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Vyndlez se tyké novych disstereomernich triazolyl~O,N-acetald, zpisobu jejich vyroby
a Jejich pouZitf jeko fungicidi.

Je ji¥% znémo, ¥e smdsi diastereomernich triezolyl-0,N-acetalld, jakoZ i jednotlivé diaste-
reomerni triazolyl-0,N-acetaly obecnd vykazuji fungicidni ulinnost (viz DOS &. 2 324 010).

Nyni byly Jako nové sloudeniny nalezeny enaentiomerni pary diastereomernich forem A (viz
ni%e uvedend vysvdtlen{) triazolyl-0,N-acetall obecného vzorce I

g‘“’ o (1)
XO—CS: C—C{CH3)y
N H
N~ (b)
)
ve kterém
X znamend atom chloru nebo fenylovou skupinu.

Tyto sloudeniny majf silné fungicidni vlastnosti.
K vysvdtleni se uvédi:

Slouseniny se dv¥ma esymetrickymi etomy uhlfiku se mohou vyskytovat v obou diastereo-
mernich forméch threo a erythro. U sloudenin podle vyndlezu Je p¥idazenf odpovidajici formy,
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v disledku dosud neurfité absolutnf konfigurace, moZné jen podmfn¥n¥ a Je vyjddf¥eno vlinov~

" kemi v obecném vzorei I. V souhlase s ti{m se zde rozlidujf formy A a B, které je moZno Jedno-
‘ zna¥né charakterizovat Jejich fyzikdln¥ chemickymi vlestnostmi, pFilem% hydrofiln¥jsi forma,
cherakterizovand ni%¥fmi interakdnimi konstantemi protond H(a) a H(b) v EMR spektru, se ozna~
Suje jeko forme A, .

Dédle bylo zji¥t&no, Ze diasterecomerni formy A triazolyl-0,N-acetald shora uvedeného
obecného vzorce I se ziskajf tek, Ze se triazolylketony obecného vzorce II

H [¢]
§ ]
x_@‘o—g“_c*c‘c”ﬁf’ (11)
NN
)

ve kterém
X md shora uvedeny vyznem,

stereoselektivng redukujf sekundédrnimi alkoxidy v pf{tomnosti Hedidlas

Diastereomernf formy A triazolyl-0,N-acetald obecného vzorce I podle vynélezu pFekva-
pivé vykazuj{ znadnd vy3sf d¥innost proti houbovym chorobdm rostlin ne¥ z dosavednfho stavu
techniky znémé sm¥si diastereomernich triszolyl-O,N-eceteld. Sloudeniny podle vyndlezu
pfedstavujf tudfZ cenné obohacent techniky. .

Na zdklad® znelosti znédmych z dosavedniho stavu techniky nebylo moZno v %ddném p¥i{pads
ofekdvat, Ze se formy A triazolyl-0,N-acétald obecného vzorce I podle vyndlezu budou vyzna-
Zovat velmi dobrymi fungicidnimi vlestnostmi, zatimco analogické formy B t&chto sloudenin
budou jako fungicidy pouze slabd W&inné. :

PouZiji-1i se jako vychoz{ ldtky 1-(4~chlorfenoxy)-3, J=diméthyl-1-(1,2, 4=triazol=1-
-yl)buten-2-on a isopropoxid hlinity, je mo¥no prib&h reakce podle vyndlezu popsat ndsle-
dujfcim reakdnim schématem:

H 1. + 3 li-CaHy0)3Al H  H

0
cu—@-b-—g——cuz~c(cu3)3 2. +H' [Hy0 $ ¢
3 —> m—@—o—c———c—c(cus)s
- CH3—‘C°_CH3 é é
N/"m ' — AI{OH)3

"_N | ,m OH

. Vychoz{ 1dtky obecného vzorce II jsou zndmé (viz DOS &. 2 324 010 & DOS 8. 2 455 955).
Zmin&né ldtky se ziskejf postupem popssnym v t&chto publikacich, a to tak, ¥e se pFfslusné
substituovany |-aryloxy-1-halogen~3, 3-dimethylbuten-2-on nechd reagovat s 1,2,4-triazolem,
popiipadd v piitomnqsti ginidle védzajfciho kyselinu, pi#i teplotd mezi 60 a 120 °C.

