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jednoho nikotinamidu obecného vzorce I
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(R1)m 3 2

(1),

A2 r3),

ve kterém R1 znamend atom halogenu v poloze
5 nebo/a v poloze 6 pyridylové skupiny,

R2 znamend alkylovou skupinu s 1 a%? 6 atomy
uhliku, alkoxyalkylovou skupinu s 1 aZ

6 atomy uhlf{ku v alkoxylové &dsti a

s 1 a¥ 4 atomy uhlfku v alkylové &4sti,
kyanoalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhlfku v alkylové &&sti, alkinylovou sku-
pinu se 3 aZ 6 atomy uhiiku nebo pop¥ipadé
v benzenovém jadd¥e moho-, di~ nebo trisubsti-
tuovanou benzylovou skupinu, pfilem¥
pitipadn& pf¥{tomné substituenty jsou
pfedstavovdny 1 a¥ 3 atomy halogenu

nebo/a 1 nebo 2 alkylovymi skupinami

s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo/a 1 nebo 2 alkoxy-

skupinami s 1 a% 3
trifiuormetylovou s

atomy uhliku nebo/a
kupinou nebo/a nitro-

skupinou, R3 znamend atom halogenu, alkylo-

vou skupinu s 1 aZ

3 atomy uhliku nebo

nitroskupinu, m znamend &{slp 1 nebo 2 a

n znamen& &islo 1,

2 nebo 3, nebo jeho

adiéni soli s kyselinou.
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PfedloZeny vyndlez se tykd fungicidnfho prost¥edku, ktery obsahuje jako G&innou sloZku
heterocyklické sloudeniny, a sice nikotinamidy ddle uvedeného a definovaného obecného vzorce
I. Dédle se vyndlez tykd zplsobu vyroby t&chto fungicidné G&inngch nikotinamidl obecného
vzorce I.

Bylo zjisté&no, %e heterocyklické sloudeniny, a sice nikotinamidy obecného vzorce I

O

C—lil—CHchz—O
3 a2

(I)
(R1)m 2 ‘Rs)n

v némiZ

Rl znamend atom halogenu v poloze 5 nebo/a 6 pyridylové skupiny,

R2 znamend alkylovou skupinu s 1 a¥ 6 atomy uhliku, alkoxyalkylovu skupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku v alkylové &&sti, kyanoalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylové
&asti, alkinylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo popiipad& v benzenovém jad¥e mono-, nebo
di- nebo trisubstituovanou benzylovou skupinu, p¥ifem? p¥ipadné p¥itomné substituenty jsou
pfedstavovédny 1 a¥ 3 atomy halogenu nebo/a 1 nebo 2 alkylovymi skupinami s 1 aZ 3 atomy
uhliku nebo/a 1 nebo 2 alkoxyskupinami s 1 a% 3 atomy uhliku nebo/a trifluormetylovou skupi-
nou nebo/a nitroskupinou,

R3 znamend atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo nitroskupinu,
m znamend &islo 1 nebo 2 a
n znamend &islto 1, 2 nebo 3, jakoZ i adi&ni soli té&chto sloudenin s kysélinami haji
fungicidn{ vlastnosti a hodf se tudifZ jako fungicidn& d&inné ldtky, zejména pro pouZiti
v zemédélstvi a v zadradnictvi.

P¥edmétem p¥edloZeného vyndlezu je tudiZ fungicidni prostfedek, které se vyznaduje
tim, Ze obsahuje U&inné mnoistvi alespon jedné sloudeniny shora uvedeného a definovaného
obecného vzorce I nebo adi&ni soli takové slouleniny s kyselinou, jakoZ i pomocné latky
pouZzivané v takovychto prost¥edcich.

Pf¥edloZeny vyndlez se ddle tyk4 zpisobu vyroby slouleniny, obecného vzorce I a jejich
adi¢nich soli s kyselinami. '

Ve shora uvedeném vzorci I zahrnuje vyraz "halogen" fluor, chlor, brom a jod. Alkylové
skupiny a alkinylové skupiny mohou mit Fet&zec p¥imy nebo rozvétveny, pr¥ildemZ to plati také
pro alkylovou &4&st alkoxyalkylovych skupin, alkoxyskupin a kyanoalkylovych skupin. V disubsti-
tuované 3-pyridylové skupiné& nebo disubstituované nebo trisubstituované fenylové skupiné&

3

mohou byt substituenty R1 popfipad® R” stejné nebo navzéjém rozdilné. Také v p¥ipad&, kdyZ

R2 znamend di- nebo trisubstituovanou benzylovou skupinu, mohou byt substituenty stejné nebo

navzajem rozd{ilné,

P¥{itomnost alespon jednoho asymetrického atomu uhliku ve sloulenindch obecného vzorce
I m& za ndsledek, Ze se tyto sloudeniny mohou vyskytovat v opticky isomernich formdch. Ne-
zédvisle na tom se v ur&itych p¥ipadech vyskytuje také atropisometrie. Vzorec I m& zahrnovat
v8echny tyto mo#né isomerni formy.
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Jako adi&ni soli slouCenin obecného vzorce I s kyselinami pfichdzeji v tGvahu fyziolo~
gicky sndSenlivé soli. K t&m ndleZ{ vyhodné soli té&chto sloudenin s anorganickymi a organic-
kymi kyselinami, jako s chlorovodikovou kyselinou, dusinou kyselinou, fosfore&nou kyselinou,
s jednosytnymi a dvojsytnymi karboxylovymi kyselinami a hydroxykarboxylovymi kyselinami,
nap¥iklad s octovou kyselinou, maleinovou kyselinou, jantarovou kyselinou, fumarovou kyseli~
nou, vinnou kyselinou, citronovou kyselinou, salicylovou kyselinou, sorbovou kyselinou a
mlé&nou kyselinou, a sulfonovymi kyselinami, nap¥iklad s 1,5-naftalendisulfonovou kyselinou.

Pokud jde o vyhodné vyznamy symboll Rl, R2, R3, m a n, pak nutno uvést nédsledujici:
jestlife symbol R2 znamen& alkoxyalkylovou skupinu nebo kyanalkylovou skupinu, pak je touto
skupinou vyhodné 2-methoxyetylova skupina pop¥ipadé kyanmetylovd skupina. (Rl)m znamend vyhod-
n& jednotlivy atom halogenu v poloze 5 pyridylové skupiny. Rovn&Z vyhodné&€ se nachdzeji
substituenty R3 v ortho- nebo/a para-polohdch fenylové skupiny. Nezdvisle na sob& znamenajf
symboly ! vyhodné fluor, chlor nebo from, R? znamens vyhodné alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku, alkoxylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy‘uhliku v alkoxylové &4sti s 1 aZ 4 atomy uhliku

v aikylové C&sti nebo popfipadé substituovanou benzylovou skupinu, jak je shora bliZe defino~
vana, zejména etylovu skupinu, n-propylovou skupinu nebo n-butylovou skuéinu, R3 znamené
vyhodné atom halogenu nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, zejména chlor nebo
metylovou skupinu, m znamend vyhodné& ¢islo 1 a n znamen& vfhodné &islo 2 nebo 3. Zcela
zv145té& vyhodnymi fenylovymi skupinami substituovanymi skupinami (R3)n jsou 2,4,6-trichlor-
fenylovéd skupina, 2,4-dichlor -6-metylfenylovd skupina a 2,6-dichlorfenylovd skupina.

7v14%t& vyhodnymi sloudeninami vzorce I jsou:

5-f1uor—N—(n-propyl)-N-[Z— 2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
5-chlor-N-(n-propyl)-N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamiﬁ,
5~brom -N—(n—propyl)-N-[Z—(2,4,6-trichlorfenoxy)ety%1nikotinamid,
5~brom—N—[2—(2,6—dichlorfenoxy)etyll-N-(n—propyl)nikotinamid a
S—brom-N-[?-(4,6-dichlor~o—tolyloxy)etyi]—N~(n-propyl)nikotinamid.

