho tyou,
Vhodnymi kstiontovymi &inicdly jsou kvarterni

aroniové sloucCeninryv, naprfiklad cetyltrimethylzroniunbro-
mid, Vhodnymi aniontovymi &inidly jsou mydla, soli ali-
fatickych monoester®t kyseliny sirové (naprfiklad lauryl-
sulfat sodry} a soli sulfonovarych aromatickych sloudenin
(nepifiklac dodacylbenzensulfonat sodry, lignosulfondt ns-
bo butylnzftalensulfondt sodny, vépenaty nebo zmonny nsabo
smés cdiisopropvl- 2z triisopropylnaftalensulfondtd sodnych).

Vhodnymni neionogenninmi ¢inidly jsou koncderncadéni
produkty ethylenoxidu s rastnymi alkoholy, jsko s olavl-
alkoholem nebo s cstylalkoholem, nzabo s alkvlfenoly, ja-
ko s oktyl- nebo nonylfenolem a oktylkresolem, Daldimi
neionogennimi &inidly jsou parcidlni estery odvozené od
mastnych kyselin s dlouhym Fetfizcem a anhydridd hexitolu,.
kondensa&ni produkty tichto parciélniéh esterd s ethylén-
oxidem a lecithiny, Vhodnymi suspendaénimi &inidly jsou
hydrofilni koloidy (napifiklad polyvirylpyrrolidon &
natrium-karboxymsthylcelulosa) 2 botnadla, jako bento-
nit nzbo attapulgit,

Prostfedky cro pouziti ve form# vodnych disper-
si nebto enulsi se obecnd doddvaji ve formd korcentratl
obsahujicich vysoky podi: G(€inné 14tky, ktaréZto koncen-

1

tréaty se potom pied pouvZitim rfedi vodou, Od zminZnych %on-

centratd ss poZaduje , aby vyhodnd vydrZely dlouhodobé
skladovéni 2 aby i po tomto skladovéni je bylo woZno rs-

dit vodou na vodné preparaty, které by zlstaly homogenni
tak dlouho, abv je bylo moZno aplikovat béZnym postifiko-

~

vacim zarizenim. Koncentrdty mohou UCelné obsashovat &2
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do S5 i hmotnostnich, 0(éeln& 10 =% 85 % hmotnostnich, na-
pfiklad 25 a2 60 % hmotnostnich, vdinné latky, Po“zFedé-
ni koncentrdtd na vodné prapardty mohou tyto prepardty
obsahovat réiznd mnoZstvi Ulinné léatky, a to v zdvislosti
na zemySleném GCelu, k némuZ se budou pouzivat, obecné je
véak mozno pouZivat vodné prepardty obsehujici od 0,0005
nebo 0,01 do 10 % hmotnoctnich Udéinné latky.

Prostifedky podle vyrdlezu mohou obsahovat rov-
ngz jiné sloudeniny vykazujici biologickou ¢d&innost, jz-
ko napfiklad sloudeniny majici podobnou nebo komplemen-
tdrni fungicidni U&innost nebo G&innost co do regulovéani
ristu rostlin, herbicidni nebo insekticidni G&innost,

Takovymito delSimi fungicidniri sloudenirsri no-
hou byt napfiklad sloudaniny schopné potirat choroby kla-
st obilovin (napfiklad p3enice), jako choroby vyvolané
druhy Septoria, Gibbsrelle » Helminthosporium spn,, cho-
roby prfenosné sesmenem & pddni choroby, jakoZ i pereno-
sporu, plisn¥ nebo padli na vinné rév™ a padli & ztrupo-
vitost na jablonich a pod, Pfiddnim delsiho fungicidu mo-
hou mit vzniklé smési 3irsi spektrum Géinku neZ szrotné
sloudeniny obecného vzorce I. Déle pak mohou mit tyto dal-
§i fungicidy synergicky G&inek ne fungicidni U&irnost
sloudenin obecndho vzorce I, Prfiklady fungicidnich slouds-
nin, které mohou byt v€len&ény do prostifedkd podle vynéle-
zu jsou : (RS)-l-aminopropylfosfonové kysslina, (RS)-4-
(4-chlorfenyl)-2-fenyl-2-(1H-1,2,4-triazol-1l-ylrethyl)-
butyronitril, (Z)-N—2-butenyloxymethyl—Z-chlor-E',6’-di-
ethylacetanilid, 1-(2-kyan-2-methoxyiminoacetyl)-3-ethyl-
moCovina, 3-(2,4~dichlorfenyl)-2-(1H-1,2,4-triazol-1l-yl}-
chinazolin-4(3H)-on, 4-brom-2-kyan-N,N-dimathyl-€-tri-
fluorrethylbenzinidazol-1l-sulfonarid, 5-ethyl-5,8-dihydro-
8-oxo{1l,3}-dioxol-(4,5-g)chinolin-7-karboxylovs kyzalinz,
oL-/N-(3-chlor—2,G-xylyly~2;methoxyacetamido/-'leutyrof
lakton, éldimorph, anilazin, benalaxyl, benoryl, biloxs-
zol, binapacryl, bitertanol, blesticidin 3, bromuconazol,
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bupirirmst, ceptafol, captan, carbendzzin, carboxin,
chlorbenzthiazon, chloroneb, chlorothzloril, chlorozoli-
nat, slouCeniny obsahujici mi#d, jako jo oxychlorid ridi,
siran m&dnzty a Bordsauxska smis, cyclohexinid, cyroxanil,
cyprocorazol, cyprofuram, di-2-pyridyldisulfid-1,1 -dioxid,
dichloflusnid, dichlon, diclobutrazol, diclorezin, diclo-
ran, difenoconzzol, dimethamorrph, direthirirol, dinicorzzol,
dinocap, ditalimfos, dithianon, dodzmorph, dodin, edifan-
phos, etaconazol, ethirimol, ethyl-(Z)-N-benzyl-M-(/methyi-
(methylthioethylddenamino-oxykarbonyl)amino/thie!-ﬂ>alani-
nat, etridiazol, fenapanil, fenzrirol, ferfuram, ferpiclo-
nil, ferpropidin, fenpropimorph, fentin-acstat, fentin-hyd-
roxid, flutolanil, flutriafol, flusilazol, folpst, fosatyl-
aluminium, fuberidazol, furalaxyl, furconszol-cis, guazatin,

hexaconazol, hydroxyisoxzzol, imzzaslil, imibenconszol, ipro-
benfos, iprodion, isoprothiolan, kasugarvycin, mencozab, mz-