Jako triazolylketony obecného vzorce 1I, které se pouZivejl jako vychozf ldtky piHi
préci zplsobem podle vyndlezu, se uvédéji nésledujici slouZeniny:

H o
X—@—0—<§:—~c'.!—c(cw3)3
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X teplota tént (°C)
nebo
v teplota varu (°C/Pa)
c1 , 75

_@ 105 &% 106

Redukce podle vyndlezu se provédf za pomoci sekunddrnich alkoxidd, k nim% ndleZeji.s vy-
hodou sekunddrni alkoxidy hlinfku, jeko zeJména isopropoxid hlinity, sek. butoxid hlinity a
cyklohexyloxid hlinity.

Jako ¥edidla pro préci zplsobem podle vyndlezu pFichdzej{ v uvahu s vyhodou inertni
organickd rozpoudtddle, k nimZ ndleZeji vyhodn¥ slkoholu, jako zejména isopropanol a sek.
butanol.

Reak¥ni teploty p¥i préci zplisobem podle vyndlezu se mchou pohybovat v Sirokém rozme-
z{. Obecn& se pracuje pfi teplotd zhruba mezi 80 a 120 °C, s vyhodou za varu rozpoudtédla.

P¥i prdci zpisobem podle vyndlezu se na | mol ketonu obecného vzorce II pouZivd s vy-
hodou 0,35 a% 1,5 mol sekunddrnfho alkoxidu. K izolaci slouZenin obecného vzorce I se
nadbytek rozpoudt&dla odstrani destilaci ve vakuu a vznikld hlinitéd sloulenina se rozloZ{
zbeddnou kyselinou sirovou. Daldf zpracovéni se pek provéd{ obvyklym zpisobem.

V souhlaese s vyhodnym provedenim se i¥eln& postupuje tak, Z%e se triazolylketon obecné-
ho vzorce II redukuje jJi¥% v p¥{tomnosti odpovidajicf formy A, &imZ se ddle posunuje stereo-
selektivita redukce ve prospdch #&dené formy A. V deném p¥ipad& se na 1 mol ketonu obecného.
vzorece II vyhodnd pou¥fvé 0,5 mol p¥isludné diastereomerni formy A a 0,5 mol sekundérnfho
alkoxidu.

0¢inné 14tky podle vyndlezu vykazujf silny fungitoxicky ufinek. Zmin¥né létky v koncen-
trac{ch pot¥ebnych k potirdni hub nepodkozujf{ kulturni rostliny. Z uvedenych ddvodd jsou ty-
to 1ldtky vhodné k upotfebeni jako ¥inidla k ochrand rostlin proti houbovym chorobdm.: Fungi-
toxické prostiedky se pfi ochrand rostlin nasezuji k potiréni hub z t#{d Plasmodiophoromyce-
tes, Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes a Deuteromycetes.

0&inné l4tky podle vyndlezu majf 3iroké spektrum W¥inku a lze Je pouZivat proti para-
zitickym houbdm napadejicim nadzemni ¥4sti rostlin, napadajicim rostliny z pddy, jekoZ
i proti plvodcim houbovych chorob pienosnym semenem. Zv14s¥ dobrou W&innost vykezujl popi-
sované d¥inné ldtky proti perezitickym houbdm na nadzemnich &dstech roslin.

Jako &inidla k ochren¥ rostlin je moZno y¥inné ldtky podle vyndlezu se z2v143t dobrymi
vysledky pouzivet k potirdni hub vyvoldvejfcich sndti, jeko nap¥ikled proti pivodci mazlavé
sn¥ti pSeni¥né a pra3né snsti je&mene, proti riznym druhdm pravého pedlf, Jsko nap¥iklad
proti padli na je¥meni, jako% i k potirdni rdznfch druhd Venturia, jeko napfiklad proti
pivodei padlf jablonového (Fusicladium dendriticum).