Dalfimi zdstupci sloulenin obecného vzorce I jsou nésledujici slouleniny:

5-fluor-N-(4—chlorbenzyl)-N-[Z-(Z,4,6~trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
S-chlor—N-(4—chlorbenzyl)-N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)ety{]nikotinamid,
5-hrom-N—(4-chlorbenzy1)-N~[2-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
S—fluor-N—(Z,4—dichlorbenzyl)—N—[2—(2,4,G—trichlorﬁenoxy)etyi]nikotinamid,
5-chlor-N—(2,4-dichlorbenzy1)-N-[Z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
5-fluor—N—[2—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]—N- 4-trifluormetylbenzyl)nikotinamid,
5~chlor—N-[2-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]—N—(4~trifluormety1benzyl)nikotinamid,
S—brom—N—[Z-(Z,4,6—trichlorfenoxy)etyi]-N—(4—trifluormetylbenzyl)nikotinamid,
5—fluor—N—(4—methoxybenzyl)—N-[Z—(Z,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
5—chlor-N-(4—methoxybenzyl)—N—[ﬁ-(Z,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
S-brom—N—(4—methoxybenzyl)-N—[Z-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyljnikotinamamid,
S—fluor-N—(4-metylbenzyl)—N-[2—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
5—chlor-N—(4—mety1benzyl)—N—[2—(2;4,6~trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
S—brom—N—(4—metylbenzy1)—N—[Qe(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
5-fluor-N-(3,4-dichlorbenzyl) -N-[2~(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl|nikotinamid,
S—chlor-N~(3,4—dichlorbenzyl)—N-[}-(2,4,S—trichlorfenoxy)ety{]nikotinamid,
S—brom-N-(3,4—dich10rbenzyl)-N-[Z-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
5—f1uor—N-(4—nitrobenzyl)-N—[2—(2,4,6-tnichlorfenoxy)etyi]nikotinamid,
5~chlor—N—(4—nitrobenzyl)—N-[2—(2,4,6-trichlorfenoxy)ety;]nikotinamid,
S-brom-N—(4—nitrobenzyl)—N—[Z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etlenikotinamid,
5—jod—N—(n—butyl)-N-[Z-(2,4,G—trichlorfenoxy)ety;]nikotinamid,
5-jod-N-(n-pentyl -N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid,
5-jod—N—etyl-N—[2—(4,6—dichlor—o—tolyloxy)etyi]nikotinamid a
5-jod-N—etyl-N—[2—(2,6—dichlorfenoxy)etyi]nikotinamid.
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Zplisob vyroby sloufenin obecného vzorce I a jejich adidnich soli s kyselinami podle
tohoto vyndlezu spolivd v tom, Ze se na reaktivni derivé&t nikotinové kyseliny obecného
vzorce II

COOH

N (I1),

v némZ

R1 a m maji shora uvedeny vyznam, plisobf 2-fenoxyetylaminem obecného vzorce III

HN—CH,CHz-0

RZ (I11)

(R3),

v né&mZ

-

R2, r3 a n majf{ shora uvedené vf¥znamy, a pop¥ipad® se takto ziskand sloudenina vzorce

I p¥evede reakci s kyselinou na odpovidajici adiéni sul s kyselinou.

P¥i postupu podle vyndlezu slouZf jako reaktivni derivédt nikotinové kyseliny vzorce
III vyhodn& halogenid kyseliny, zejména chlorid kyseliny nebo bromid kyseliny nebo imidazolid.
V obou p¥ipadech se reakce provdd{ Gleln& v p¥itomnosti v podstatd bezvodého, inertniho
Fedidla, zejména organického rozpoustédla, jako alifatického cyklického etheru, nap¥iklad
1,2~dimethoxyethanu, ter.butylmetyletheru, tetrahydrofuranu nebo dioxanu; aromatického
uhlovodfiku, nap¥iklad benzenu nebo toluenu; alifatického halogenovaného uhlovodiku, nap¥fklad
metylenchloridu nebo chloroformu; nebo dimetylformamidu, nebo smé&si takovych Fedidel p¥i
teplotdch mezi asi =20 % a asi 150 °c. v p¥ipad® pouZziti halogenidu kyseliny se pracuje
vfhodné& p¥i teplotdch mezi O °c a teplotou varu reak&nf smési, zvla&t& vyhodné p¥i teploté
m{stnosti, a v pfipad® pouZ?itf{ imidazolidu se pracuje vyhodné& p¥i teplotéch mezi teplotou
mistnosti a asi 120 9C, zv14%t& vyhodn& p¥i teplotd varu reakénf smé&si pod zp&tnym chladilem.

Navic se reakce halogenidu kyseliny s 2-fenoxyetylaminem provddi uU&eln& v pIitomnosti
organického nebo anorganického &inidla vdzajicfho kyseliny. Jako vhodnd &inidla védzajici
kyseliny p¥ichdzejf v Uvahu zejména terciérni aminy, jako trietylamin a pyridin, jakoZ
i uhliditany alkalickych kovl a hydrogenuhliditany alkalickyéh kovl, jako uhliditan sodny
a uhliditan draselny a hydrogenuhli&itan sodny a hydrogenuhliditan draselny.

P¥i pou%it{ imidazolidu se imidazolid vyrdbi vyhodné in situ tim, Ze se nechd reagovat
nikotinov4 kyselina vzorce II s karbonyldiimidazolem v p¥itomnosti v podstaté bezvodého,
inertnfho Fedidla, zejména nékterého ze shora uvedenych organickych rozpoudtédel, a pfi
zvySené teplot&, zejména pri teploté varu reakéni sm&si pod zpé&tnym chladifem. Reak&ni sloZky
se pouZijl k reakci vyhodn& v podstaté v ekvimoladrnim mnoZstvi. Potom se pop¥ipadé& po ochla-
zeni reakén{ sm&si na teplotu mistnosti p¥id4 ke smdsi 2-fenoxyetylamin vzorce III, a sice
rovné&% vyhodn& v ekvimoldrnim mnoZstv{, a reakce imidazolidu, ktery byl vyroben in situ,

s aminem se poté provdd{i shora popsanym zplsobem v témfe reak®nim prost¥edf. Imidazolid

lze vSak nejd¥ive izolovat obvyklym zplsobem a potom uvést v reakci s aminem v novém Fedidle.

Vyroba adi&nich sol{ slouenin obecného vzorce I s kyselinami se provdd{ reakc{ sloudenin
obecného vzorce I s poZadovanymi kyselinami obvyklym zpdsobem.
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Izolace a &i%t&nf takto vyrobenych sloufenin vzorce I pop¥ipadé adi&nich soli t&chto
sloudenin s kyselinami se miZe provddét o sobé& zndmymi metodami. Navic se mohou pop¥ipadé
vznikajfici smé&si isomerl téchto sloulenin rozdélit o sob& zndmymi metodami na jednotlivé

isomery.

Vychozi l4tky, tj. nikotinové kyseliny vzorce II a jejich reaktivni derivédty, jako%
i 2-fenoxyetylaminy vzorce III jsou bud zndmé nebo se mohou vyréb&t o sob& zndmymi metodami.

Slouteniny obecného vzorce I a jejich adi¢ni soli s kyselinami maji fungicidni G&inek
a mohou se odpovidajicim zpUsobem pouZivat k potirdni hub v zem&d&lstvi a v zahradnictvi.
Hod{ se zejména k potladovéni rdstu nebo k nideni fytopathogennich hub na d&&stech rostlin,
nap¥iklad na listech, stoncich, kofenech, hlizdch, plodech nebo kv&tech a na osivu, jako%
i v pliddch a jsou zv1lA&t& G&inné p¥i potirdni branidnatky plevelové (Septoria nodorum),
ddle houby Cercosporella herpotrichoides (zpusobujici lamavost stébel obilovin), Cerni Fepkové
(Alternaria brassicae a Aletrnaria brassicicola),.jakoi i padli okurkového Erysiphe
cichoraceatun) a 3kodlivych hub rodd Podosphaera, Uncinula, Puccinia, Uromyces, Hemileia,
Fussrium, Rhizoctonia, Cercospora, Helminthosporium, Verticillium, Botrytis, Penicillium,
Venturia, Sclerotinia a Rhynchosporium.

Jednotlivi zdstupci sloudenin vyr&bé&nych podle vyndlezu maj{ navic vyrazny Glinek pro-
ti dfevokaznym houbdm, jako jsou nap¥i{klad Coniophora puteana, Gloeophyllum trabeum,
Aurecbasidium pullulans a Sclerophoma pithyophila.

Sloudeniny obecného vzorce I se vyznadujl preventivnim a kurativnim @&inkem, jako¥
i vysokou snédSenlivostl rostlinami.

Sloudeniny obecného vzorce I plisobfi za sklenikovych podminek jiZ p¥i koncentracich
1 mg aZ 500 mg W&inné 1l&tky na litr post¥ikové suspenze. P¥i polnich pokusech se aplikuZii
vyhodné& koncentrace od 50 g do 1,5 kg B&inné l&tky vzorce I na 1 ha. K potir&n{i hub, které
napadaji semena nebo které jsou v pidé, se p¥i mo¥enf pouZivd vyhodn& dévek od 0,05 do
1,5 g a¢inné latky vzorce I na 1 kg semen, pop¥ipadé pudy.