neb, mepanipyrim, mepronil, retalaxyl, mathfuroxzr, meth-
sulfovex, myclobutanil, n=oszsozin, dimsthvldithiokarbarst
nikelnaty, nitrothal-isopropyl, nuzrimol, ofuracse, organic=-
ké slouleniny rtuti, oxadixyl, exycarboxin, pafurazoste,
penconazo!, pencycuron, phenazir-oxid, phthalid, poilvyoxin D,
pOIyram, pfobeméiol, prbchloraz, procyridon, prdpém carb,
cropiconazol, propineb, prothiocarb, pyrzzophos, pyrifenox,
pyroquilon, pyroxyfur, pyrrolnitrin, cuinomsthionat,
cuintozen, SSF-10¢, straptomycin, sire, tsbuconazol, te-
chlofthalar, tecnazer, tetracoaazbl, thiabendazol, thicro-
fen, thiophenazt-methyl, thirar, tolclofos-methyl, 1,1/
iminodi(oktarethylen)diguanidin~-triacetdt, triadimafon,
triadimenol, triszzbutyl, tricyclazol, tridemorph, triforin,
i

t
validamycin A, vinclozolin, zarilarid a rneb,

i
z
Slou€eniny obscného vzorcs I je moZno misit s pé-
dou, radelinou nebo s jinyﬁi.rﬁstovymi prostfediri % ochras
né rostlin proti chorobanm pfenosnym semsnen, pddnim cho-

robam nebo listovym houbovym onemocné&nim.
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Mezi vhodné insekticidy, kt=ré je moino pridavat
do prostifedk podle vyndlezu, patii buprofezin, carbzryl,
carbofuran, carbosulfan, chlgﬁpyrifos, cycloprothrin,
demeton-s-methyl, diazinon, dimethoat, ethofenprox,
fenitrothion, fenobucarb, fenthion, formothion, isopro,
carb, isoxathion, monocrotophos, phénthoat, pirimicarb, pro=-
paphos a XM2,

Ldtkami regulujicimi r& t ro tlin jsou slouleni-
ny, které brani kli&eni nabo ri@stu plevell nsbo selektiv-
né kontroluji r@st mén& 2adoucich rostlin (naprfiklesd trav).

Jako piiklady vhodnych reguldtord réstu rostlin,
které je moZno pouZivat v korbinaci sz slouceninami podle
vyndlezu, se uvédiji : 3,6-dichlorpikolirové kyszlina,
l-(4-chlorfenyl)-4,6-dimethyl-2-oxo-l,2-dihydropyridin-3-
karboxylové kyselina, mathyl-3,E-dichloranisét, zbscisova
kyselina, esulam, benzoylprop-=sthyl, carbetamid, duminozid,
difenzoqust, dikegulzac, ethephon, fanpantzzol, fluoricd-
amid, glyphosat, glyphosin, hydroxybsnzonitrily (nepriklzd
bromoxynil), inab=snfid, isopyrirol, mestné slkohcly & kyse-
liny s dlouhymi #etdzci, hydrazid kyseliny maleinové,
nefluidid, morfaktiny (napfiklad chlorfluoroscol), paclo-
butrezol, fenoxyoctové kyssliny (napffiklsd 2,4-D nebo
MCPA), substituované banzoové kysaliny (napfiklad trijod-
benzoovd kyselina), substituovzné kvartzrni amoniové =z
fosfoniové sloudeniny (nepfiklad chloromequat, chlorpho-
nium nebo mepiqusztchlorid), tecnazzsn, auxiny (napfiklad
indoloctovéd kysslina, indolmis2lnd kyselinz, nzftylocto-

vd kyselina nebo naftoxyoctové kyselina), cytokininy (na-
pifiklad benzimidazol, benzyladsrin, benzylaminopurin,
difenylmodovina nebo kinstin), gibereliny (naprfiklac

GA GA, nebo GA7) a triapehthanol,

3’ 4
Nasledujici priklady bliZe objasnuji pfadloZeny

vynalez,
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Priklady provedani vyn&alazu

ch pfiklzdach se vyrezem "ether"
r u

oztok$ sa2 pouzivd sdiran hofecd-
naty & zshu3tovéni roztokd ss provédi za .niZeného tlaku.
Kde jsou uveadena IZ = NMR spektra, jsou tato data selektiv-
ni, neni tedy uvadin plrny vyclet viech absornci ve viach
pFipadach. V pFfikladové Césti sa pouiivsji nésledujici

zkratky :

NMR = nukleédrni magr2ticka resornancs
s = singlet
d = dublet

dd = dubl=at dubletd
t

= triplast

n = multipliert
§ = 3iroky pik
PFriklad 1

Tento pfikizd popisuje pifipravu 4-trimethyl-
acetamido—z-jod-N,N-dimsthylbenzamidu (zloutenina &, 1

z tabulky I},
Stupsn 1

Priprava 4-nitro-2-trifluoracetamidobznzoové
kyseliny

K michané suspenei 4-nitroanthranilové kyseliny
(10 g) v bezvodém etheru (60C ml) se pfidd uhlic¢itan sod-
ny (80 g). Suspsnse se ochladi ns 2 °C a po kapkach ss pii-
dava erhydrid trifluoroctové kyseliny (85 ml)., Vznikla
31lutozelena smds ss ohifeje na teplotu mistnosti a micha
se 5 hodin pied tim, neZ se naleje do chloroformu., Nad-
bytek anhydridu ss rozrusi ledem 2 organickd vrstva se
promyjs vodou, vysu8i, pfefiltruje 2 zahusti se zz sniZe-
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ného tlaku. Ziské se oranZové pevnd litka, Chromatografii
nz silikagelu a eluci smisi ethylacetdt/hexar./kysalina
octovd (50:60:5) se ziskad 4-rnitro-2-trifluoracestamidoben-
zoovd kyszlina (4 g) ve formé& #1luté pevné latky,.
1y NMR (CDCl,, 270 MHz).JfB,OS (1H, d), €,38 (1lH, d),
$,47 (1H, & &), 13,22 (1H, § s) ppm, teplota téni 130 °C
(rozklad?.
Stupen 2

PFipreves 4-nitro-2-trifluoracetamido-N,N-direthyl-
benzamidu

K michané suspensi 4-nitro-2-trifluoracatamido-
benzoové kyseliny (3,5 g) a dimethylformemidu (3 kopky) v
dichlorretheru (30 ml) se pomalu pfiddvéd oxalvlchlorid
(1,1 ml}), Aby s2 smé&€s rozpustila, pFidd se d=1%i dichlor-
methan (70 nl) =

o

lu pffida pifi 5 "C k dimethylaminu (40 & hmot, /hmot,, vodny

sm*s s2 micha 1,5 hodiny & poton se poma-

roztok, 14 ml) 2 4-direthylaminopyridinu (katalytické rnoz-
stvi), Vzniklé jasnd Zlutd smis se micha 1,5 hodiny pfi
teplots 5 °c, potom se promyje zifed%nou vodnou kyselinou
chlorovodikovou, nasycenym vodnym roztokem hydrogenuhli-
gitanu sodného a vodou, Organioké vrstva se vysudi, pre-
filtruje a zehusti ze sniZeného tlaku, Ziskd se Zluty olej,
(3 g), ktery ztuhne po zpracovdni emfsi ethylacetdtu a he-
xanu (1:1), Rozm#lnénim s malym mnoZstvim smési ethyl-
acetatu a hexanu (l:1) se ziské 4-nitro-2-trifluoracet-
amido-N,N-dimethylbenzamid ve formd svétle 2luté pevné
latky (1,85 g),

'H NMR (CDCL,, 270 MhHz) § 3,15 (oM, 5 sy, 7,55 (1H, d),
8,08 (lH, dd), €,18 (1lH, s), 10,55 (}H, s) ppm, teplotea
tani 13¢,5 2 140,5 °C.