Zv143% vyhodny je 8dste¥ny systemicky u¥inek slou¥enin podle vyndlezu, ktery umo¥nuje
chrénit rostliny proti napadeni houbemi p#f{vodem &inné létky do'nadzemnich &dst{ rostlin
prostiednictvim pidy a kofenového systému.

Jeko ¥inidla k ochrand rostlin je moZno G¥inné ldtky podle vyndlezu pouZfivat k oSet¥o-
vénl osiva nebo pidy, nebo k ofetfovdni nadzemnich &éstf rostlin.
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U%inné 1d4tky se mohou prevddst na obvyklé prostiPedky, Jako Jsou roztoky, emulze, smé-
¥itelné prdsky, suspenze, prdsky, poprade, p&ny, pasty, rozpustné prdsky, granuldty, aero-
soly, koncentrdty ne bdzi suspenzi a emulz{, pré3ky pro mo¥eni osiva, p¥#irodnf a syntetické
létky impregnovend W¥inngmi ldtkami, malé Zdstice obalené polymernimi létkemi = obalovaci
hmoty pro osivo, .ddle ne prostfedky se zdpslnymi p¥isadami, jako Jsou koubové patrony, kou-
Fové dézy, koubové spirdly apod., jako¥ i na prostPedky ve form§ koncentrdtd Q¥inné 1dtky
pro rozptyl mlhou zs studena nebo za tepla.

Tyto prostiedky se priﬁravuji zﬁémym zplsobem, nap¥iklad smisenfm i&inné ldtky s plnidly,
tedy kepalnymi rozpoudtddly, zkepelnénymi plyny nachdzejfcimi se pod tlakem nebo/a pevnymi
nosnymi ldtkemi, popf{pad¥ za pou¥it{ povrchov¥ sktivnich &inidel, tedy emulgdtord nebo/a
dispergdtord nebo/a zp&hovacich &inidel. V p¥ipads poufit{ vody jako plnidla je mo¥no jako
pomocnd rozpoudtddla pouiivat nap¥iklad teké orgenickd rozpoultddla,

Jako kapalnd rozpoustddla pPichdzeji v podstatd v uvahu: asromdty, jako xylen, toluen
nebo alkylnaftaleny, chlorovené arométy nebo chlorovené alifatické uhlovodiky, jako chlor-
benzeny, chlorethyleny, nebo methylenchlorid, alifatické uhlovodiky, jako cyklohexah'nebo
parafiny, nap¥iklad ropné frakce, slkoholy, jako butanol nebo“glykol, jeko¥ i jejich ethery
a estery, ddle ketony, jako aceton, methylethylketon, methylisobutylketon nebo cyklohexanon,
8ilng poldrni rozpoudt&dla, jako dimethylformemid a dimethylsulfoxid, jekoZ i voda. Zkapalnd-
nymi plynnymi plnidly nebo nosnymi létkemi se mini takové kapaliny, které jsou ze normdlni
teploty a normélnfho tlaku plynné, nep¥ikled serosolové propelanty, jeko halogenovené uhlo-
vodiky, jako% i butan, propen, dusik a kysli¥nfik uhli&ity.

Jeko pevné nosné létky p¥ichédzejl v dvehu: p¥irodnf kemenné mou¥ky, jeko keoliny, alumi-
ny, mestek, k¥ida, kiemen, attapulgit, montmorillonit nebo k¥emelina, a syntetické kamenné
moudky, Jeko vysoce disperzni kyselina kfemi&itd, kysli¥nik hlinity a kPemi¥iteny. Jako pevné
nosné létky pro pripravu granuldtd pfichdzejf v udvehu drcené a frakcionované p¥i{rodni kamen-
né materidly, jako vépenec, mramor, pemza, sepiolit a dolomit, jako% i syntetické granuldty
z anorganickych a orgenickych mou¥ek a granuldty z organického materidlu, jako z pilin,
skofdpek kokosovych ofechd, kukuti¥ngch palic a tabdkovych stonki.

