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PredloZeny vynalez se tykd fungicidnich
prostfedkft k potirdni houbovych chorob
rostlin. Déle se vynalez tyka zplsobu vyroby
novych sloudenin, které se v téchto pro-
stifedcich pouZivaji jako adéinné sloZKy.

Predmétem vynédlezu je fungicidni pro-
stfedek k potirdni houbovych chorob rost-
lin, ktery obsahuje jako ufinnou sloZku ale-
spoii jednu sloufeninu obecného vzorce I

Q Ry
D

%,
R, CH, o
2 3 )

v némZ

Rz znamend vodik nebo methylovou sku-
pinu,

Rz znamend skupinu —CH(CH3)COOR4 ne-
bo skupinu vzorce

219274

2
Rs
0]
o)
piitemZ
Ry znamené popripadé& chlorem nebo me-
thoxyskupinou substituovanou alkylovou

skupinu s 1 aZz 3 atomy uhliku, alkenylovou
skupinu se 2 aZ 4 atomy uhliku, alkinylovou
skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku nebo cyklo-
alkylovou skupinu se 3 aZ § atomy uhliku a

Rs znamené& vodik nebo methylovou sku-
pinu,

Rs znamenéd popfipad& bromem substituo-
vanou 2-furylevou skupinu nebo 2-tetrahyd-
rofurylovou skupinu, g-alkoxyethylovou sku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxyskuping
nebo skupinu CH2Z, pficemZ

Z znamené jednu ze skupin

a). —X—Ry,

b) —NH—N{(Rs}{Rs],
c]) —0OS02R10,

d) —O(CO)Ru,

e} 1,2-pyrazolovou skupinu nebo
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f) 1,2,4-triazol-1-ylovou skupinu, véetn& je-
jich soli a komplex@l s kovy, pfitemZ

X znamené kyslik nebo siruy,

R7 znamend alkoxyskupinou s 1 aZ 2 ato-
my uhliku substituovanou alkylovou skupi-
nu s 1 aZ 2 atomy uhliku, nebo alkenylovou
skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku nebo alki-
nylovou skupinu se 3 aZ 4 atomy uhlikuy,

Rs znamend vodik nebo methylovou sku-
pinu,

Rg znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku,

R10 znamend methylovou skupinu nebo
mono- nebo dialkylaminoskupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku v alkylech a

Ri1 znamend popFipadé methoxyskupinou
substituovanou methylovou skupinu, pfitemZ
v pfipadég, Ze R3 znamené skupinu

—CH(CH3)COOR4

miZe substituent R7 znamenat také alkylo-
vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku.

Alkylem nebo alkylovou &sti jiného sub-
stituentu se rozumi podle po€tu uvedenych
atoml uhliku nésledujici skupiny: methyl,
ethyl, propyl, butyl, pentyl, hexyl, jakoZ i
jejich isomery, jako nap¥iklad isopropyl, iso-
butyl, sek.butyl, terc.butyl.

- Alkenylovou skupinou je napfiklad sku-
pina allylovd nebo 2-butenylova.

Alkinylové skupina je pPedstavovéna pfie-
devSim skupinou propargylovou.

Jako cykloalkylové skupiny se 3 aZ 6 ato-
my uhliku se rozumi skupina cyklopropylo-
va, cyklobutylovd, cyklopentylovd a cyklo-
hexylova.

Halogenem je fluor, chlor, brom nebo jod.

Jako kationtfi kovli v komplexech sloude-
nin vzorce I se pouZivd vyhodné& kationt(
kovl II. a IV. hlavni skupiny a I., II. a IV.
az VIII. vedlejd{ skupiny periodického sy-
stému prvkd, jako napiiklad hof&iku, vép-
niku, barya, cinu, olova, mé&di, zinku, kad-
mia, chromu, manganu, Zeleza, kobaltu a
niklu.