Stupeﬁ 3

Priprava <-amino-2-trifluoracetamido~N,N-di-
methylbenzamidu

Palladium na uhli (106 %, katalytické mnoZstvi)
se dobifs proplachnz argonem, PFfidd se 4-nitro-2-trifluor-
scetamido-N,N-dimethylbenzamid (1,3 g v methanolu (4,5
ml), reakéni nédoba se propléchne tfikrat vodikem 2 udr-
$uje se v atmosféfe vodiku po dobu 3 hodin, Smés s2 dva-
krdt pfefiltruje pfes hyflo = prfefiltrovénim pfes filtrad-
ni papir se2 odstrani katalysadtor, ZzhusSténim za sniZeného
tlaku se ziskd 4-amino-2-trifluoracetamicdo-N,N-dimsthyl-
benzarid vz forr® svitle Zluté pevné latky (1,CS g},
"W NMR (CDC1,, 27C MHz) d 3.1 (eH, s), 4.7 (2H, s). 6,45
(1H, ddy, 7,17 (iH, d), 7,68 (iH, s), 11,4 (1H, s), p

teplota téni 170 =% 171 9,

on,

A

Stupan 4

Priprava 4-trimethylacetamido~2-trifluoracat~
amido-N,N-dimethylbenzamnidu

K michanénu roztoku 4-amino-2-trifluoracetamido-
N,N-direthylbsnzamidu (8CC mg), triethylarinu (61C ,ul) s
A-dimethyleminopyridinu (katalytické mnoZstvi) v cichlor-
methanu (40 ml) se prrida po kapkdch trimethylacetylchloricd
(348 ,ul}, Po 18 hodinéch se reakéni sm&s promyje ziediZ-
nou vodnou kyselinou chlorovodikovou, nasycenym vodnym
roztokem hydrogenuhliditanu sodného a vodou, vvysudi se,
prefiltruje a zzhu3t2nim za sniZendho tlaku se ziskad
oranzovy olej, ktery po rozm&lnini s hexanem vykrystaluje.
Chromatografii na silikagelu a eluci smisi hexanu a ethyl-
acetadtu (1:1) se ziskd 4-trimethylacetamido-2-trifluor-
acetamido-N,N-dimethylbenzamid ve form¥ bilych krystals,
by oNMR (CDCl,, 270 MHz) 5-1,3 (SH, s), 3,1 (6H, s),
7,45 (1H, d), 7,68 (lH, s), 7,96 (1H, dd), 8,1 (1H, s}
ppm, teplota téni 1S0 az 191 °c.
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Stupen 5

Priprava 4-trirethylacetamido-2-amino-N,N-di-
methylbenzemidu

K michanému roztoku uhliditanu draselného ve
vodnér methanolu (40 ml, 7 %, 2:5 obj./obj.) se prfida
4-trimethylacetamido-2-trifluoracetarido-N,N-dinsthyl~
benzamid (360 mg). Po 32 hodinéch se reakini smis nalejs

do vody & produkt se extrshuje etherem (2 x), Spojené or-

ganické extrekty se vysusSi, prefiltruji a zahudtinin z=2

sniseného tlaku se ziskd 4-trimethylaceterido-2-2mino-

N,N-dimethylbenzamid ve formé Zluté pevné latky (164 mg).

i nMR (CDCL,, 270 HHz) d 1,3 (SH, s), 3,05 (BH o)

)
4,65 (1H, & s), 6,85 (1lH, dd), 7,03 (1H, d}, 22 (1H,
s), 8,10 (1H, s) prm, teplota tani 175 22 175.,5 oC.

Stup-n 6

Priprava 4-trimethylscstanido-2-jod-M,N-di-
nethvibenzamidu

K michenému roztoku 4-trimethyl=cetarnido-2-
amino-N,N-direthylbenzemidu (740 mg) v koncentrované
vodné kysellne chlorovodlkové (5 ml) se piidé roztok'
‘dusitanu sodného (220 mg, ve vodd (1 ml), pFidem2 se
teplotz udrZuje pod O O¢. Potor se 15 minut udrZuje
reakéni smis pii teplotd -2 °C, nadeZ s=» piFidad vodny
roztok jodidu draselného (560 mg ve ? ml} a reakini
smés se michad pfes noc, Smds se rozpusti v ethylaceté-

tu a promyje se vodrym roztokem hydroxidu sodného (10 %),

vodou, vodnym roztokem sienu sodného (5 %) & vocou.
Organicky extrakt se vysudi, pfefiltruje a zahudtinim
za sniZeného tlaku se ziské 2lutéd pevna latka (610 mg).
Chromatografii na silikegelu a eluci ethylacetatem se
ziska 4-trimethylacetamido-Z-jod-N,N-dimethylbenzamid
ve formd svitle 2luté pevné latky (200 mg),

Ly NMR (CDC1,, 270 MHz) 41,3 (SH, ), 2,85 (3H, s),
3,12 (3H, s), 7,02 (1H, d), 7,47 (1H, s), 7,5 (1H, s},

8,0 (1H, s) ppm, teplota téni 228,5 af 230,5 °C,

_
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Priklad 2

Tento piripgklad popisuje prfipravu 4-(2-fluor-
2-methylpropanemido?)-2-jod-N,N-dimethylbenzamnidu (slou=-
¢enina &, 5 z tabulky IV,

Stupen 1

Priprava 2-jod-4-nitroberzoové kvsslinv

K michanému roztoku 4-nitroanthranilové kyseli-
ny (1,82 g) v koncentrované kyselin& chlorovodikové (vod-
né) (30 ml) ochlszené na -5 °C se prfidd cducitan sodny
(760 mg) ve vod& (3 ml), pifidemZ se teplota udrZuje pod
o ° :
se prfidé k roztoku jodidu drasslného (2 g} ve vod# ( 10

w . , 0 = . .
C. Reskini sm&s se ochladi na -5 “C a2 po 15 minutéch

ml) a micha se po dobu 20 hodin, SmZs se zf2di sthylzce-

tatem & organickd vrstve se promyje 10 % vodriyn roztokan
thiosirenu sodného , vysu3i se (MgSO4\ a zzhuitinin z
sniZeného tlaku se ziské Zlutd pevnd latks (1,83 ¢V, kte-~
ré se pouzije bez dalsiho &idt%*ni ve stupni 2,

H NMR (00013, 270 MHz) § 8,12 (1H, d), 8,3 (1H, dd),

8,8 (1H, d) ppm.