)

Sloueniny obecného vzorce I a jejich adidni soli s kyselinami se mohou zpracovavat
na rtzné prost¥edky, jako jsou napfiklad roztoky, suspenze, emulze, emulgovatelné koncentrity,
a préfkovité p¥ipravky. Fungicidni prostfedky podle vyndlezu se vyznaluji tim, %e obsahujil
#8inné mnoZstvi alespon jedné sloudeniny shora uvedeného a definovaného obecného vzorce
T nebo adiéni soli takové slouleniny s kyselinou, jakoZ i pomocné 14tky, které se pouZivaji
v takovych p¥ipravcich. Tyto prost¥edky obsahuji d8elnd alespon jednu z ndsledujfcich pomoc-
nych létek: :

Pevné nosné tatky; rozpoustédla, popfipadé dispergédtory; tensidy (smadedla a emulgdtory);
dispergétory (bez d¢inku tensidu) a stabilizdtory.

Jako pevné nosné latky p¥ichdzeji v podstaté v dvahu:

prirodni{ miner&lnf latky, jako kaolin, jily, k¥emelina, mastek, benzonit, k¥ida nap¥iklad
plavend k¥ida, uhli¢itan hofelnaty, vépenec, kfemen, dolomit, attapulgit, montmorillonit
a diatomid; syntetické miner&lni latky, jako vysoce disperzni kyselina k¥emilité, oxid
hlinity a k¥emi&itany; organické l&tky, jako celulosa, Skrob, modovina a syntetické pry-
skyfice a hnojiva; jako fosfdty a dusi&nany, pFifemZ takovéto nosné latky mohou byt p¥itomny
nap¥iklad ve form& granuldtl nebo pr&ska.

Jako rozpou$t&dla popffpadé dispergdtory pfichdzeji v podstaté& v dvahu:
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aromatické uhlovodiky , jako toluen, xyleny, benzen a alkylnaftaleny; chlorované
aromatické uhlovodiky a chlorované alifatické uhlovodiky, jako chlorbenzeny, chloretyleny
a metylenchlorid; alifatické uhlovodfky, jako cyklohexan a parafiny, nap¥iklad ropné frakce;
alkoholy, jako butanol a glykol, jakoZ i jejich ethery a estery; ketony, jako aceton, metyl-
etylketon, metylisobutylketon a cyklohexanon; a silné& poldrni rozpou$té&dla, popfipadé&
dispergdtory, jako dimetylformamid, N~metylpyrrolidon a dimetylsulfoxid, p¥ifemZ takovato
rozpou¥tddla pop¥fpad® dispergdtory majf vyhodnd teploty vzplanuti alespofi 30 °C a teploty
varu alespon 50 °C, a vodu. Jako rozpouitddla, pop¥ipadé disbergétory pf¥ichdzej{ v dvahu
také tvz. zkapaln&né plynné nosné lédtky nebo plnidla, které jsou takovymi produkty, které
jsou p¥i teplot& mistnosti a za atmosférického tlaku plynnymi l&tkami.

Jako p¥iklady takovych produktd lze uvést zejména aerosolové propelanty, jako halogenova-
né uhlovodiky, napfiklad dichlordifluormetan. V pfipad® poufitf vody, jako rozpouitddia,
se mohou jako pomocnd rozpoult&dla pouZivat nap¥fklad také organickd rozpou¥tédla.

Tensidy (smédedla a emulgdtory) mohou byt neinogennimi slouéeninami, jako jsou kondenza&-
ni produkty mastnych kyselin, mastnych alkoholl nebo kondenza&ni produkty mastn& substi-~
tuovanych fenolll s etylenoxidem. V dvahu dile pfichdzej{ estery a ethery mastngch kyselin
s cukry nebo vicemocnymi alkoholy, jakoZ i produkty, které se ziskaji z cukrd nebo vicemocngch
alkohoiﬁ‘kondenzaci s etylenoxidem. D4le lze jako tensidl pouZit blokovych polymerd etylenoxidu
a propylenoxidu nebo lze pou?it alkyldimetylaminoxidd,

Jako tensidy se mohou pouZfivat také anionické slouleniny, jako mydla; sulfatované
estery mastnych kyselin, napffklad dodexylnatriumsulfdt; alkylsulfondty, arylsulfondty a
mastn&-aromatické sulfondty, jako alkylbenzensulfondty, nap¥iklad védpenatd sul dodecylbenzen-
sulfonové kyseliny, a butylnaftalensulfondty; jakoZ i komplexni mastné sulfon&ty; nap¥iklad
amidické kondenzadni produkty olejové kyseliny a N-metyltaurinu a natriumsulfondt dioktyl-

sucindtu.

Tensidy mohou byt pF¥edstavovény konedn& také kationickymi sloudeninami, jako jsou
alkyldimetylbenzylamoniumchloridy, dialkyldimetylamoniumchloridy, alkyltrimetylamoniumchloridy
a ethoxylované kvarterni amoniumchloridy.

Jako dispergdtory (bez 1idinku tensidu) p¥ichdzeji.v podstatd& v tvahu: lignin, sodné
A amonné soli ligninsulfonové kyseliny, sodné soli kopolymerd anhydridu maleinové kyseliny
a diisobutylenu, sodné a amonné soli sulfonovanych polykondenza&énich produktd naftalenu
a formaldehydu, a sulfitové odpadni louhy.

Jako dispergitory, které jsou vhodné zejména jako zahuffovadla, pop¥fpad® jako pro-
st¥edky zabrafujic{ usazovdni, se mohou pouZivat nap¥iklad metylcelulosa, karboxymetylcelulosa,
"hydroxyetylceluloga, polyvinylalkohol, algindty, kaseindty a krevni albumin.

Jako p¥iklady vhodnych stabilizdtord lze uvést prost¥edky vazajici kyselinu, nap¥iklad
"epichlorhydrin, fenylglycedether a epoxidované produkty sojového oleje; antioxida¥ni proétfedky,
ﬁapfiklad estery kyseliny gallové a butylhydroxytoluen; absorbéry UV~zifenf, nap¥fklad substi-
tuované benzofenony, estery difenylakrylnitrilové kyseliny a estery skoficové kyseliny;
a desaktivdtory, napffklad s0li etylendiamintetraoctové kyseliny a polyglykoly.

- .Fungicidn{ prostfedky podle vyndlezu mohou vedle d&innych liatek vzorce I obsahovat
thké dalsf G&inné latky, napfiklad fungicidni prostfedky jiného typu, insekticidni a akaricid-
;'vni.prostfedky, baktericidy, reguldtory ristu rostlin a hnojiva. Takovéto kombinace jsou
".vhodné k fozﬁiieni déinnostniho spektra nebo za ufelem specifického ovlivnéni ridstu rostlin.
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Obecn& obsahuji{ fungicidni prost¥edRy podle vynélezu, vZdy podle jejich typu, mezi
0,0 001 a 85 % hmotnostnimi sloudeniny podle vyndlezu, pop¥ipad® sloulenin podle vynédlezu,
jakoZto G&innou l&tku &i jako U¢inné latky. Tyto prost¥edky mohou byt p¥itomny ve formé&,
kterd je vhodn& skladovdni a dopravu. V takov§chto formich, nap¥iklad v emulgovatelngch
koncentrAtech, je koncentrace G&inné latky obvykle vy33iho rozmez{ ze shora uvedenych rozmezi
koncentraci. Tyto formy se potom mohou ¥edit stejnymi nebo pomocnymi ldtkami pouZivanymi
v takovychto prost¥edcich aZ na koncentrace ﬁéinné.létky, které jsou vhodné pro praktickou
pot¥ebu a takovéto koncentrace se pohybuji obvykle v niZ5i oblasti shora uvedeného koncentradni-
ho rozmezi. Emulgovatelné koncentrdty obsahujf obecné& 5 aZ 85 % hmotnostnich, vyhodn& 25 a%¥
75 % hmotnostnich sloufeniny, pop¥ipadé sloufenin vzorce I. Jako aplika&ni formy p¥ichdzeji
v tvahu krom& jinych p¥imo pouZitelné roztoky, emulze a suspenze, které jsou vhodné nap¥fklad
jako post¥ikové suspenze. V takovychto post¥ikovych sespenzich se mohou koncentrace G&inné
1l4tky pohybovat mezi 0,0 001 a 20 % hmotnostnimi. P¥i UVL (Ultra-Low-Volume) postupech
mohou byt postf¥ikové supsenze formulovadny tak, Ze koncentrace G&inné l4tky v téchto suspenzich
&inf 0,5 a% 20 % hmotnostnich, zatIimco post¥ikové suspenze formulované ulely Low-Volume-
-postupl a High-Volume-postupl obsahujf vyhodné& koncentraci G&inné 1l&tky 0,02 a%¥ 1,0, po-
p¥ipadé 0,002 aZ 1,0 % hmotnostniho.