Jako solitvorné kyseliny pro sloudeniny
vzorce I pFichézeji v tivahu kyseliny s dob-
rou snéasitelnosti pro rostliny. K t8m néle#i
halegenovodikové kyseliny, jako napfFiklad
chlorovodikovd Kkyselina a bromovodikova
kyselina, ddle sirova kyselina, fosforedénd ky-
selina, dusitnd kyselina, mono- a bifunké&ni
karboxylové kyseliny a hydroxykarboxylové
kyseliny, jako napfiklad octovd kyselina,
vinnéd kyselina, citrénovéd kyselina, salicylo-
va kyselina, mlé&néd kyselina, 1,5-naftalen-
disulfonovd kyselina, methansulfonovd ky-
selina, benzensulfonovéd kyselina atd.

Podle vyndlezu se 1¢inné sloZky obecné-
ho vzorce I vyrdb&ji tim, Ze se slouenina
obecného vzoree 11

Ry

v némz :

Rz a R3 maji shora uvedeny vyznam, acy-
luje plhsobenim karboxylové kyseliny obec-
ného vzorce III '

HO—CO—Rs
(111},

v némz

Re mé shora uvedeny vyznam, nebo jeji-
he halogenidu nebo anhydridu.

MiiZe se pouZivat vyhodng reaktivniho de-
rivatu karboxylové kyseliny vzorce III, jako
napfiklad halogenidu kyseliny, anhydridu
Kyseliny nebo esteru. Jako halogenid kyse-
liny se hodi zejména chlorid nebo bromid
kyseliny.

V mnoha pfipadech je vyhodné pouZiti €i-
nidel, kterd véZou kyselinu, popfipadé kon-
denzalnich é&inidel. Jako takovd prichézeji
v uvahu napfiklad tercidrni aminy, jako tri-
alkylaminy, napriklad triethylamin, pyridin
a pyridinové béaze nebo anorganické béze,
jako oxidy, hydroxidy, hydrogenuhliéitany,
uhli¢itany nebo hydridy alkalickych kovi a
kovit alkalickych zemin, jakoZ i octan sod-
ny. Jako Cinidlo védzajici kyselinu miiZe kro-
mé toho slouZit vychozi latka vzorce II.

Postup podle vyndlezu se miZe provadst
také za nepFitomnosti ¢inidel vazajicich ky-
selinu, pFiCemZ v né&kterych pfipadech se
ukdazalo vyhodnym vést reakéni smési proud
dusiku k vypuzeni tvoficiho se halogenovo-
diku. V jinych pfipadech je velmi vyhodny
pridavek dimethylformamidu jako katalyzéa-
toru reakce.

Tento postup bude v dals8im textu oznado-
vén jako postup A. o

Slou€eniny obecného vzorce I se vdak
mohou vyrdbst i podle celé ¥ady dalSich
metod, oznadenych zde jako postupy B aZ G.

Ve vzorcich IV aZ XVIII maji symboly Rz
aZz Ru a X vyznamy uvedené pod vzorcem
I, Hal znamend halogen, vyhodné& chlor ne-
bo brom a M znamend vodik nebo kationt
kovu, vfhodné kationt alkalického kovu ne-
bo kovu alkalické zeminy.

B. JestliZe Re znamend skupinu

—CH20802R19,
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popifipads

—CH2—0(€0)R11,

nechd se po uvodni acylaci sloueniny vzor-
cz II hydrcxyoctevou kyselinou (nebo jejim
derivdatem) za vzniku sloufeniny vzorce IV
provadét ndsledujici varianta postupu:

C-CH,0H
R, CHy [}

(V)

+

Hal—S0:2R10 (V)
popfipadé - (I}
Hal—CO—Rux  (VI}
Hal—R7 (VII}

Pfi reakén{ variant8 B se pouZivd vyhod-
né sl falkoxid), pFfedevdim sl sloufeniny
vzerce IV s alkalickym kovem.

Tento posiup se popfipadé provadi v pri-
tomnosti Cinidla véazajiciho kyselinu, popsa-
ného p¥i postupu A.