Stupen 2

Priprava 2-jocd-4-nitro-N,N-dimethvylbenzanidu

K michané suspensi 2-jod-4-nitrobenzoové kyza-
liny {23 g) v dichlormethznu (200 ml) s=2 v atmosfé®s du-
siku pFfidd po kapkéch oxa2lylchlorid (€,7 ml), Po 2,5
hodinédch se vedkerd pevnd latks rozpusti, Roztok seo pfi-
déd k dimethylaminu (40 9 vodny, 41 ml) & vznikld smis
se michd po dobu 4,5 hodiry, Dichlormathsnovy roztok s2
promyje zredénou vodrou kyselinou chlorovodikovou, nasy-
canym vodnym roztokem hydrogenuhliditanu socdrného 2 vodou
a vysusi se (MgSO4). ZzhuSténim za sniZe2ného tlaku se

- ziska produkt ve formd tamn3 Zluté pavné latky (22,0¢ g},

4 NMR (CDCly, 270 MHz) d 2,85 (3H, s), 3,18 (3H, s),
7,32 (1H, d), 8,28 (1H, dd), 8,6S (1H, dd) ppr.
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Stupen 3
FPriprava 4eanino-2-jod-N,N-cirethylbenzamidu
2-jod-4-nitro-N,N-dimethylbanzarid (1,28 g) se
pridéd po castzch k roztoku chloridu cinaztého (2,3 g} v kon-
centrované vodné kys=21liné& chlorcvodikové pifi teplot® O OC.
Reakéni smds s=2 6hFeje na teplotu mistrosti po 20 minutach,
Po 1 hodin% sz smés nzlejz do vody, zalkalicujs se vodnyn
J

hydroxid=m sodnym

A
D

Xt ja =2 avtkrat dichlormethanen,
Spojené organické axtrakty se vysudi (NgSO4) a zahudt nin
za sniZeného tlzku se ziskd produkt ve forrd Zluté pavné
latky (950 mg),
'H MR (CDCL,. 270 biHz) d 2,88 (3H, s\, 3,10
3,7¢ (2H, s), €,63 {iH, dd), 6,57 (iH, d\, 7

Stupen 4

Priprava 4-{2-fluor-2-mathylpronananicdo)-2-jod-
N,N~-dimethylbsnzamidu

Roztok Z-fluor-2-msthvlprocznovichloridu sa pfi-
pravi reakci 2-fluor-2-methylpronsnové kyseliny (426 mg) =2
dimethylformamidu (2 kapky) v dichlormesthany (5 ml} s oxa-
lylchloridem (350 /ul) a michénim co dobu 1,5 hodiny, Ten-
to roztok se piridéd po kapkéch k michanéru roztoku 4-arino-
2-jod-N,N-dimethylbenzamidu (S50 mg)}, tfiethylaminu (0,7
nl) a N,N-dimethylaéinopyridinu (katalytické mnoZstvi) v
dichlorma2thanu (45 ml) a srés se miché po dobu 2 hodin,
Roztok se promyje zfedinou vodnou kys=zlinou chlorovodiko-
vou, nasycenym vodnym roztokem hydrogenuhliditanu sodného
a vodou, vysyéi sa (MgSO4) 2 zashusti se za sniZeného tla-
ku, Ziskea se Zlutad pé&na (€85 mg)}. Chromatografii na sili-
kagelu a eluci =thylacetdtem se ziské produkt ve fornd
krémovité pevré iétky (850 mg}, teplotz tdni 1€5,5 az
168 °c, ’ | | |
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Priklad 3

Tento priklad popisuje pfipravu 4- (2- fiuor;2~
methylpropanamido)-2-ethinyl-N,N-direthylbenzamidu (qlou-
¢enina ¢, 33 z tebulky IV,

Stupen 1

Fripravsz 4-nitro-2-(2-trimethyleilylethinyl'-
N,N-dimethylbanzamidu

Smés 2-jod-4-nitro-N,N-direthylbenzanidu ( z pFi-
kladu 2, stupng 2) (1,82 g), trimethylsilylethinu (1 ml),
bis(trifenylfosfin)-pslladium~-II-chloridu (1S2 mg), jodidu
m3cného (1€2 mg) a tristhvlsminu (1,3 ml) v acetonitrilu
(40 ml) se michd v atrosféfe cdusiku po dobu 2 hodin. Re-
akéni smis se2 zfedi 2therem, proryje zifed?rou vodnou kyse-
linou chlorovodikovou, vodou 2 vodnyr amonizksam, vysusi ce
(MgSO4} & zahusti se za sniZeného tl ku, Ziské se produkt
ve form3 Zluté pevné latky, )
'H MR ( COClL,, 270 MHz) d (mezi jinym) 2,90 (3H, s),
3,15 (3H, s), 7,50 (iH, d), 8,20 (1H, dd), 8,32 (1H, d)

- pom,

Stupsn 2 , .
Pfiprava 4-nitro-2-ethinyl-N;N-dimethylbanz-
amidu

4-nitro-2-(2-trinethylsilylethinyl)-N,N-di-
methylbenzemid (1,58 g) se rozpusti v methanolu (30 ml)
& v jedré dévcz se prfidé uhlilitan draselny (200 mg).
Po 1 hodin& se pavné latky odstrani filtraci 2 filtrat
se 2ahust1 za sniZeného tlaku a2 znovu sa rozpust1 v di-
chlormpthanu Vznikly roztok se promyje vodou, vysudi se
(NgSO4) & zshusti se za sniZsného tlaku., Ziskd se temnt
Zluta psvnd latka, kterd se bez dal3iho &idt&ni pouZije

ve stupni 3,
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THONeR (SDCl,, 27C MHZ) J:;EG (3H, s), 3,35 (1H, s), 3,18

(3H, s}, 7,50 (1H, d), 8,25 (IH, dd), 8,3¢ (lH, d) pen,

Stupen 3
Pripreve 4-amino-2-ethinyl-N,N-dimethylbenzanidu
‘A4-nitro-2-ethinyl-N,N-dimethylbenzamid (¢60 mg}
¢2 prfidéd po dCéstech k roztoku chloridu cinatého (2,5 g*

M.~ 0' - - v o
koncentrované vodré kyseling chlorov@ikové (30 ml' pri

<

tapleotd O °C. Fo 1 hodin® se smis naleje do vody & zalka-
lisujea se vodnym hydroxidem sodnym, Vocna vrstva se ex-
trahuje dichlormethanem, vysu3i se (MgSOA) & zahusti se za
sniferého tlaku, Ziskd se Zluty olej (760 mg), ktery se
bez dzl3iho &idténi pouzije ve stupni 4,