Fungicidni prost¥edky podle vyndlezu se mohou vyr&b&t tim, %e se smis{ alespoii jedna
sloudenina obecného vzorce I, pop¥ipadd adiéni sil takové slouleniny s kyselinou s pomocnymi

ldtkami pouZivanymi v té&chto prost¥edcich.

Vyroba prost¥edkd se miZe provaddét zndmym zplisobem, napfiklad smisenim dlinné 1l&tky
s pevnymi nosnymi létkami, rozpudténim nebo suspendovdnim ve vhodngch rozpouStédlech,
pop¥ipadé v dispergé&torech, popfipédé za pouZiti tensidd jako smidledel nebo emulgétord nebo
za pou?iti dispergdtoriti, zfed&nim ji% pFfedem p¥ipravenych emulgovatelnych koncentratl
rozpoustd&dly, pop¥ipadé dispergdtory atd.

vV p¥ipad& préskovych prost¥edkd se miZe G&innd ldtka misit s pevnou nosnou létkou,
nap¥iklad spoleénym mletim. Krom& toho se miZe pevnd nosnd ldtka impregnovat roztokem nebo
suspenz{ U&inné l4tky a potom se rozpou$t&dlo, popfipadé dispergdtor odstran{ odpafenim,
zah¥{ivdnim nebo odsdvA&nim za sniZeného tlaku. P¥idavkem tensidd, pop¥ipadé dispergdtori,
je moZno u¥init takovéto prédkové prostfedky snadno sndlitelnymi vodou, takZe se mohou p¥e-
vAdét na vodné suspenze, které jsou vhodné nap¥iklad jako post¥ikové prostfedky.

(&inné latky se mohou také misit s tensidem a pevnou nosnou l&tkou za vzniku smé&itelného
pragku, ktery je dispergovatelny ve vod& nebo se mohou misit s pevnym p¥edb&Zné granulovanym

nosidem za vzniku produktu v granulované formé.

Pokud je to %&douci, mife se U¥innd l4tka rozpustit v rozpousté&dle, které neni misitelné
s vodou, jako nap¥fklad v alicyklickém ketonu, které Geln& obsahuje v rozpufté&ném stavu
emulgdtor, takfe roztok vznikly p¥idavkem vody plsobi samoemulgalné. Na druhé strané se
mi¥e G¥innd 1l4tka smisit s emulgdtorem a vzniklou smés je pak ¥edit vodou na poZadovanou
koncentraci. Krom& toho je moZno u&innou l4dtku rozpustit v rozpou$t&dle a potom pfimisit
emulgétor. Takovd smds se miZfe rovn&i fedit vodou na poZadovanou koncentraci. Timto zplUsobem

se ziskaji emulgovatelné koncentrdty, popfipadé p¥imo upotfebitelné emulze.

Prost¥edky podle vynélezu se mohou pou?f{vat podle aplikadnich metod, které jsou obvyklé
pti ochran& rostlin, popfipad® v zem&d&lstvi. Zpisob pot{r&ni hub spolivd v tom, Ze se pro-
dukty, které maji byt chrén&ny, nap¥iklad rostliny, &4sti rostlin, popifpadé semena, ofetfi
G¢innym mno¥stvim sloudeniny vyrobené podle vyndlezu, pop¥ipad€ prost¥edku podle vyndlezu.

Ndsledujfc{ p¥fiklady vyndlez blfi¥e ilustrujf, ani% by jeho rozsah jakymkoli zplisobem

omezovaly.
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I. P¥{klady ilustrujfc{ v¢robu d&innych latek vzorce I
P¥1klagd 1

K 1,9 g (8,5 mmil) chloridu 5-bromnikotinové kyseliny ve 20 ml bezvodého metylen-
chloridu se za mich&ni p¥ikape roztok 2,4 g (8,5 mmol) N-[Z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]-n-
-propylaminu a 0,85 g (8,5 mmol) trietylaminu v 10 ml metylenchloridu a reak&ni smés se
ddle michd 1 hodinu p¥i teplot& mistnosti. Potom se sm&s promyje vodou a vysud{ se bezvodym
siranem sodnym. Po oddestilovéni rozpou$t&dla se zbyly tmavohnddy olej chromatograficky
Eistf na silikagelu za pouZit{ chloroformu jako elu&nfho &inidla. Timto zpusobem se ziskd
3,7 g (93 % teorie) 5-brom-N-(n—propyl)-N-[Z—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidu ve
formé& naZloutlého oleje.

Analogickym zplsobem se zfskaj{ nésledujfci sloudeniny:

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny a N-[Z-(4,6-dichlor—o~tolyloxy)etyl]-n-propylaminu
se ziské

5-brom—N—[2—(4,6-dichlor-o—tolyloxy)etyi]-N-(n—propyl)nikotinamid ve form& hn&dého
oleje;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny a N-[Z-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyﬂ etylaminu se
z{skd

5-brom-N-ety1—N-[2-(2,4,G-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid, teplota ténf 84 a%¥ 86 °C;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny s N-[2—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]-n—butylaminu
se ziské

S-brom—N-(n-butyl)—N-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid ve form& bezbarvého
oleje;
z chloridu S5-bromnikotinowé kyseliny a N-[Z-(2,4,6~trichlorfenoxy)ety;]—n—pentylaminu
se ziskd

5—brom-N-(n—pentyl)-N-[Z-(2,4,thrichlorfenoxy)etyi]nikotinamid ve form& bezbarvého
oleje;

z chloridu 5~bromnikotinové kyseliny a N-[Z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]-n—hexylaminu
se ziskd

S-brom-N—(n—hexyl)-N—[2—(2,4,G—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid ve formé bezbafvého
oleje;

z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny a N—[?—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]etylaminu se
ziské

5-ch10r—N—etyl—N-r2—(2,4,6—trichlorfenoxy)ety1]—nikotinamid. teplota ténf 85 a¥ 88 °c;

z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny a N-[Z—(4,6-dichlor-o-tolyloxy)etyl]-n-propylaminu
z{ské '

5—chlor—N-(n-propyl)—N—[é-(4,ﬁ-dichlor—o-tolyloxy)etyi]nikotinamid ve form& hn&dého
oleje;

z chloridu S5-chlornikotinové kyseliny a N—[?-(2,4,6—trichlorfenoxy)ety1]—n—propylaminu
se zisk4

S=chlor —N-(n—propyl)-N-[}—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid ve formé hné&dého
oleje; -
‘ z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny a N-[Z-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]-n-butylaminu
se ziskd

5-chlor—N—(n—butyl)-N-[?—(2,4,6-trichlorfenoxy)ety{]nikotinamid ve form& hn&dého oleje;

z chloridu 5-chlornikctinové kyseliny a N-[;-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]—n-pentylaminu
se ziskd

5—chlor—N—(n-penty1)-N-[Z-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid ve form& hé&ndého oleje;

z chloriduw 5-chlornikotinové kyseliny a N-[Z—(2,G-dichlorfenoxy)etyi]-n-propylaminu
se zisk&
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S-Chlor-N-[?-(2,G-dichlorfenoxy)etyl]-N—(n—propyl)nikotinamid ve formé& hnddého oleje;

z chloridu 5-jodnikotinové kyseliny a N-[?-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]etylaminu se
z{ské4

5—jod-N-etyl—N—[2—(2,4,G—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid, teplota téni 92 a%Z 94 °c;

z chloridu 5-jodnikotinové kyseliny a N—[2-(4,6—dichlof—otolquxy)etylj-n-propylaminu
se ziskd

5-jod-N-[2—(4,6-dichlor-o-tolyloxy)etle-N-(n—propyl)nikotinamid ve fromé& hné&dého oleje;

z chloridu 5-jodnikotinové kyseliny a N—[?—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]—n—propylaminu
se ziské )

5-jod-N-(n—propyl)—N—[}-(Z,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid ve formé naZloutlého
oleje;

z chloridu 5-jodnikotinové kyseliny a N—[Z-(2,6—dichlorfenoxy)etyi]—n—propylaminu se
ziské

5~jod-N—[2-(2,6-dichlorfenoxy)etyi]—N—(n—propyl)nikotinamid ve form& hné&dého oleje;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny a N—[Z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyL]—N-(2—methoxyetyl)—
-aminu se ziskd

S—brom-N—(2-methoxyetyl)—N-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid, teplota téni
85 a7 86 °c;

z chloridu 5,6-dichlorrikotinové kyseliny a N—[?—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]—n—propyl—
aminu se zf{ské

5,6—dichlor-N-(n—propyl)-N-[2—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid, teplota téni

71 az 72 °c.