C. JestliZe Re m4 jiny vyznam neZ skupinu
~—CHeNH-—N(Rs) [R9}, neché se provadét ta-
ké nésledujici varianta postupu:

(Y o
- I
NH-C-R,

R, CH,
(v

-+ HalR3 - (I]
(1X)

Pritom se sloucenina vzorce VIII prevede
neidfive plscbenim butyllithia nebo hydri-
du sodného na odpovidajici s@l s alkalickym
kovem (na atomu dusiku} nebo se postup
provadi v p¥itomnosti €inidla véazajiciho ky-
selinu analogicky podle postupu A, vyhod-
né za pridavku katalytického mnoZstvi jodi-
du alkalického kovu.

D. JestliZe Rs znamend skupinu —CH2XRz7,
—CH2—0—C0—Ry11, —CH:NH—N/(Rs)(Rg]
nebho azolylmethylovou skupinu (azol = 1,2-
-pyrazol nebg 1,2 4-triazol), nechd se nésle-
dujici varianta provadét po Gvodni halogen-
acetylaci slou€eniny vzorce II na slou€eninu
vzorce X:

N
C~CH, Hal
g 2

RE CH_5 0

X)

+ MXR7 (XI)

+ MO(CO)R1u1  (XII}

- (1)

+ NHzN(Rs)(Re)  (XIII)
+ M—Azol (XIIIa)

JestliZze M znamend vodik, pouZiva se sou-
Casné solitvorného C¢inidla, jako naptiklad
oxidu, hydroxidu, hydrida alkalického kovu
nebo kovu alkalické zeminy. PFi pouZiti vy-
chozich latek vzorce XIII nebo XIIla se re-
akéni produkt ziskd ve formé hydrohaloge-
nidu. Pdsobenim mirnych bazi se dd z téchto
hydrchalogenidid ziskat pfi teploté mistnos-
ti nebo pfi mirné zvysené teploté volnd hyd-
razinoc-, popripadé azolovi-baze. Pro tento
G&el se hodi nap#iklad uhli¢itany alkalic-
kych kovi.

E. JestliZe Rs znamend g-alkoxyethylovou
skupinu, ve které alkoxylovd &ast obsahuje
1 aZ 4 atomy uhliku, provadi se nasledujici
varianta postupu:

: R
N3
h CCH,CH, Hal
Ry CHy §
g 3 €
+ M—AIk ~ (I)
(XV)

Ve vzorci XV znamend Alk alkoxyskupi-
nu s 1 aZ 4 atomy uhliku.

PFi tomto postupu se pracuje jako p¥i po-
stupu D.

F. JestliZe Rs znamend g-alkoxyethylovou
skupinu, ve které alkoxylovd Cést cobsahuje

1 aZ 4 atomy uhliku, provadi se nésledujici
varianta postupu:

(Y e,
§ 9N
NCCH=CH
1] 2

R, CH, O
(xvi)

+ M—AIk - (I)
(XV)
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Ve vzorci XV znamend Alk alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku.

P¥i tomto postupu se provadi Michaelova
adice plscbenim alkcholu, popfipadé pl
benim alkoxidu vzorce XV (M = atom ko-
vuj.

G. JestliZe R3 znamend skupinu
—CH{CH3)COOR4,
necha se jako posledni stupeii reakce pro-

vadét esterifikace postranniho Fetdzce jiZ
vzniklého acylaminu:

O gﬁacow
§ PN

G Rs
Rz CHz o
xvitl)
4+ HOR4
{XVIII)
[H*]
esterifikace
—————————— - (1)

nebo reesterifikace
plhschenim HOR4
v nadbytku

Pritom znamend R‘ bud skupinu OH nebo
jiny zbytek alkoholu —OR4', ktery je moZno
obvyklymi metodami vymaé&nit.

Znamend-li R' naproti tomu atom haloge-
nu, pak se esterifikace provadi tdeln& v p¥i-
tomnosti ¢inidla véazajictho kyselinu.