Jako emulgétory nebo/a zp&novaci #inidla p¥ichdzej{ v dvahu neionogenni a anionické
emulgdtory, jeko polyoxyethylenestery mastnych kyselin, polyoxyethylenethery mastnych
alkohold, nap¥fklad alkylerylpolyglykolether, alkylsulfondty, alkylsulfdty, arylsulfondty
a hydrolyzdty bllkovin, a jako dispergdtory nap¥ifkled lignin, sulfitové odpedni louhy a
methylceluldza.

Prostfedky podle vyndlezu mohou obsahovat edheziva, jako karboxymethylceluldzu, pti-
rodni a syntetické prdskové, zrnité nebo latexovité polymery, jeko arabskou gumu, polyvinyl-
alkohol & polyvinylacetdt.

Déle mochou tyto prostfedky obsshovat barviva, jeko anorgenické pigmenty, nepPfkled
kysli&nik Zelezity, kysli¥nik titeni¥ity a ferrokysnidovou mod¥, e orgenické berviva, jeko
alizarinovd barviva a kovovd azo-ftalocysninovd barviva, jeko% i stopové prvky, nepffkled
soli ¥eleza, manganu, boru, m&di, kobaltu, molybdenu a zinku.

Koncentrdty obsahuji obecnd mezi 0,1 a 95 % hmotnostnimi, s vyhodou mezi 0,5 a% 90 %
hmotnostnimi, d&inné l4tky. :

U%inné ldétky podle vyndlezu mohou byt v p¥i{sludnych prostfedcich obsafeny ve sm¥si s
Jinymi d¥innymi l4tkemi, jeko fungicidy, insekticidy, akaricidy, nematocidy, herbicidy,
ochrennymi ldtkemi proti o¥eru ptéky, ristovymi ldtkemi, ¥ivinemi pro rostliny a &inidly
zlepSujfeimi strukturu pidy.

0%inné 1étky podle vyndlezu je mofno aplikovat jako tekové, ve forms koncentrétd nebo
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z nich deldim ¥eddnim piipravenych aplikadnich forem, jeko p¥imo pou¥itelngch roztokd, emul-
zi, suspenz{, prddkd, past a grenuldtd. Aplikace se provddi obvyklym zplsobem, nep¥ikled
polévénim, zélivkou, postiikem, popréSenim, pohazovénim, mofenim za sucha, ze vlhka, za
mokra nebo v suspenzi, nebo inkrustacf.

PFi poufit{ GZinnych ldtek Jako listovych fungicidd se mohou jejich koncentrace v apli-
kovangych prostiedcich pohybovat v 3irokém rozmez{. Tyto koncentrace obecn& le¥{ mezi 0,1
a 0,00001 hmot. %, s vyhodou mezi 0,05 a 0,0001 hmot. %.

P¥i oSettovéni osiva je obecnd zapotfebi na ka3dy kilogrem osiva pou%ft 0,001 a% 50 g,
s vyhodou 0,01 a% 10 g &inné 14tky.

K o¥etien{ pidy je zapotiebi pou¥1t na keZdy m3 pidy 1 a% 100 g, zejména 10 a% 200 g
y&inné ldtky. ‘

Mnohostrannd poufitelnost ldtek podle vyndlezu vyplyva z ndsledujfgich prikladi.
Pr{klrlad A
Pest moteni osive - mazlavéd sndi pdenilnd (mykéza pFenosnd semenem)/polni pokus

K priprav& vhodného suchéﬁo mo¥idla se d&innd ldtka promisi se sm&s{ stejnych hmot-
nostnich df18 mastku & ki‘emeliny na jemn¥ préskovou sm&s obsahujfel ddinnou létku v Zddané
koncentraci. '

MoPen{ se podrobl ¥ty¥i odd&lené vzorky osiva o hmotnosti vidy 100 g, které se pak
zasijf na Styri pokusné poli¥ka o plo3e 5 m2.