P¥F{klad 2

K suspenzi 22,0 g (0,1 mol) chloridu S5-bromnikotinové kyseliny ve 200 ml metylench-
chloridu se p¥idd 9,2 g (0,11 mol) hydrogenuhli&itanu sodného. Potom se za michdni p¥ikape
28,3 g N-[z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]-n—propylaminu tak, aby teplota reak®ni sm&si nep¥e-
sdhla 35 °C. Reak&n{ sm&s, tj. bezbarvi suspenze, se michd dalsi 3 hodiny p¥i teplot&
mistnosti. Potom se tato suspenze vylije na 200 ml vody a sm&s se prot¥epavd, p¥ifemZ se
pevné podily rozpusti. P¥iddnim malého mnoZstvi nasyceného roztoku hydrogenuhliditanu sodného
se hodnota pH upravi na asi 7,5. Vodnd fdze se extrahuje dvakrdt viZdy 50 ml metylenchloridu,"
spojené organické féze se vysud{ bezvodym siranem sodnym a odpa¥i se za sniZeného tlaku.
Zbytek se vyjme 50 ml toluenu, roztok se odpa¥f a novy zbytek se smisi s p¥idavkem 100 ml
diisopropyletheru a nechd se za michdni krystalizovat.

Po 16 hodindch se tato bfl4 suspenze michd je3t& 1 hodinu p¥i teploté O ©c. poté se
suspenze zfiltruje, krystalicky préSek se dvakrdt promyje vidy 20 ml studeného diisopropyl=-
etheru a p¥itom se zf{skd 31,0 g bezvarvych krystall, teplota tdni 50 aZ 52 Oc. za dZelem
z{skdn{ dalsdfho produktu se zahusti mateény louh, zbytek se podrobi chromatografickému
&i%téni na sloupci 400 g silikagelu za pouZiti sm&si etylacetdtu a n-hexanu v pom&ru 1:2
jako eluénfho &inidla. (éisté frakce se spojf a nechajf se krystalovat z 10 ml diiropropyl-
etheru. Timto zpisobem se zfsk& daldich 3,4 g bezbarvych krystald o teplotd ta&ni 50 a% 52 °c.
Ce}kovy vyt&%ek takto vyrobeného S-brom—N-(n-propyl)-N-[z—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotin—
amidu &inf 34,4 g (73,7 % teoretického vytéiku).

P¥F{Lfklad 3

Sm&s 3,03 g (15 mmol) S5-brom-nikotinové kyseliny a 2,43 g (15 mmol) 1,1 -karbonyl-
diimidazolu se zah¥fv4 v 50 ml tetrahydrofuranu 2,5 hodiny k varu pod zp&tnym chladidem.
Potom se p¥idd 3,39 g (15 mmol) N—[Z—(2,6—dichlorfenoxy)etyl]-n—butylaminu ve 20 ml tetra-
hydrofuranu p¥i teploté mistnosti a reak&éni{ smés ve fromé& vzniklého roztoku se zah¥ivé
dal¥{ 3 hodiny k varu pod zpé&tnym chladidem.
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Potom se reak&ni smé€s odpafl, odparek se vyjme etylacetdtem a roztok se dvakrdt promyje
nasycenym roztokem chloridu sodného. Organickd féze se vysulf{ siranem sodnym, odpa¥i se
a nechd se vykrystalovat ze sm&si dietyletheru a n-hexanu. Z{skd se 2,8 g (43 % teoretického
vytéiku) 5-brom-N—(n—butyl)-N—[Z-(2,6—dich].rofenoxy)etyl_] nikotinamidu ve form& bezbarvych
krystaldi o teplotd tani 62 a¥ 63 °c.

Analogickym zplUsobem se ziskaji ndsledujici sloudeniny:

z 6-fluornikotinové kyseliny a N—[Z-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]—n—propylaminu se zisk4
5-fluor—N-(n—propyl)—N-[Z-(2,4,6-trichorfenoxy)etyl]nikotinamid o teplot& t&ni 68 af

C:

z S5-fluornikotinové kyseliny a N—[Z-(2,6-dichlorfenoxy)ety1] ~n-propylaminu se zf{ské
5—fluor-N—[2—(2,6—dichl'orfenoxy)etyl:l-N-(n-propyl)nikotinamid ve form& bezbarvého oleje.

69 ©

P¥i{i{klad 4

Analogickym zpisobem jako je popsén v p¥ikladu 1, 2 nebo 3 se mohou rovné% pripravit
nidsledujfc{ sloudeniny:

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadé z S5-bromnikotinové kyseliny a N—[Z—(4,
6,dichlor—o—tolyloxy)etyl_]etylaminu se zisk&

S—brom—N—etyl—N-E2-(4,6-dichlor-o-tolyloxy)etyﬂnikotinamid, teplota tdnf 73 a¥ 75 %c;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadé z S5-bromnikotinové kyseliny a N—-[Z—(Z;
6—dichlorfenoxy)etyl]metylaminu se ziské

S-brom-N—[_Z-(2,6—dichlorfenoxy)etyl_] -N-metylnikotinamid, teplota tdni 56 a% 57 °c;

z chloridu S5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadd z S~bromnikotinové kyseliny a N-EZ-(Z,4,
6—trichlorfenoxy)etyi_] metylaminu se ziskd

5—brom—N—mety1-N—|:2-(2,4,6-—trichlorfenoxy) etyl]nikotinamid ve formé& viskosniho oleje;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad® z 5-bromnikotinové kyseliny a N—[Z—(4,6-
~dichlor-o-tolyloxy) etyl] metylaminu se zfiskd

5=-brom -N-[2-(4,G—dichlor-o—tolyloxy)etyl] ~N-metylnikotinamid ve form& viskosniho oleje;

2z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad® z 5-bromnikotinové kyseliny a N-[Z—(2,4,
6—trichlorfenoxy)etyl]benzylaminu se zisk4

5—brom—N—benzyl—N—[:2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl] nikotinamid, teplota té&nf 82 aZ 83 °c;

z chloridu S~bromnikotinové kyseliny pop¥ipad& z S-bromnikotinové kyseliny a N-I:2-(4,6-
—dichlor—o-tolyloxy)ety]:] benzylaminu se z{ské

5-brom—N-benzyl-N-E2-(4,6-dichlor—o tolyloxy)etyl] nikotinamid, teplota tani 71 a% 72 °c;

z chloridu S-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadé& z S-bromnikotinové kyseliny a N—[Z—(2,6-
dichlorfenoxy) etyl] benzylaminu se zisk4

S—brom—N-benzyl—N—[Z—(2,6-dichlorfenoxy)etyl:| nikotinamid ve form& bezbarvého oleje;

2z 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad® z chloridu S5-bromnikotinové kyseliny a N- [2—(2,6-
—dichlorfenoxy)etyl]—n-propylaminu se ziské

5-brom-N- E2—(2,6—dichlorfenoxy)etyl]-—N-(-propyl)nikotinamid ve formé bezbarvého oleje;

2z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad® z 5-bromnikotinové kyseliny a N-[Z-(Z,
6-dichlorfenoxy)etyl]etylaminu se ziskd

5~brom-N-etyl-—N-[2-(2(,‘6-ai'chlorfenoxy) etyl] nikotinamid, teplota té&n{i 78 az 80 Cc;

z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad¥ z S5-bromnikotinové kyseliny a N—L2-(4,6-
~dichlor-o-tolyloxy) etyl]n-butylaminu se ziské

5~brom-N- (n~butyl) -N~ [2-(4,6-dichlor-o—tolyloxy)etyl] nikotinamid ve form& bezbarvého

b4 chlo.ridu 5-chlornikotinové kyseliny pop¥ipad® z 6-chlornikotinové kyseliny a N-[Z-(4,
6—dichlor-o—tolyioxy)etyl] etylaminu se zisk&

5-chlor-N—e£y1—N-[2—(4,6-dichlor-o-tolyloxy)etyl]nikotinamid, teplota téni 62 a% 65 °¢;
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z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny pop¥{fpad® z 5-chlornikotinové kyseliny a N—[Z—(2,‘
6—dichlorfenoxy)etyi]etylaminu se ziskd