Znamené-li R* skupinu OMe, pfitem# Me
znamend atom alkalického kovu, kovu alka-
lické zeminy, olova nebo stiibra, pak se ne-
ché esterifikace provadd&t také podle rov-
nice.

(XVII) + Hal'‘~Rq«
(1)

V této rovnici znamend Hal' atom haloge-
nu, vyhodné chloru, bromu nebo jodu.

Pri vdech postupech se mohou pouZivat
rozpoustédla, kterd vS8ak museji byt inertni
vidi reakénim sloZkdm.

Jako priklady takovych rozpoudtddel lze
uvést:

Alifatické uhlovodiky, jako benzen, toluen,
xyleny, petrolether, halogenované uhlovo-
diky, jako chlorbenzen, methylenchlorid, e-
thylenchlorid, chloroform, ethery a etheric-
ké slouceniny, jako dialkylethery, dioxan,
tetrahydrofuran, nitrily jako acetonitril, N,-
N-dialkylované amidy, jako dimethylform-
amid, dimethylsulfoxid, ketony, jako methyl-
ethylketon a smé&si takovych rozpoudtédel
navzajem.

Tyto riizné zpflisoby jsou rovndZ pFedms-
tem tohoto vynélezu.

Vychozi latky jsou zCasti nové. Tyto latky
se vyrdabgjl o sob& zndmymi metodami a vy-
kazuji rovnéZ fungicidni Géinek.

Slouteniny vzorce I maji ve zbytku R3 asy-
metricky atom uhliku a mohou se ocbvykiym
zplUsobem §t&pit na optické antipody. To se
provddi napfiklad frak&ni krystalizaci soli,
vzniklé ze sloudeniny vzorce II a opticky
aktivni kyseliny, a dalSi reakci z této soli
ziskaného optického antipodu vzorce II na
enantiomer vzorce I. Frak&ni krystalizace so-
i ze sloudeniny vzorce XVII a opticky aktiv-
ni bdze a dalsi reakce opé&t uvolfiovaného
optického antipodu vzorce II na enantio-
mer vzorce I je dalsi moZnosti ziskdni optic-
kych antipodl vzorce 1. Tyto antipedy maji
rozdilné mikrobicidni téinky.

Podle substituce se mohou v molekule vy-
skytovat dalSi asymetrické atomy uhliku.

Pokud se neprovadi zdmérnd syntéza za
nfelem izolace Cistych isomerti, vznikd nor-
maéalné produkt vzorce I ve formé& smési dia-
stereomeril. Tato smés skytd p¥i oddéleném
zpracovani produkty s rozdilnymi fyzik4lni-
mi daty.

Sloueniny vzorce I se mohou pouZivat
samotné neho spoletnd s vhodnymi nosnymi
ldtkami nebo/a dal$imi piFfsadami. Vhodné
nosné latky a pfisady mohou byt pevné ne-
be kapalné a odpovidaji 14tkdm, které se
obvykle pouZivaji pfi pfipravé takovychto
prostfedkil, jako jsou napiiklad piirodni ne-
bo regenerované minerdlni latky, rozpous-
t8dla, dispergétory, sméddedla, adheziva, za-
husfovadla, pojidla nebo hnojiva.

Obsah ucinné l4tky v prostfedcich bg&z-
nych na trhu se pohybuje mezi 0,1 a 90 %.

Za Ufelem aplikace se mohou slouceniny
vzorce I vyskytovat v nésledujicich forméach
(pFifemZ tidaje % hmotnostnich v zdvorkéach
uddvajl vyhodné mnoZstvi G€inné 14tky):

pevné formy zpraccvani:
popra$ a posyp (aZ do 10 %), granulaty,
obalované granuldty, impregnované gra-
nulaty a homogenni granuldty, peletky
(zrna) (1 aZ 80 %);

kapalné formy zpracovani:

a) ve vodé dispergovatelné koncentraty -
¢inné latky:
smatitelné prasky a pasty (25 aZ 90 %
v obchodnim baleni, 0,01 az 15 % v roz-
toku urfeném k aplikaci), emulzni kon-
centraty a koncentrované roztoky (10 aZ
50 %, 0,01 aZ 15 % v pFimo upotfebitel-
ném roztcku);

b) roztoky (0,1 aZz 20 %); aerosoly.