N{fe uvedené napadeni v procentech se zjistuje na zdkladd dYplného spo&teni v3ech kla-
s napadenych sn&ti na jednotlivych poli¥kéch a odhadnuti po&tu vSech klast na zdklad¥
odpo&tu provedeného na n&kterych polf¥kdch s olividnd stejnou hustotou porostu.

Ke stenoveni udinnosti proti mezlavé sn¥ti pSeniZné {(Tilletie caries) se pouzivéd
ozimé pdenice (certifikovené osivo), pfedem zemoPend 2 g chlamydospor houby (na ! kg osi-
va).

motenf: zaddtek Fijna
vysev: 10. a% 20. ¥{jna
vyhodnoceni: konec Zervna af prostifedek &ervence

Procentické hodnota po¥tu nemoenych klash je vztafena vidy na cca 2 000 klash na keZdém
polidku, coi odpovidd celkovému po&tu cca 8 000 klasd na jeden pokus.

U%inné létky, koncentrace W¥innych ldtek v mofidle, spotfeba mofidla a podet nemochnych
Klasd vyplyvajfl z nédsledujic{ tabulky:
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Tabulka A

test mo¥eni osiva - mezlevd sn¥l p¥eni¥nd (mykdza pfenosnd semenem)/polni pokus’

W8innd létka . koncentrace spotieba mo- podet sn¥ti-
d&inné ldtky Fidla v gra- vych klasd v %
v mofidle mech na kg v8ech vyvinutych
(hmot. %) osiva klasd
nemoeno - - 90;93
iy
cu—<§>—o—c——c—c(cw3)3
s é 15 2 0,18
N~ \1

L

(sm&s diastereomert)

(zndmd)
Fornma B
(sm&s enantiomery) 15 2 1,89
Forma A(1)
(sm&s enantiomerd) - 15 2 0,02

P¥t1kxlad B
Test mofeni osiva - pra3nd sn¥t je¥mennd (mykdza prenosnd semenem)/polni pokus

K p¥ipravé vhodného suchého mo¥idle se u&innd ldtka promis{ se sm¥s{ stejnych hmotnost-
nich 4114 mastku a k¥emeliny na jemn¥ prdfkovou smds obsshujfc{ U¥innou 1dtku v %4dané
koncentraci. '

Mo¥en{ se podrobf &tyfi odd¥lené vzorky osiva o hmotnosti 100 g, které se pak zasijf
na $ty¥i pokusnd polf¥ka o plo¥e 5 n?.

NiZe uvedené napadeni v procentech se zji¥fuje na zdkleds dplného spo¥teni v3ech klasd
napadenych sn&tl na jednotlivych polilkéch e odhednuti po&tu vSech klast ne zdkleds odpo&tu
provedeného ne nékterych poli¥kdch s o¥ividnd stejnou hustotou porostu,.

Ke stanoveni ud&innosti proti prasné sn¥ti jeémenné'(Ustilago nude) se pou¥fvd pFiroze-
n& infikované osivo jarniho je¥mene.

mo¥eni a vysev: za¥dtek dubna
vyhodnoceni: konec ¥ervna a% zaddtek &ervence

Procentickd hodnota poZtu nemocnych klesd je vzteZena vidy na cca 2 000 klasd na ke¥dém
polidku, co% odpovidd celkovému po¥tu cca 8 000 klasd na jeden pokus,

U&inné ldtky, koncentrace d¥innych ldtek v mo¥idle, spotfeba mofidle a podet nemocnych
klasd vyplyvejf z ndsledujici tabulky:
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Tabul k a B

test mofeni osiva - pra¥nd sn&l jedmennd (mykdza pirenosng semenem)/polni pokus

d¥innd ldtka koncentrace spot¥eba mo-~ podet sn&tivych
) G&inné latky #idla v gra- klasl v % v8ech
v moiidle mech na kg vyvinutych
(hmot. %) osiva klast
nemo¥eno ) - - 29,45
i g | |
Cb—<::>}—0—-c————c-—C(CH3h
$ 3 10 2 0,01

N H
(1)