'y iR (cDCl,, 270 MHz) d 2,90 (3H, s), 3,10 (3H, s),

3,1¢ (lH, sy, 3,80 (2H, § =), 6,68 (1H, dd), €,79 (1H, d},
7,1C (1H, d) ppn,

Stupsn 4

Priprave 4-(2-fluor-2-methylpropanamido)-2-
ethinyl-N,N-dimethylbanzamidu

Roztok 2-fluor-2-methylpropanoyvlchloridu se pifi-
oravi reakci 2-fluor-2-methylpropanové kyseliny (263 mg)
a dimethylformamidu (3 kapky) v dichlormethanu (10 ml} s
oxalylchloridem (215 /ul) a michénim po dobu 1,5 hodiny,
Tento roztok ss pFidé po kapkéch k michanému roztoku
4-amino-2-ethiny1—N,N-dimethylbenzamidu (360 mg), tri=-
ethylaminu (0,6 ml) a N,N-dimethylaminopyridinu (kataly-
tické mnoZstvi) v dichlormethanu (25 ml) a reak&ni smés
se micha po dobu 1,5 hodiny. Roztok se promyje z¥ed&nou
vodnou kyselinou chlorovodikovou, nasycenym vodnym roz-
tokem Hydrogenuhliéitanu sodného a vodou, vysuS8i se
(MgSO4) a zahusti.sevzé snizzného tlaku, Ziskd se hnédy
olej(590 mg), ktery sténim vykrystaluje. Chromatografii
na silikagelu a eluci ethylacetdtem se ziskd produkt ve
formé 2lutého oleje , ktery stanim vykrystaluje (317 mg?

-
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teplots téni 110 °C (rozklad:,
PXiklad 4

Tento pfikled popisuje pfipravu 4-(2-fluor-2-
methylproparamido)-2-ethenyl-N,N-dimethylbenzarnidu (slou-

genina &. 34 z tabulky IV,

Stupen 1

Friprave 4-nitro-2-ethenyl-N,N~dimathvlbanzaridu

Michana smés 2-jod-4~nitro-N,N-dimethylbenzamidu
(z prfiklacu 2, stupn® 2Y (1 g}, bis(trifenylfosfin)palla-
dium-II-chloridu (80 mg) a vinyltributylcinu (S15 ,ul) v
bezvodém dimethylformamidu (20 ml) se zahfivad na 70
atnosfére dusiku po dobu 12 hodin, Ochlazend reaklni snis
se pridé k vodnému fluoridu draselnému (I0 %) 2 eths
vznikld reakéni sm¥fs se michéd po dobu 1 hodiny s po
prefiltruje prfes hyflo, EStherovéd vrstva s2 o0dc3li a2 vodné
vrstva se ddle extrahuje esthersm. Spojené stherové extrak-
ty se promyji roztokem chloridu sodného, vysu3i ss (Mg30,,}
a zahusti se za sniZeného tleku. Ziské se oranZovy olej,'
ktery se rozmflni s hexanem, Zbytek s= pouZije bez dalsi-
ho &idtéZni ve stupni 2,
lH NMR (CDC13, 270’MHz) d~2,50 (3H, sY, 3,16 (3H, s),
5,52 (1H, d), 5,%5 (1H, d), 6,73 (1H, dd), 7,40 (1H, d},
8,15 (1H, dd), 8,44 (1H, d) ppm,

Stupen 2
PFiprava 4-amino-2-ethenyl-N,N-dimethylbenz-
amidu ‘ ’
4-nitro-2-ethenyl-N,N-dimethylbenzanid (€SC mg)
se piridd po &astech k roztoku chloridu cinatého (1,8 g)
v koncentrované vodné kyseliné& chlorovodikové (30 ml} pfi
teploté O °c. Po 1 hodind se sm¥s naleje do vody a zalka-

lisuje se vodnym hydroxidem sodnym, Nerozpustné létky sa
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odfiltruji. Vodnd vrstva se extrahuje dichlormethsnen, vy-
susi se (MgSO4) a zahusti se za sniZeného tlaku, Zisksd se
2luty olej (457 mg), ktary se pouZije bez dal3iho &i3tini
ve stupn1 3.
W NMR (CDC1,, 270 MHz) 2,60 (34, 51, 3,11 (3H, s), 3,78
(2H, s, 5,26 (1H, dY, 5,67 (1M, d), €,61 (iH, dd), 6,65
(1H, dd), 6,85 (1H, d), 7,03 (1H, d) npm,
Stupan 3

Priprava 4-(2-fluor-2-hethylpropanamido)—2~
ethenyl-N,N-dinethylbenzamidu

Roztok 2~fluor-2-methylproparoylchloridu sz pfi-
pravi rezkci 2-fluor-2-mathylproparové kvesal
dimsthylfornamidu (2 kapky' v dichlorrathanu (
lylchloridem (250 ,ul} =z michédnim pro dobu 1 hodiry, Tanto
roztok == p#fidé pe kapkdéch k michenédru roztoku 4-amiro-
2-ethenyl-N,N~cdimethylbanzanidu (450 nmg),
(0,5 ml) a N,N-dimethylanirnopyridinu (ketalytické
v dichlormetnanru (20 ml} a smis se micha po dobu L nhodinvy,
Vznikly roztok se promyjsz zfedénou vodnou kyszlinou chloro-
vodikovou, nasycenym vodnym roztokem hydrogenuhlilitanu
sodného a vodou, vysu3i se (MgSO4) a zehusti se zz snifend-
ho tlaku, Ziska se Zluty olej, ktery stanim vykrystaluje,
Rekrystaliszci ze sm¥si sthylacetdtu z haxanu se ziskd
produkt ve formZ Zlutych krysteld (327 mg), tsplota téndi
164 sz 165 °C.

V nédsledujici ¢dsti jsou uvedeny priklacdy pro-
sti*edkd vhodnych pro pouziti v z2midilstvi a zahradnict-
vi, které je moZno vyrab3t za poufiti sloudenin podls
vynalezu jéko uéinnych létek, Tyto prostifaedky jsou také
prfedmétem predloZeného vyndlazu, Uvadénymi procenty s2
mini procenta hmotnostni, |
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PFdidklad 5

Smisenim a michédnim nésladujicich sle3ek 2% do
Uplného rozpudtini ss vyrobi emulgovatalny koncentrat:

sloudenina &, 1 z t=bulky I _ 10
benzylalkohol S 30

(o4
/3

N
Ul

dodecylbenzensulfondt vépesraty
ethoxyloveny nonylferol (13 mel sthylsnoxidu) 10 %

alkylbenzzny 45 ¢

Priklad 6

in
roztok se nastf
poustédlo s2 po
ek ve form& granulat
slculanira &, 1 z tab

Rozemletim a smissnim ndsledujicich t#i sloZek

se pfigravi prostifedak vhodry k mofeni osivz:

sloucenina &, 1 z tabulky I 5C %
mineralni olej 2 ¢
kaolin 48 %

Prikled e

Rozemletim a smisenim ¢&inné 1l2tky s mastkenm
se pFipravi popre3 majici nédslecujici sloZeni:
sloulenina &, 1 z tabulky I _ _ 5 %

mastek ' ' 85 %
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Rozemletin niZs uvedenych sloZek v kulovém mly-
nu se pfipravi suspansni kencentrat, ktery se smisenim s

vocdou prevade na vodnou suspensi:

slouferina &, 1 z tabulky I 40 ¢
lignosul fonadt sodny 10 ¢
bentonit 1%
voda . 48 Y

Tanto prostfedek je meino po zrfedini vodou po-

uzivat jako postfik nebo jej lzs aplikovat pfimo na osivo.