5—chlor—N~ety1—N~L2—(2,6—dichlorfenoxy)etyi]nikotinami, teplota tdni 65 a% 67 N

C;
2z S-dchlornikotinové kyseliny popfipadé z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny a N—[ﬁ-
~(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]benzylaminu se ziskd ’
5—chlor—N—benzyl—N-[2j(2,4,6—trichlorfenoxy)ety{]nikotinamid, teplota ténf 88 aZ 89 oC;
z chloridu S5-chlornikotinové kyseliny pop¥ipadé z S-chlornikotinové kyseliny a N—[Z—(2,
6—dichlorfenoxy)etyl]benzylaminu se ziskd
5-chlor-N—benzyl—N—[2—(2,6—dichlorfenoxy)etyl]nikotinamid, teplota té&ni 66 aZ 68 °C;
2z chloridu 5-chlornikotinové kyseliny pop¥ipadé z S5-chlornikotinové kyseliny a N—[Z—(4,
6—dichlor—o—tolyloxy)etyl]benzylaminu se zisk&
5—chlor—N—benzyl—N—[2-(4,6-dichlor—o-tolyloxy)etyl]nikotinamid, teplota téni 75 aZ 78 Oc;
z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadé z 5-bromnikotinové kyseliny a N—[Z-(Z,
4,6—trichlorfenoxy)etyi]-2,4—dichlorbenzylaminu se zisk4
S—brom—N-(z,4—dichlorbenzyl)—N—[?—(2,4,B—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid, teplota tan{
109 aZ 110;
z chloridu S5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipadé z S5-bromnikotinové kyseliny a N- 2-(2,
6—dichlorfenoxy)ety1]-2,4-dichlorbenzylaminu se zisk&
S-brom-N—(2,4—dichlorbenzyl)—N—[;—(2,6-dichlorfenoxy)etyl]nikotinamid, teplota téni
160 az 161 °C;
z chloridu S-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad€ z 5-bromnikotinové kyseliny a N—[?—(2,
4,G—trichlorfenoxy)et§£1-3—chlorbenzylaminu se zisk&
S-brom—N-(3—chlorbenzyl)—N—[2—(2,4,G—trichlorfenoxy)etyl]nikot{hamid ve formé& bezbarvého
oleje;
z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny popf¥ipadé z 5-bromnikotinové kyseliny a z N—[Z-(Z,
6~dichlorfenoxy)etyl]—3-chlorbenzylaminu se ziskéd
S-brom—N—(B-chlorbenzyl)~N-[2—(2,G—dichlorfenoxy)etyi]nikotinamid, teplota téni 105 aZ
106 °c;
z chloridu 5-bromnikotinové kyseliny pop¥ipad& z 5~bromnikotinové kyseliny a N—[Z—(Z,
4,6—trichlorfenoxy)etyij—2—chlorbenzylaminu se ziskd
5—brom-N—(2-chlorbenzy1)~N—[2—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamid, teplota téni
134 a% 135 °c.

P¥iklad 5

K roztoku 2,0 g (4,3 mmol) 5-brom-N- (n-propyl)-N-|2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotin-
amidu v 10 ml etanolu se pFid4 10 ml 4N roztoku chlorovodikové kyseliny a reakini sm&s se
ponechd asi 16 hodin st&t pfi teploté mistnosti. Potom se rozpoudté&dlo odpa¥i, zbyly Zluté
zbarveny olej se rozpusti v 10 ml etanolu, k ziskanému roztoku se p¥idd roztok 60 ml dietyl-
etheru a ponechd se v klidu po dobu 20 hodin. Vyslednd sraZfenina se odfiltruije, promyje
se dietyletherem a vysu8i se v proudu vzduchu. Timto zplsobem se ziskd 2,0 g (93 % teoritické-
ho vyt&Zku) S—brom—N—(n—propyl)—N—[2-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid-hydrochloridu
ve form& bilych krystall, které se rozklddaji p¥i teploté od 120 °c.

Analogickym zpUsobem se 2z 5-fluor—N—(n—propyl)—N-[Z-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotin-
amidu a chlorovodfkové kyseliny zisk& 5—fluor~N~(n-propyl)-N—[2~(2,4,6~trichlorfenoxy)etyl]—
nikotinamid-hydrochlorid ve formé& bilych krystalli, které se rozklédaji v teplotnim intervalu
od 132 do 138 °c. :

II. P¥iklady ilustrujici sloZenf a p¥{pravu prost¥edkd
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P¥{i{klad 6

a) Pro kapalné ulinné latky

1. Emulgovatelny koncentrdt:

g/litr
ginné létka vzorce I 250
ethoxylovany nonylfenol
(10 mol etylenoxidu) 50-70
vépenatd sil dodecylbenzensulfo-
nové kyseliny 25
sm&s alkylbenzenld (s 10 atomy .
uhlfku) ' do 1 litru

Jednotlivé sloZky se navzdjem smisf a¥ do vzniku &irého roztoku.

2. Sméditelny préSek:
: hmotnostni dfly

4¥innd l4tka vzorce I 25
hydratovand kyselina k¥emi&itd 25
sodnd sl ligninsulfonové kyseliny 10
natriumlaurylsulfat ' 2
. uhli&itan vépenaty 38
100

Kapalnd nebo roztavend G€innd latka se aplikuje na kyselinu k¥emiditou, p¥imis{ se
ostatnf{ sloZky a ziskand sm&s se jemn& rozemele ve vhodném mlgnu.

b) Pevné 1d&inné 14tky

Smadditelny prések:
hmotnostni dily

G&inn4 l4tka vzorce I ' 50

hydratovand kyselina k¥emi&it4 5

natriumlaurylsulfét

natriumlignosulfit 2

kaolin nebo/a j{l 43
100

Jednotlivé slofky se navzdjem smisi a smés se potom rozemele ve vhodném mly¥nu.
III. P¥fklady ilustrujfc{ biologickou d&innost:
Test 1

O&inek proti Helminthosporium oryzae

15 aZ 20 ryZovych semendlkd (rozdé&lenych do 2 kv&tinA&l) se ve stddiu 1 listu dikladnd
post¥{kd vodnou disperzi testované sloufeniny (kterd je - jako je obecn& obvyklé - zpracovéna
na smi&litelny prdfek) a oBet¥fené rostliny se pak ddle p&stuji v klimatizovaném prostoru
pEi teplot& 19 %C a za 16hodinového osv&tleni denn&. Dva dny po oSetf¥en{ se pokusné rostliny
infikuj{ post¥ikdnim vodnou suspenzi kondif (asi 80 000 konidif{/ml). Potom se rostliny r¢Ze
inkubuji pfi teploté& 24 aZ 26 %, za podminek rosného bodu a za l6hodinového osv&tlenf dennd.
Vyhodnocen{ pokusu se provddf 2 a% 5 dnl po infekci tim, ¥e se zjistf plocha listd v % roz-
ruSend houbou Helminthosporium oryzae, ve srovndni s infikovanymi, av3ak neo¥etfenymi kontrol-
nimi rostlinami.
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Test 2
U&inek proti branidnatce plevelové (Septoria nodorum)

30 aZ 40 pSeniénych semen&lkd, rozdélenych do 2 kv&tind&d, se ve stddiu 1 listu
dlikladn& z obou stran post¥{kd vodnou dispersi testované sloudeniny (které byly - jak je
obecné obvyklé ~ zpracovdny na sm&¥itelny praZek) a takto oZet¥ené rostliny se potom dale
pdstujf v klimatisovaném prostoru p¥i teplotd 15 a¥ 17 °C a p¥i 14hodinovém osvétlen{ denné.
Dva dny po oSetfeni se rostliny infikuji post¥ikdnim vodnou suspenzi konidif (s obsahem
asi 1 x 10 6 konidif{/ml). Poté se rostliny pSenice inkubujf po dobu 2 dnid v klimatizované
komo¥e za podminek rosného bodu a p¥i teploté 24 % a potom po dobu 5 dnd ve skleniku.