(sm¥s diastereomerd)

(zndmd)

Forma B

(sm&s enantiomerd) 10 2 7 14,43
Forma A(1)

(sm¥s enantiomerd) 10 2 0,00

P¥riklad C

Test systematického udinku ne padlf (Erysiphe greminis var. hordei) - houbové choroba vyhon=-
kd

U%innd ldtka se pouZivd ve formd préékovéhd mo¥idle osiva., Toto mofidlo se p¥ipravi
tak, e se pffsludnd U¥innd ldtke promisi se sm¥si stejnych hmotnostnich d{18 mastku a
kbemeliny na jemnd pré¥kovou sm&s obsahujfci d¥innou létku v %4dané koncentraci.

Jedmenné osivo se odetPi protfepdnim s p¥ipravenym mo¥idlem v uzaviené sklen&né né-
dobd, Osivo se pak zasije (3x12 zrn) 2 cm hluboko do kvetinddt obsshujicfch sm¥s jednoho
objemového d{lu stenderdnfi ra3elinné pddy = ! objemového d11lu k¥emenného pisku. Kli¥eni
a vzchdzenl rostlin se uskute¥huje za p¥iznivjch podminek ve skleniku. 7 dnt po zasetf, kdy
rostliny jedmene rozvinou svij prvni list, poprd3f se Zerstvymi sporami houby Erysiphe gra-
minis var. hordei a ddle se kultivujfl p¥i teplot& 21 a% 22 %C & 80 e% 90 % relativni vlhkos-
ti vzduchu pri 3estnéctihodinovém osv&tlovéni denn¥. Bshem 6 dnd se na listech rostlin vytvo-
¥1 typické skvrny padli. i

Stupeni nepadeni se vyjedfuje v procentech napadeni neo¥et¥enych kontrolnich rostlin,
p¥if%em? 0 % znamend %4dné napedeni a 100 % stejné napadeni jako u neoSet¥enych kontrolnich
rostlin. U%innd létka je t{m $¥inn¥jd{, &{m ni%3f{ je rozsah choroby.

G¢inné 14&tky, koncentrace u¥innych lédtek v moridlech, spot¥eby moFidel a procenticky
vyjdd¥eny rozsah choroby jsou uvedeny v nésledujfci tabulce:
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Tabulka C

test systemického W&inku na padli (Erysiphe graminis var. hordei)

y&innd létkae ’ koncentreace spoti*eba mo- napseden{ v %
U¥inné 1dtky Fidla v g/kg neodet¥enych
v mo¥idle osiva kontrolnich
(hinot. %) rostlin
nemof¥eno - - 100
i 7
Cl@—O‘“g——‘“g‘—c(cH:’)a
N 4. 0,25 2 26,3
(-
(sm&s diastereomerd)
(znémd)
forme B
(smds enantiomerd) 0,25 2 81,7
forma A (1)
(sm¥s enantiomerd) 0,25 2 4,2

P#rf{klad D
Protektivni test na strupovitost jebloni (Fusicladium)

rozpoust&dlo: 4,7 hmotnostniho dilu acetonu
emulgdtor : 0,3 hmotnostniho dilu alkylarylpolyglykoletheru
voda ¢ 95 hmotnostnich d{1d

MnoZstvi W¥inné ldtky, potdebné pro dosafeni ¥ddené koncentrace Wdinné ldtky v kepalném
post¥iku, se smis{ s uvedenym mnoZstvim rozpoudtddla a koncentrdt se z¥ed{ udanym mnoXstvim
vody, které obsahuje shora uvedené piisedy.

Postiikem se aZ do oroseni postfikeji mladé jabloﬁové'semonééky ve stddiu 4 a% 6 lis-
td. Rostliny se ponechajf 24 hodiny ve skleniku pFi teplotd 20 °C a relativnf vlhkosti vzdu-
chu 70 %, nale# se inokuluji vodnou suspenzi spor houby Fusiclsdium dendriticum (strupovi-
tost Jebloni) a inkubujf se 18 hodin ve vlhké komokFe p#i teplot¥ 18 a% 20 % a 100% rela-
tivn{ vlhkosti vzduchu.