Priklad 10

oZek 2 rozemilanin
r

snisi 2 do horogenity ce prfi outredek ve forn®

«

2~

snélitelnéno pradku:

sloulenins &, 1 z tabulky I 2

N w
-~

laurylsulfat socny
ligrosulfondt sodny

Ul Ul
R

silikag=1 S : . 2
kaolin ‘ 43 9 i

' 4
Prikled 11 d
: : ¥

Sloudeniny podle vyndlezu byly testovany co

Q.

o uéinnosti proti Fad® houbovych chorob rostlin, Test .
ro

U
se provadi ndsladujicim zplsobenm,
Rostliny se p3stuji v kvétindcich o priméru

4 cm, naplnénych kompostovkou John Innes (&, 1 nebo 2),

A TR es YR)

Testované sloudeniny se na pfisludné prostifedky upravuji
bud tak, Ze2 se rozemelou v kulovém mlynu s vodnym prepe- %
‘ratem Dispersolem T nebo Ze se rozpusti v acetonu nebo '
ve sm&si zcetonu a =tharnolu a t#sn& pfed pouzitim se i
z#edi na pozadovarou koncentraci, V piripad# houbovych
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.

chorob napadajicich listy rostlin se testovanymi proctied-
ky obsahujicimi 100 ppm (Cinné latky postifikazji listy a
prostfedek se rovniZ aplikuje na kofeny rostlin v p@dZ,
Postriky sz aplikuji do maximélni retence postfikové ksz-
paliny na listech & zalivky kofern® cdo findlni koncentrace
odpovidajici zhruba 40 ppm GEinné latky v suché padg, Pokud
se postFiky aplikuji na obiloviny, pfidéva se k nim po-
vrcho aktivni ¢€inidlo Tween 2C -~Z do findlni koncer-
tracz 0,05 %,

Ve vEtsing testl se (Cinnd latke aplikuje do

) ty rostlin (postfikem)

fed tin, neZ se rostlina inokuluje
cho

robu, Vyjimkou je test proti Zry-

i
vhodrého prostifzdi uroinujiciho rozvinuti choroby z nalk.
se inkubuji 22 do té doby, kdy je moino rozsah choroby

vhodrocovat., Casové (dobi n2zi inokulaci » vyhodnoco-
vénim sz pohxbuje od 4 do 14 dn& v zévislosti na choro-

bf 2 prostie

otlzdeni choroby se vyjadFfuje za pomo-
ci naslecdujici stupnice:
4 = ZzZdné onemocnini
3 = stopové gz 5 % onsmocnéni, vzteZeno na neodetifzné

2

=% 25 % onemocné&ni, vztaZeno na neoletfenéd rost-

N3

[
u
&

liny
1 = 28 g% 5¢ % onﬂmocn,nl, vztulero ne neoletifené
rostliny

0 = 60 aZ 100 % onemocnni, vztaZeno na nsoletrané

rostliny
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DosaZené vysledky jsou uvedeny v tabulce II,

Tabultka II

sloug, Pr Egt Sn . Po Vi Pv Pil
¢islo
1 o 0 C 0 o) 4 4
5 0® 0® 0® o? o® 4° 42
13 0 3 3 3 4 3 3
19 of 0@ o® 0? 38 0® 0
23 0® c® o? 0® o? 4 o®
29 - 1 1 - 0 o) 0
30 - - - - - 4P oP
31 - - - - - 4P 3P
32 - - - - - 4° 3P
33 - 0 - 0 0 4 4
34 - 0 - 0 4 4 4
35 - 0 - 0 ) 4 4

a = kotrenova zadlivka aplikovéno pouze cca 25 ppm
b = korfenovd zdlivka aplikovéno pouze cca 100 ppm

rostlinné choroby

Pr Puccinia recondita

Egt Erysiphe graminis tritici

Sn Septoria nodorum

TN AT e s s

ey

s

Po Pyricularia oryzae
Vi Venturia inaequalis
Pv Plasmopéra viticola
Pil Phytophthoré infestans lycopersici

Primyslovéd vyuZitelnost

Sloudeniny podle vyndlezu jsou pouzitelné jako

fungicidy k ochrané& rostlin,

e D e S A e Y e AT T A N T A AR S A S e DL T e s

RER AT
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PATENTOVE NAROKY
1, Slouéenina obecného vzorce I
E A
X
I v )
AN 4
R N C (1)
[ 5 N 1
R N—R
. ,
D B R

ke kterém

A a B

jsou nezévisls na sob#& atom vodiku, atom jodu,
nitroskupina, kyanoskupins, alkoxykarbonylovad sku-

pine s 1 2% 4 atomy uhliku v alkoxylu, alkoxvalkv-

-

lovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku v slkoxvlu a s 1

aZz 4 atomy uhliku v alkylu, alkylthioalkylovd =ku-

[l

pina s 1 82 4 atomy uhliku v alkylech, formylova
skupina, alkylthioskupina s 1 2% 4 atomy uhliku,
halogenalkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogénelkbxyskupina s 1 8z 4 atomy uhliku, alkyl-
karbonylovéd skupine s 1 2% 4 atomy uhliku v alkylu,
skupina —CR5=NOR6, kde RS a R6

sobé& atom vodiku nebo alkylovéd skupina s 1 &% 4 ato-

jsou nezdvisle na

my uhliku, ddle znamenaji A 2 B alkenylovou skupinu
se 2 az 4 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se