Vyhodnoceni pokusu se provAd{ zjiSté&nim plochy listd v % rozruSené G&inkem brani&natky
plevelové (Septoria nodorum ve srovndni s infikovanymi, av8ak neoSetfenymi kontrolnimi

rostlinami.
Test 3
O¢inek proti Cerni zelené (Alternaria brassicae) na brukvi

4 semendlky brukve, rozdélené do dvou kvétin&ll, se ve stddiu 6 listd dikladn& post¥i-
kaji vodnou disperz{ testované sloufeniny (zpracované, jak je obvyklé, jako sma&itelny prések)
a potom se déle pé&stuji v klimatisovaném prostoru pfi teplotd 19 %c a pti lé6hodinovém
osvétleni denn&. Dva dny po oSet¥en{ se rostliny infikuji post¥{k&nim vodnou suspenzi (asi
30 000 konidifi/ml). Potom se rostliny brukve inkubuji p¥i teplot& 24 aZ 26 °c, za podminek

rosného bodu a p¥i 16hodinovém osvétleni denné.

Pokus se vyhodnotf 2 aZ 5 dnd infekci zjiSt&nim plochy listd v procentech napadené
Cerni zelnou (Alternaria brassicae) ve srovnédni s infikovanymi, avak neoSet¥enymi kontrol-

nimi rostlinami,
V testech uvddény smé&litelny pré$ek obsahoval vidy 25 % hmotnostnich testované slouleniny
(sloudeniny vzorce I pop¥ipadé® Glinné 14tky, kterd je zndma ze stavu techniky) a 75 % hmot-

nostnich sm&s{ nosnych latek, pfiemZ tato smés méla ndsledujici{ slofeni:

Sm&s nosnych ldtek A (pro testované slouleniny v pevném stavu)

SloZky: % hmotnostnich
nonylfenolethoxylat 3
vysocedispersni kyselina k¥emilité 6
metylhydroxyetylcelulosa 1
natriumoleét 2

sodnd sdl polynaftalenkarboxylové

kyseliny 10
hydratovany k¥emiitan hlinity 78
100

Sm&s nosngch latek B (pro testované slouleniny v kapalném stavu)
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SloZky: % hmotnostni

nonylfenolethoxyléat
metylhydroxyetylcelulosa
natriumoleét

sodné sl polynaftalenkarboxy-

lové kyseliny 20
sraZend kyselina k¥emidit4 68
100

Ke smaditelnému prédsku se p¥idd vidy odpovidajic{ mnoZstvi vody tak, aby se pfipravila
post¥ikovd suspenze o koncentraci 16, 50, 160 pop¥ipadé 500 mg testované sloudeniny/litr.

Vysledky shora provédé&nych testl jsou shrnuty v nédsledujici tabulce:

Tabulka:

Testovand sloudenina: Aévka W&inek v procentech
i&inn& l4tka vzorce I ;Tgugzzzggigftr Helmintosporium  Septoria Altervaria
postFikové sus- oryza nodorum brassicae
pense)
5-brom-N- (n-propyl) -N-[ 2- 500 40 60
-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl] - 160 97
nikotinamid 50 95
(p¥iklad 1, 1. sloudenina I) 16 92
5-brom-N-etyl-N-[2-(2,4,6-tri- 500 70 70
chlorfenoxy)etyl] nikotinamid 160 97
(pfiklad 1, 3. sloudenina I) * 50 90
16 70
5-brom-N- (n-butyl) -N-[2-(2,4,6- * 500 70 40
-trichlorfenoxy)ethyl] nikotin- 160 100
amid 50 90
(p¥iklad 1, 4. slou&enina I) - 16 90
5-chlor-N- (n-propyl) -N-[2- (4, 6- 500 90 65 95
-dichlor-o-tolyloxy)etyi]- 160 40 90
nikotinamid 50 0 75
(pfiklad 1, 8. sloudenina I) 16 0 0
5-chlor-N-(n—propyl)—N—[;-(2,4,6— 500 90 95
-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamid 160 20 100 90
(p¥iklad 1, 9. slouenina I) 50 0 95 85
16 0 95 80
5~fluor-N-(n~propyl) -N- 500 100
-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy) - 160 95 90 95
etyl] nikotinamid 50 80 90 95
(p¥fklad 3, 2. sloulenina I) 16 20 90 80
5-brom-N-etyl-N-[ 2-(4,6-dichlor- 500 20 100
-o-tolyloxy) etyl]- 160 100 80
nikotinamiad 50 80 - 60
(pfiklad 4, 1. sloudenina I) 16 50 50
5-brom-N-{2- (2, 6~dichlor- 500 100
fenoxy)etyi]-N-(n-propyl)- 160 95 ’ 100 100
nikotinamid 50 90 95 95

(ptiklad 4, 8. sloudenina I) 16 40 95 85
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Pokradovani tabulky:

Testovand sloulenina: dévka
({mg testované

4¢innd latka vzorce I sloueniny (litr Helmintosporium Spektoria Alternaria

post¥ikové sus- oryzae nodorum brassicae
pense)
5-brom-N-etyl-N-[2-(2,6-di- 500 90 90
chlorfenoxy)etyl nikotinamid 160 90 98 90
(p¥iklad 4, 9. sloudenina I) 50 60 95 80
16 0 95 0
2,4-dichlor-6-(2-chlor- 500 60 20
anilino)-1,3,5~triazin 160 ’ 70 20
("Anilgzine")[slouéenina 50 . 60 0
zndnéd z amerického patentového 16 40 0
spisu &. 2 720 48@
bis~({4-fluorfenyl)metyl-(1H-1,2,4~ 500 30 40 60
~triazol-l-ylmetyl)}silan 160
{"Flusilazol") [slouéenina znémé 50
z evropské patentové p¥ihl&sky 16
&. 68 813)]

Ze shora uvedenych vysledkd testl jednoznalné vyplyv4 p¥eprava novych sloucenin vzorce
I nad znémou slouleninou "Anilazine" (srov. americky patentovy spis &. 2 720 480 a nad
zndmou sloudeninou "Flusilazol" (srov. evropskou patentovou p¥ihldsku ¢. 68 813) v tom,
%e nové sloudeniny majf p¥i stejné koncentraci ve v&t¥in& p¥ipadl mnohem vy$Ei d&inek.

PREDMET VYNALEGSZU

1. Fungicidni prost¥edek, vyznadujici se tim, Ze obsahuje Ulinné mnoZstvi alespon jedné

sloudeniny obecného vzorce I

1
C—N—CH,CH,—0
3 2
(A 2 N ®),

(1)

R~ zhamend atom halogenu v poloze 5 nebo/a 6 pyridylové skupiny,

znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, alkoxyalkylovou skupinu s 1 aZ

6 atomy uhliku v alkoxylové &&sti a s 1 a% 4 atomy uhliku v alkylové &&sti, kyanoalkylovou
skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku v alkylové &&sti, alkinylovou skupinu se 3 a% 6 atomy uhlfku
nebo popfipadé v benzeovém jadfe mono-, di- nebo trisubstituovanou benzylovou skupinu, p¥i-
gem? pripadné pFitomné substituenty jsou pFfedstavovédny 1 aZ 3 atomy halogenu nebo/a 1 nebo
2 alkylovymi skupinami s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo/a 1 nebo 2 alkoxyskupinami s 1 aZ 3 atomy

uhl{iku nebo/a trifluormetylovou skupinou nebo/a nitroskupinou,

R> znamen& atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo nitroskupinu,
m znamend &fslo 1 nebo 2 a
n znamend &islo 1, 2 nebo 3,
nebo adiéni soli takové sloudeniny s kyselinou spolu s pomocnymi léatkami pouZivanymi v tako-

vychto prostfedcich.
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2. Prost¥edek podle bodu 1, vyznafujici se tim, Ze jako U&innou slofku obsahuje alespoi
jednu slouertinu obecného vzorce I, v n¥m¥ R1 znamend fluor, chlor nebo brom a ostatni
symboly maj{ vyznam uvedeny v bod& 1, nebo adiéni s@l takové sloudeniny s kyselinou.

3. Prostfedek podle bodu 1, nebo 2, vyznafujfic{i se tim, ¥e jako G&innou slo¥ku obsahuje
alespon jednu sloudeninu obecného vzorce I, v n&m# m znamend &islo a ostatni symboly majf
vyznam uvedeny v bod€ 1 nebo 2, nebo adi¥nf sil takové sloudeniny s kyselinou.

4. Prostfedek podle bodu 3, vyzna&ujicf se tim, Ze jako G&innou slofku obsahuje alespon
jednu slouceninu obecného vzorce I, v némZ atom halogenu ve vyznamu symbolu Rl je v poloze
5 a ostatni symboly maji vyznam uvedeny v bodu 3, nebo adi&ni sl takové sloudeniny s kyseli-
nou.