Rostliny se pak znovu pfenesou na 14 dnd do sklenfku.

15 dnd po inokuleci se zjist{ napaden{ semend¥kd. Ziskané hodnoty se pPepo&tou na napa=-
deni v %.

0 % znemend %4dné napedenif, 100 % znemend dplné napadeni rostlin,

U2inné 1dtky, koncentrace d¥innych ldtek a dosa¥ené vysledky jsou uvedeny v nésledujici
tabulce:
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Tabulka D

protektivni test na strupovitost jebloni (Fusicladium)

déinnd 1ldtkae napaden{ v % p¥i koncentraci
u¥inné létky
0,0005 %
g 7 /
[OaCanmsaiat
N H
N .
2
I 1 . 3

(sm&s diastereomerd)

(zndmé) .
forma B

(smés enantiomerd) 36
forma A{1)

(sm&s enantiomerd) 5

Pripravu U¥innych ldtek podle vyndlezu ilustrujf ndsledujfci p¥iklady provedeni,
jimi¥ se v3ak rozseh vyndlezu v ¥4dném sméru neomezuje.

P¥{iklad 1

By  Hiw)
CI_@_O—_C__E:_C(CHs)S(t) forma A
NI/NWH(‘?)H (sm&s enantiomerd)
Hie)

Do desetilitrové banky s pF{rubou, opat¥ené michedlem, teplomErem & Vigreuxovou kolo-
nou, se pPedloif 6,25 litru isopropanolu a 611 g (3 mol) isoprepoxidu hlinitého a ke sm¥si
se p¥i teplotd 50 %Cc po ¥4stech prid4 1,47 kg (5 mol) 1-(4=-chlorfenoxy)-3,3-dimethyl-1-
-(1,2,4=triazol-1-yl)buten-2-onu (technicky, 92,8 %). Po skondeném pridévéni se banka
zahfeje v ldzni na teplotu 98 °C g v prib&hu 13 hodin se z ni pfi teplotd 72 a% 79 °c, ms-
fené v hlavd kolony, oddestiluje 1 000 ml rozpou3t&dla a vznikajici aceton. Rozpoudt&dlo®
se pak ve vakuu vodn{ vyv&vy ddle oddestiluje a% na polovinu pivodntho objemu e reak¥ni
smds se za michéni vnese do sm¥si 875 ml vody a 875 ml 10% kyseliny sirové, Vyslednd sm&s
se 1,5 hodiny michd, vyloudené krystely se odsaji, ndkolikrét se promyjf vidy 300 ml vody
a vysudi se. Ziskd se 1,125 kg (76 % teorie) 1=(4-chlorfenoxy)~3, 3-dimethyl-1-(1,2,4~tria-
zol-1-yl)butan-2-olu o teplot¥ téni 128 aZ 130 °c, obsahujfcfho jednotlivé diastereomery
v mno¥stvi 85 % formy A a 11,5 % formy B.

Jednim pFekrystalovédnim z 2,5 litru isopropanolu se ziskd 600 g (63 % teorie, vztaZeno
na smés diastereomerd) Zisté formy A 1=(4=chlorfenoxy)-3, 3~dimethyl-1=(1,2,4-triazgol=1-yl)-

N : ~ -
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butéan-2-o0lu o teplot¥ téni 139 °C, JediZ NMR spektrum obsahuje nésledujicf signdly:

5[ppm]CD3ODH(a) : 6,46 (J = 2 Hz)
Hepy ¢ 3,61 (J = 2 Ha)
H(t) f 1,05
Hu):&%
Hig) © 8,52

Analogickym zplsobem se desetihodinovou reskci 147,8 g (0,5 mol) 1~(4-chlorfenoxy)=-3,3-
-dimethyl-1-(1,2,4-triazol-1-yl)buten-2-onu v 0,5 litru 2-butanolu s 49,2 g (0,2 mol) sek.
butoxidu hlinitého za varu ziskd 75,8 % teorie &isté formy A 1-(4-chlorfenoxy)-3, 3=dimethyl-
-1=(1,2,4-triazol-1-yl)buten-2-olu a teplotd tdnf 139 C JehoZ NMR spektrum obsehuje shora
uvedené signdly. -