2 az 4 atomy uhliku, pridemZz A a2 B nejsou soulasnd
atomy vodiku,

jsou nezévisle na sob3 atom vodiku nebo atom fluoru,
je atom vodiku, alkylovd skupina s 1 a2 4 stomy uh-
liku nebo alkoxylovd skupina ¢ 1 aZ 4 ztomy unhliku,
je élkylové skupina s 1 a2z 4 atomy uhliku, alkoxy-
lovéd skupina s 1 az 4 atomy.uhliku nebo poprfipads

substituovanad fenylovad skupina, nebo
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R a R2 spolu dohrorady ¢ stomam dusiku, ke kterédmu jsou
pripojeny, tvori rorfolinovy, piperidinovy, pyrro-
lidinovy nebo azetidinovy kruh, ktery js ponripad#

substituovan alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atory uh-

1iku,
3 : '
R je atom vodiku,
R4 je trichlormetavyl, =21kylovéa skupira se 2 22 8 atony

o
uhliku, kteréd j=z coprinacd# substituovanra ztomem halo-
no ]

genu, 2lkoxvlovou skupi g2 & stonmy unliku ne-~

-

bo skupinou R'S(O)n , kd2 R j=2 a2lkylovd skupina s 1
az 4 atony uhliku, alkenvlové skupina ss 2 2Z 4 ato-
my uhliku nebo zlkinylové skupina s2 2 =2 4 ztonmy uh-
liku a n je C, 1 n2bo 2, célz je R“ cvklopronylové

t

skupina, ktzré j2 poprfipad¥ substituovénra stonem halo-
u

genu nebo azlkylovou skupinou s 1 z2 4 ztomy uhliku,
déls alkenviové skupinz ze 2 a% 8 atomy uhiiku, z2lki-
nylové skupins sz < 2 8 atomy uhliku nabo zlkoxylova
skupina sz 2 2% & ztomy uhliku, pfilenl kaZcd z tich-
to skupin je popfipad# substituovénz rtomsm halogenu,
ddle mono- n2bo dislkylarinoskupina s 1 22 4 atomy
uhliku v kazdém z =21kvld, nﬁbo ckupina u"OP:C(CN),

kde R’ je alkylovd skupinz s 1 a# 4 atory uhliku,
nebo ' '

R3 a R4 spolu dohromady se skupinou C(O)“, ka2 které jsou
pripojeny, tvofi azstidin-2-onovy krun, ktery je po-
prripad3 substituovdn stomem halogzanu nebo alkylovou
cskupinou s 1 2% 4 atomy uhliku, 2

X a Y Jjsou nezavisles na sob3 kvslik nebo sire,

2, Slouéenina obecrého vzorcs I podle néroku 1,
kde R4'Jé R(CHS)ZC , kde R je atonm halogenu, alkylova sku-
pina s 1 aZ 4 atomy uhliku nesbo alkoxylova skupina s 1 aZ
4 atomy uhliku,

TP PSP F RS DN AR LRV R R T B

L ey s

R L R T T A IR L RPN L

i e e R

BOAT A et

R R S S v




3, Sloudenins obacrého vzorce I podle néroku 1,
kde R* je F(CH,),C.

4, Slouldenina obecrého vzorce I podle ndroku 1,
kde RY je F(REY(R®)C, kde R® 2 RY jsou nezavisle ne sob?
atom vodiku, zlkylovd skupina s 1 a2 4 estomy uhliku nebo
halogenalkylovd skupina s 1 22 4 atory uhliku,

5, Sloudenina obzcrného vzorcas I podle néaroku 1,
kde A je atom jodu, kyanoskupina, nitroskupina, alkoxy-
karbonylovd skupina s 1 2% 4 atomy uhliku v alkoxylu,

[

alkylkarbonylovéd skupinsa 1 aZ 4 atony uhliku v alkylu,

[ad

alkoxyalkylova skupinz ¢ 2z 4 stomy uhliku v alkoxylu =2

ot
)

1 8% 4 atomy uhliku v elkvlu, slkylthioskupina s
¢ é i

'_l
>
0
TNk
I

atormy uhliku, formylové skupina, slkylthioslkylova s

-

-~ e}
na s 4

(T)m

u

i 4 atonmy uhliku v kazdén z 2lkyld nebo skupins
' 6 |

-CH=NOR"~, kde R 2 a

d

Lk

o)
}

-~

rlova skupira s 1

ku, Rl a R2 jsou alkylové skupiny, R”, B

Z
, B, Da E jsou ato-
1
my vodiku, R” je alkylovéd skupina se 2 rZ 6 atomy uhldku
b

popFipad# substituovand atorem halogen o alkoxylovou

A

u n
skupinou s 1 % 4 atomy uhliku, 2 X 2 Y jsou oba atomy

kysliku,

6. Zpfsob p *ipravy slouleniny obescného vzorce I
podle naroku 1, kde A je stom jodu, RS je atom vodiku a
X a Y jzou oba atomy kysliku, vyznaleny tim, Ze se nechd

reagovat slouenina obecného vzorce VIII
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m
pza
X

R .C ~NH CON (VIII)

kde B8, D, E, Rl, RZ 8 R4 maji vyznem uvedeny v réroku 1,

s kyselinou dusitou & se zdrojem jedu,

7. Zptsob piipravy sloudeniny obecrého vzorce I
podle néroku 1, kde A je kyenoskupina nebo alkylthioskupina
s 1 2%z 4 atory uhliku, R3 je atonm vodiku &8 X a Y jsou oba
atomy kysliku, vyznaleny tim, Ze se necha reagovat sloule-

nina obecného vzorce IX

(IX)

1 '
kde B, D, E, R7, R2 a R4 maji vyznam uvedeny v ndrfoku 1,

s kyanidem nebo alkanthioldtem s 1 3Z 4 atomy uhliku pfe-
chodového kovu ve vhodném rozpoustédle,

8, Zpfisob pifipravy sloudeniny obecného vzorce I
podle naroku 1, kde X & Y jsou oba atomy kysliku, vyzna-
éeny tim, Z2e se nechd reagovat sloucenina obecného vzor-
ce XIX
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£ A
0 Rl
- 'g r'/ (XIX)
—N . XIX)
; HoN ‘ N2
- R
D B

1 2 . .
kde A, B, D, E, R" a R™ meji vyznam uvadeny v ndroku 1, s
chloridem kyselinyv vzorcs R4COC1, kde RY ma vyznar uvadeny
v naroku 1, ve vhodném rozpoustidle v pf#itomnosti basse,

S. Zplsob prfipravy sloulsniny obecného vzorce I
podle naroku-l, vyznadeny tim, Ze
a) kdyz X 2 Y jsou oba atomy kysliku a R> je ator vodiku,
i) se nechd reagovat sloudenina obecného vzorcs X

=
o

>

>

D B8
1 2. .. S
kde A, B, D, E,oR™ @ R” maji vyznam uvedeny v néroku 1,
2 o o . 4 ’ *
s chloridem kyseliny vzorcs R COCl, kde R™ mad vy~
znam uvedeny v nadroku 1, ve vhodrénr organickém roz-
poustédle v pritomnosti base,

ii) se nechd reagovat sloulsnina obecného vzorce XI
. ' ] £ A
» I ‘ )
4 ~C
) R™ ¢ \\T___