Takovéto prostiedky jsou rovnéZ predme-
tem tchoto vyndlezu.

V beigickém patentnim spisu & 871 668 se
uvadeéji v obecné formé acetamidy jako fun-
gicidy, a z nich jednotlivé takové, které se
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cdvozuji od e-naftylaminu. Typickym za-
stupcem této fady je N-(2-methylnaftyl)-N-
-(2~cxotetrahydrcfuran-3-yl}-N-methoxy-
acetylamin, ktery se pcdle provedenych po-
kustt oznacfuje jako net€inny, v protikladu
k fungicidné ufinnym analcgickym zdstup-
cim fenylamincvé Fady (anilinové Fady).
Tento pcznatek z belgického patentniho spi-
su &. 8/1 638 nedavd cdbornikovi Zadné po-
znatky o ezistanci vyscce ulinnych fungi-
cidd k po'irdni houbovych chorob rostlin z
fady acylcvanjch g-naftylamint vzorcz I po-
dle pfedlc#?engho vyndlezu. Ukdzale se v té-
to Fadé prfekvapujicim, Ze pouze kombinace
uréitych strukturnich prvkfl vede k novym,
vysoce UEinnym fungicidlim, jak isou zné-
zornény v daném pf¥ipadé vzorcem I, z2 mé-
na kcmb nace skupin vvedaenych pro symbol
Rs s j2dnim z obou postrannich Fetézct uve-
denych pro symbol Rz, Takovéto kombinace
vedou K fungicidfiim zviasté dob¥e sndSenym
rostlinami bez rufivich vedlei§ich tuinkd.
U¢inné latky vzorce I se krcmé tcho vy-
znadujl zretelnym dlouhoetrvi’icim Glinkem.

V souvislosti s tim se pfedlcZeny vynélez
t¢ka také nésleduiicich podskupin acylova-
nych s-naftylamind:

a) —CO—CH2:—X—R7: alifatické acylderi-
vatly

b) —CO—CHz2—NH-—-~N[Rs][Re): hydraz'ne-
acetylderivaty

¢) —CO—CH2—0~—S80zR10: sulfonyl- a sul-
famoylacetylderivaty

d} —C0-—-CHz—0-—C0ORi1: acylované hydro-
ryacetyldzrivaty

,. /N

-CO-CH,—N_

e ~
pyra_mlacei‘ylderivéty (a jejich soli a

komplexy s kovy)
f)
N

; 7S
-~CO-CH,-
, H, N’\)N

triazolylacetylderivaty (a jejich soli a

komplexy s kovy)

g) popfipadé halogenované furanoyl- a te-
trahydrofuranoylderivaty

h) g-alkoxypropionylderivaty.

10

S pfekvapenim bylo zjiSténo, Ze sloufeni-
ny sz strukturou vzorce I maji pro praktic-
ké poZadavky velmi priznivé spektrum mi-
krcbicidnich u€ink k ochrané kulturnich
restlin. Kulturnimi rostlinami se v ramci
predloZeného vynalezu rozumi napfriklad obi-
loviny, kukufice, ryZe, zelenina, cukrova Fe-
pa, s6ja, podzemnice clejnd, ocvocné stromy,
ckrasné rostliny, predsv&im vSak vinn& ré-
va, chmel, tykvovité rostliny (okurky, tyk-
ve, melouny]), lilkkovité rostliny jako bram-
bcry, tabdk a rajska jabliCka, jakoZ i bané-
novniky, kakaovniky a kauCukovniky.