5. Prostfedek podle jednoho z bodd 1 a% 4, vyznadujicf se tim, %e jako uU&innou sloku
obsahuje alesponi jednu sloudeninu obecného vzorce I, v ném¥ R? znamend etylovou skupinu,
n-propylovou skupinu nebo n-butylovou skupinu a ostatni symboly maj{ vyznam uvedeny v n&kterém
z bodl 1 a% 4, nebo adi&ni sdl takové sloudeniny s kyselinou.'

6. Prostfedek podle jednoho z bodl 1 aZ 5, vyznalujici se tim, %e jako Udinnou sloZku
obsahuje alespon slou¥eninu obecného vzorce I, v ném¥ R3 znamend chlor nebo metylovou
skupinu a ostatni symboly maj{ vyznam uvedeny v n&kterém z bodl 1 a% 5, nebo adiénf sil

Vtakové sloudeniny s kyselinou.

7. Prostfedek podle jednoho z bodl 1 a¥ 6, vyznadujicf se tim, %e jako G&innou slo¥ku
obsahuje alespon jednu slou¥eninu obecného vzorce I, v n&m¥ n znamend &fslo 2 nebo 3 a ostatni
symboly maji vyznam uvedeny v n&kterém z bodd 1 a% 6, nebo adi¥ni sil takové slou&eniny

s kyselinou.

8. Prost¥edek podle bodl 6 a 7, vyznadujic{ se tim, Ze jako G¥innou slo¥ku obsahuje
alesponi jednu sloueninu obecného vzorce I, v némf fenylov4d skupina substituovand zbytkem
(R3)n je pfedstavovéna 2,4,6-trichlorfenylovou skupinou, 2,4-dichlor-6-metylfenylovou
skupinou nebo 2,6-dichlorfenylovou skupinou a ostatni symboly maj{ vyznam uvedeny v bod&
6 a 7, nebo adi&nf sil této sloufeniny s kyselinou.

9. Prostfedek podle bodu 1, vyznaujicf se tim, Ze obsahuje uU&inné mnoZstvi alespoi
jedné slouleniny zvolené ze skupiny, kterd je tvofena

5-f1uor-N—(n-propyl)-N-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
5~chlor—N~(n—propyl)~N—[2-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
5-btom—N-(n-propyl)-N-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
5*brom—N-(n-propyl)-N-[Z-(2,4,6-trichlo;fenoxy)ety£]nikotinamidem,
5-brom—N-[2-(2,6-dichlorfenoxy)ety¥]—N—(n-propyl)nikotinamidem a
S-brom-N-[?-(4,6-dichlor-o—tolyloxy)etyL]—N-(n-propyl)nikotinamidem,

jakoZ i pomocné latky pouZzfvané v takovychto prost¥edcich.

10. Prostfedek podle bodu 1, vyznalujici se tim, Ze obsahuje uZinné mnofstvi alespon
jedné sloudeniny zvolené ze skupiny, kterd je tvofena

5-brom—N-ety1-N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5-brom-N-(n-butyl)-N-[Z-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
S-brom-N-(n—pentyl)—N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
5~brom-N-(n-hexyl)-N-[Z—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidemn
5-chlor-N—ety1—N-[2—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
5-chlor-N-(n~propyl)-N-[2-(4,6—dichlor-o-tolyloxy)etyl]nikotinamidem,
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5-chlor—N—jn—butyl)—N~[2(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl}nikotinamidem,
5-chlor-N- (n-pentyl)-N-[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl] nikotinamidem,
5-chlor-N- 2-(2,6-dichlorfenoxy)etyl -N-{n-propyl)nikotinamidem,
5-jod—N—etyl—N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5-jpd—N-[?—(4,6—dichlor-o—tolyloxy)etyl]—N—(n-propyl)nikotinamidem,
5-jod-N- (n-propyl)—N-[?—(Z 4, G—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5-jod- N-BZ (2,6- dlchlorfenoxy)etyl]-N {n-propyl)nikotinamidem, .
5-brom-N- {n-butyl)-N- [2 (2,6- dlchlorfenoxy)etyl]nlkotlnamldem,
5-fluor—N—[2-)2,6—d1chlorfenoxy)etyi] -N- (n-propyl)nikotinamidem,
5—brom-N—ety1—N—[2-(4,6—dichlor—o—tolyloxy)ety{]nikotinamidem,
5-brom-N-[2-(2,6-dichlor fenoxy)etyl]~N-metylnikotinamidem,
5—brom-N-metyl—N—[2—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5—brom—N-[?—(4,6—dichlor—o-télyloxy)etyl]-N—metylnikotinamidem,
5~brom—N—benzyl—N—[2—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyi]nikotinamidem,
S-brom-N—benzyl—N-[Z-(4,6-dichlor-o—tolyloxy)etyl]nikotinamidgm,
S—brom-N—benzyl-N—[2-(2,6—dichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
S—brom—N-etyl-N—[Z-(Z,6-dichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
S-brom-N—(n-butyl-N—[z-(4,6-dichlor—o-tolyloxy)ety;]nikotinamidem,
5-chlor—N—etyl—[2—(4,6-dichlor—o—tolyloxy)etyl]nikotinamidem,
5-chlor—N-etyl-N-[2-(2,6-dichlorfenoxy)ety%]nikotinamidem,
5-chlor—N—benzyl-N—[2-(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5—chlor—N-benzyl—N-[2-(2,6-dichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5—chlor—N—benzyl-N—[;—(4,6—dichlor—o-tolyloxy)etyl}nikotinamidem,
S—brom—N-(2,4-dichlorbenzyl)—N—[Z-(2,4,6—trichlorfenoxy)etyk]nikotinamidem,

jako? i pomocné latky poufivané v takovychto prost¥edcich.

11. Prosttedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze obsahuje U&inné mno%stvi alespon

jedné sloudeniny zvolené ze skupiny tvo¥ené

S—brom-N-(2-methoxyetyl)~N—[2—(2,4,6—trichlorfenoxy)etyl]nikotinovou kyselinou,
S,6—dichlor—N-(n—propyl—N—[Z—(2,4,6-trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5-brom-N-(2,4-dichlorbenzyl)-N- 2-(2,6~dichlorfenoxyletyl nikotinamidem,
S-brom—N—(3~chlorbenzyl)-N—[Z—(2,4,S—trichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5~brom-N- (3-chlorbenzyl) -N- fz—(z [ dichlorfenoxy)etyl]nikotinamidem,
5~brom~N=-(2-chlorbenzyl) ~N- [2 (2,4,6- trlchlorfenoxy)etyljnlkotlnamxdem.
5-brom-N= (n-propyl) -N- [2 (2,4,6~- trlchlorfenoxy)etyLJnlkotlnamld -hydrochloridem a
5-fluor-N-(n~-propyl) -N- [2—(2 4,6~ trlchlorfenoxy)etyl]nlkot:namld hydrochloridem,

jako? i pomocné latky pouZivané v takovychto prost¥edcich.

12. Zptsob vyroby sloudenin obecného vzorce I

(o]

C—N—CHyCHy—0

3 2
(") 2 R R )

v némZ

R1 znamend atom halogenu v poloze 5 nebo/a 6 pyridylové skupiny,

R2 znamen& alkylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhliku, alkoxyalkylovou skupinus 1l aZ 6 atomy
uhliku v alkoxylové S&sti a s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylové &dsti, kyanoalkylovou skupinu
s 1 a¥ 4 atomy uhliku v alkylové &4sti, alkinylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo
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pop¥ipadd v benzenovém jad¥e mono-, di- nebo trisubstituovanou benzylovou skupinu, p¥itemi
p¥ipadn& p¥itomné substituenty jsou pFedstavovény 1 a% 3 afomy halogenu nebo/a 1 nebo

2 alkylovymi skupinami s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo/a 1 nebo 2 alkoxyskupinami s 1 a% 3 atomy
uhlfku nebo/a trifluormetylovou skupinou‘nebo/a nitroskupinou,

R3 znamend atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo nitroskupinu,
m znamend &I{slo 1 nebo 2 a
n znamend ¢islo 1,2 nebo 3,

jakoZ i adi®nich solf t&chto sloulenin s kyselinami, d&innych podle bodu 1, vyznadujici
se tim, %e se na reaktivni derivit nikotinové kyseliny obecného vzorce II

COOH

G (11,

v kterém

R1 a m maji shora uvedené v§znamy, plisobi 2-fenoxyetylaminem obecného vzorce III

HN-CH,—~CH,-0,

(III)
a2 ®3), '

v kterém

Rz, R3 a n maji shora uvedené vfznamy, a popfipadé se takto ziskand slou¥enina vzorce

I pfevede reakcf s kyselinou na odpovidajici adi&éni sil s kyselinou.
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