PPrL{kleaed 2

Ha)  H)

<:>—<:>Fo—§__‘§‘°m”ﬂﬁﬂ
)_ Mgl

Hie)

forma A
(sm&s enantiomerd)

Suspenze 278 g (1,365 mol) isopropoxidu hlinitého ve 2,7 litru isopropenolu se 1 ho-
dinu michd p#i teplot& 60 C na%eZ se k ni po ¥dstech pF¥idd 760 g (2,27 mol) 1=(4-bife-
nylyloxy)-3,3-dimethyl-1-(1,2,4-triezol-1-yl)butan-2-onu. Sm&s se 14 hodin zeh¥*{vd na 80 °C
prifem% se z ni oddestiluje pies Vigreuxovu kolonu o vySce 30 cm 260 ml sm¥si isopropanolu
a acetonu. Reek&ni sm8s se pek ddle zahustf oddestilovénim rozpoudt¥dla ve vakuu vodni{ vy-
vEvy, zbytek se vyjme sm¥si 1 000 ml vody, 600 ml 20% kyseliny sirové a 3 Litrd isopropano-
lu, sm&s se | hodinu michd pFi teplot® 20 C pak se jej{ pH kyselym uhliZitanem sodnym
upravi na hodnotu 3 a vyslednd sm¥s se extrahuje 3 litry methylenchloridu. Methylenchlori-
dovy extrakt se promyje dvekrédt vidy 100 ml 4% louhu sodného & 1,2 litru vody, vysusi se
siranem sodnym a rozpoudt¥dlo se z n¥j oddestiluje ve vekuu vodny vyvévy. Zi{skd se 673 g
(88,3 % teorie) i1~(4-bifenylyloxy)-3,3-dimethyl-1~(1,2,4-triazol=1~-yl)butan-2-olu obsahujfciho
Jednotlivé diastereomery v mno¥stvi 73,2 % formy A a 19,1 % formy B, Jednim pPrekrystalovédnim
ze 3 1litrd isopropenolu se ziskéd 349,2 g (51,9 % teorie, vzta¥eno na smés diastereomerd) &is-
té formy A l-(4—b1feny1yloxy) 3,3-dimethyl-1-(1,2, 4-triazol-1-yl)butan-2-olu o teplot¥ tdni
136 a% 137 C, JjehoZ NMR spektrum obsahuje ndsledujfct signdly:

2Hz)

2z

H(b) : 3,7 (J
H(t) 1 1,16
Higy ¢ 8,17
Higy ¢ 8,6

PREDMET VYNALEZU

'+ Fungicidni prostPedek, vyznadujfci se tim, Ze Jako d¥innou ldtku obsahuje alespon
Jednu diastereomerni formu A triszolyl-O,N-acetalu obecného vzorce I
FONI

X~@—0—§~—§—c(cu,»3
N H
ﬁ;l (b)

(D)
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ve kterém
X znamend atom chloru nebo fenylovou skupinu.

2. Zpisob vyroby udinngch ldtek podle bodu 1, vyznedujici se tim, Ze se triazolylketony
obecného vzorce II

H o
¢ ]
x—@o—g—c—c(cnsh -

N
N~ ‘n
L
ve kterém

X mé shora uvedeny vyaznaem, .

stereoselektivn® redukuji sekunddrnimi alkoxidy, s vyhodou sekunddrnimi’ alkoxidy hlinitymi,
jeko isopropoxidem hlinitym, sek, butoxidem hlinitym nebo cyklohexyloxidem hlinitym, v pii-
tomnosti Fedidla, p¥i teplotd mezi 80 & 120 °C, s vyhodou za veru pouZitého rozpoustédla.

Severografia, n. p., zdvod 7, Most
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