Uginnymi latkami vzorce I se mohou na
rostlindch nebho na Céstech rostlin (plodech,
kvé&tech, listech, stoncich, hlizdch, kofenech)
t&chto a pribuznych uZitkovych rostlin po-
tlatovat nebo ni€it vyskytujici se houby, p¥i-
temZ pak pied takovymito houbami zlista-
vajl chranény i pozd&ji vzrostlé C¢4sti rost-
Iin. U¢inné latky jscu uéinné proti fytopa-
thegennim houbdm naleZejicim do nasledu-
iicich tFld: Ascomycetes (napfiklad Erysi-
phaceae, Scierctinia, Helminthaosporium];
Basid omycetes, jako jsou pFedavSim houby
tupy rzi, Rhozectonia; Fungi imperfecti (na-
priklad Moniliales, Piricularia); dale pak ze-
iména proti houbdm Oomycetes, které né-
lezzii do t¥idy Phycomycetes, jako je Phyto-
phthora, Peronospora, Pseudoperonospora,
Pythium nebo Plasmopara. Kromé toho jsou
s'cufeniny vzerce I n8inné také systemicky.
Mohou se dale pouZivat jako mofidla k o-
Setfovdni osiva (plod@, hliz, semen) a seme-
n&dka rostlin k ochran& pred houbovymi in-
fekcemi, jakoZ i vacfi fytopathogennim hou-
bam, které se vyskytuji v ptidé.

Vynélez se tykda déle pouZziti sloufenin
vzorcs I k potirdni fytopathogennich mikro-
crganismu.

Vyhodné jsou nésleduiici typy substituen-
tli a {ejich vzdjemné kombinace:

R2 = vodik nebo methyl,
R3 znamend skupinu vzore:s

CHs

1

|
—CH—COOR4 nebo

Rg
o)
o)

R4 znamend popiipadé methoxyskupinou
substituovanou alkylovou skupinu s 1 aZ
3 atomy uhliku nebo alkenylovou skupi-
nu se 2 aZ 4 atomy uhliku nebo alkinylo-
vou skupinu se 3 aZ 4 atomy uhlikuy,

Rs znamend vodik nebo methylovou skupi-
nu,

Rs znamend 2-furylovou skupinu nebo 2-te-
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trahydrofurylovou skupinu nebo skupinu
—CHaZ, priemZ
Z znamend

a) skupinu XR7 (X = kyslik nebo sira), -

b) skupinu —NH—N{Rs)|[Re],

c¢) skupinu —0OSO:zR1o,

d]} 1,2,4-triazolovou skupinu nebo jeji soli a
komplexy s kovy, pfitemZ R7 v piipads,
Ze Rz = lakton, znamené allylovou nebo
propargylovou skupinu, a R7 v pFipadé,
Ze R3 znamend skupinu —CH(CH3)COORy4,
znamend allylovou, propargylovou nebo
alkylovou skupinu s 1 aZ 2 atomy uhlikuy,

Rs znamend methylovou skupinuy,

Rg znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 2 ato-
my uhliku a

Rio znamend methylovou skupinu nebo mo-
nomethylaminoskupinu.
Zv1asté vyhodné jsou takové sloufeniny

vzorce [, v némZ

Rz znamend vodik nebo methyl,

R3 znamend skupinu vzorce

CHs

—CH—COOR4 nebo

.?)

R4 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 3 ato-
my uhliku, vyhodné methylovou skupinu,

Rs znamend 2-furylovou skupinu nebo 2-te-
trahydrofurylovou skupinu nebo skupinu
—CHzZ, ptitemZ

Z v p¥ipadé, kdy R3 = —CH{CH3)COOR4,
znamena

a) skupinu —OR7, kde R7 znamend alkyl s
1 aZ 2 atomy uhliku, -

b} skupinu —SO:Ri10, pfitemZ Rio znamend
methylovou skupinu nebo monomethyl-
aminoskupinu, nebo

c) 1,2,4-triazolovou skupinu, pfifemZ Z v
pfipadg, Ze Rz = lakton, mé jeden z vy-
znami uvedeny ad b) nsbo c).