H

e

O.
/N

(X1)
ci

D B

- maji vyznam uvedeny v ndroku 1,
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2 )
s arinem vzorce RlR‘NH, kde Rl a R maji vyznem uve-
deny v naroku 1, ve vhodnén organickém rozpoustZdle
v pritornosti bass nebo nadbytku aminu RleNH, nebo

iii) se nacha reagovat sloufenina obecrého vzorce XII

L C R (XIT)
Y BN
2
D B R

kde L je od3tZpitelnd skupina 2 A, B, D, &, Rl a R?

maii vyznen uvedeny v ndroku 1, se sloufeninou vzor-
ce R4—CO-NHé, kde R4 mé vyznan uvedeny v naroku 1,
a2 s basi,
b) kdyZ X & Y j=ou oba atory kysliku a R 2 R4 spolu do-
hromady ss skupinou C{CIN tvofi kruh obacného vzorce

XIII

0
s I
R\\\ ;// C\\\\\l
' C N —— (XIII)
R6/ \CH/ |

2

i) s2 nechd rsagovat sloucsnines obz2cného vzorce XIV

O -
E A
) 0 :
RD C ’ C .
NN 7 1
C N C R (XIV)
R ! \N/
CH,X H
2 - / _ o2
R
D B
kde R5 a Rs jsou nezédvisle na sob® atom vodiku, al-

kylové skupina s 1 aZ 4 atory uhliku nebo atom halo-

R SN S AT
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’
genu, X je atom chloru, broru nebo jodu, A, B, D, E,
» l 2 . D ’ 2 :
R™ 2 R™ maji vyznarm uvedeny v naroku l,s basi ve

dvoufdzovér systému obszhujicim organické rozpoud-
tddlo a vodu v pritomnosti katalysédtoru fézového
pfenosu,

c) kdyZz X a Y jsou oba atomy kysliku, R3 je etor vodiku a
4
R je ‘skupine obecného vzorce XV
o ,

(XV)

=

-n
A= —

8 IS s .
kde R™ a R” jsou nezavisle nz sob& atom vodiku, alkylo-
vd skupina ¢ 1 8% 4 atory uhliku nebo halogenzlkylova
skupina s 1 a2 4 a2tomy uvhliku,

i} s2 nechd reagovat sloulenrninz obecného vzorcs XVI

C - .
8 ” fuy i
R\\\ C‘\\\ //,O
Br~——c’// N c//- Rl (XVI)
o/ | S\\ v S
R H / N
D B ’ \\RZ
1 2 A , .
kde A, B, D, E, R™, R" maji vyznanm uvedeny v néaro-

ku 1 a R8 a Rg maji vyse uvedenrny vyznam, s Cinidlem

pFenddejicim fluorid ve vhodném rozpoustédle,

d) kdyZ2 X a Y jsou oba atbmy kysliku, R je atom vodiku
a r? je skupine obecného vzorce XVII

FCH,—— C (XVII)

Q
kde R8 a R™ maji vysSe uvadeny vyznanm,
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i) se nechd resgovat sloulsnira obescrého vzorcs XVIII

E A
R® o 0
| 1 Va
HOCH, —=C — C — N — C Rl (XVIIIY
lg | NN/
R H N
o
D e \F\"“
8 S .
kde R 2 R” maji vySe uvedeny vyzren s A, B, D, Z,

1

]
2 . . . : “
R™ 2 R™ maji vyznam uvedeny v néroku 1, s fluorad-

nim éinidlem ve vhodném rozpoultidle,
e) kdyZ X je atom kysliku nebo siry, Y je ston sirv = R3
je atom vodiku,

i) se nechd reagovat sloudeniras obacného vzorca II

?‘ £ A
A Vi
RYT Dy c’ rRY (I1)
| Sy
-/ g2
D B

kde A, B, D, E, Rl, R? maji vyznam uvedeny v naro-

ku 1, s thiona&nim &inidlem ve vhodnér rozpoudtid-
le za vzniku bud sloudsniny obecného vzorce I, uvade-
ného v ndroku 1, kde X je atom kysliku, Y je atom
siry a R3 je atom vodiku, nebo smisi sloudeniny
obecného vzorce I uvedsného v ndroku 1, kde X je

atom kysliku, Y je atom siry a R3 je ator vodiku, a
sloudeniny obecného vzorce I uvederého v néroku 1,
kde X a Y jsou oba atomy siry =z Rs'je atom vodiku,

f) kdyﬁ X je atom siry, Y je atom kysliku a R3 je atom
vodiku '
i) se neché& reagovat isothiokyandt obecného vzorcs XXi
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M
>

0
S
¢ R
N/
N
N

1 (XXI)

D B

1 2 ce . .
kde A, B, D, E, R™ a2 R™ maji vvyznan uved2ny v naro=-

1
ku 1, s organokovovyr &inidlam vzorce R'Li nebo
4 4 , .
R™Mg-hal, kde R™ mé vyznanm uvadery v naroku 1 & hal
je atom halogenu, ve vhodrén rozpoustidle pri teplo-

0~ ~
C do +25 OC, nebo

t¢ v rozmezi od -78
ii) se neché reagovat chlorid kyszliny obecného vzorce

AXII

ca

D

kde A, B, D, E 2 R maji vgznam uvedery v ndroku 1,
. . 2 1 2 ,

s aminem obecného vzorce R'R NH, kde-R™ 2 R” maji

vyznam uvedeny v naroku 1, v pfitomnosti base,

nebo

g) kdyz X 2 Y joou oba atomy kysliku, R3 je atom vodiku a
R4 je skupina obecného vzorce XXIII

<8
|

RllOCHZ— C (XXIII)
I g
Le

]
R‘l je alkylo-

D

kde R8 a RY maji vy3e uvedeny vyznam,
vd skupina s 1 22 4 atomy uhliku,
i) se nechd reagovat sloulenina obecného vzorce XXIV




I

Rl (XXIV)
/

/ N.
D B \‘RZ’

0 _ 4

Vi .

C K
N ;

n
Ir— =

8 € L ows
de R = R™ maji vySe u
1

]

deny vyznar 2 A, B, D, E,

A3

eny v rdroku 1, s halogeni-

k v
R™ a R™ maji vyznarn uved
d 11

v

s
7
em obacného vzorce R™"-hal, kde Rll a hal maji vyse

uvedeny vyznam, ve vhodném rozpoudtZdle,

10. Fungicidni prostfedek, vyznadeny tim, Ze ob-
sahuje fungicidr® G&inné mnoZstvi sloudaniny obecného vzor-
ce I podles ndroku 1 @ fungicidné pfijatelny nosil nebo fe-
didlo,

t—
[
.
N

©
Co

sob potiréni hub, vyzradeny tim, Ze se nea
iny, ssmenz rostlin nebo na nista, kde roztliny nebo

stl
semena e2 vyskytuji, aplikuje sloulenina obecného vzorce I
8 u nabo prostraedek podle néroku 10,

Zastupuje :

170 4C8/3T
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