Ve skuping& nenasycenych alifatickych
acylderivatll jsou jako fungicidy zvl4sté vy-
hodné néasledujici slouteniny:

A-1}
N-{2-propin-1-yloxyacety!)-N-(2-methyl-
naftyl)-N- (2-oxotetrahydrofuran-3-yl)-
amin (slouCenina 2.5)

A-2)
N-(2-propen-1-yloxyacetyl)-N-2-methyl-
naftyl)-N- (2-oxotetrahydrofuran-3-yl)-
-amin (sloufenina 2.11)

A-3)
methylester N-(2-methylnaftyl)-N-(2-pro-
pin-l-yloxyacetyl)alaninu {sloufenina 1.25)

A-4)
isopropylester N-{2-methylnaftyl)-N-(2-
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-prepin-1-yloxyacetyl}alaninu
(sloufenina 1.34)

Ve skuping nasycenych alifatickych acyl-
derivatdl jsou jako fungicidy zvlasté vyhod-
né nasledujici slouceniny:

B-1)
2-methoxymethylester N-(2-methylnaftyl)-
-N-methoxyacetylalaninu (sloufenina 1.20)

B-2)
methylester N-(2-methylnaftyl)-N-isopropo-
xyacetyl)alaninu (slou€enina 1.21)

B-3)
2-isoipropylester N-(2-methylnaftyl)-N-me-
thoxyacetylalaninu (sloudenina 1.60)

B-4)
methylester N-{2,3-dimethylnaftyl)-N-me-
thoxyacetylalaninu (sloufenina 1.67)

B-5)
methylester N-(2,3-dimethyinaftyl)-N-
-ethoxyacetylalaninu (slougenina 1.75)

B-6)
N-(2,3-dimethylnaftyl)-N-(§-methoxy-
ethoxyacetyl)-N- (2-oxotetrahydrofuran-
-3-yl)amin {sloufenina 2.32)

Ve skupiné sulfonylovanych a sulfamoylo-
vanych acylderivat jsou jako fungicidy
zv]a3té vyhodné nésledujici sloufeniny:

C-1)
methylester N-(2-methylnaftyl)-N-methyl- -
sulfonyloxyacetylalaninu (sloufenina 1.38)

C-2)

methylester N-{2-methylnaftyl)-N-{N'-
-methyisulfamoyloxyacetyl}alaninu
{slouCenina 1.40)

C-3)

isopropylester N-{2-methylnaftyl)-N-me-
thylsulfonyloxyacetylalaninu

[slouenina 1.56)

C-4)

methylester N-{2,3-dimethylnaftyl}-N-
-(N*-methylsulfamoyloxyacetyl)alaninu
(slouenina 1.72)

C-5)

N-methylsulfonyloxyacetyl-N- (2-methyl-
naftyl}-N-(2-oxotetrahydrofuran-3-yl)amin
{sloudenina 2.15)

C-6) '
N-(N‘-methylsulfamoyloxyacetyl)-N-2-
-methylnaftyl])-N-{2-oxotetrahydrofuran-
-3-yl)amin (sloucenina 2.18)

C-7)
N-(2,3-dimethylnaftyl)-N-(N‘-methylsulfa-
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moyloxyacetyl)-N-(2-oxotetrahydrofuran-
-3-yl}amin (sloufenina 2.26)

C-8)
N-{2,3-dimethylnaftyl}-N-{methylsulfonyl-
oxyacetyl}-N-(2-oxotetrahydrofuran-3-
-ylJamin (slouCenina 2.25)

Ve skuping triazolylacetylderivatd jsou ja-
ko fungicidy zvidsté vyhodné néasledujici
slouteniny:

D-1)
methylester N-(2-mehylnaftyl}-N-[1,24-
-triazol-1-ylacetyl]alaninu [slouenina 1.1G)

D-2)

2-methoxyethylester N-(2-methylnaftyl]-
-N-[1,2,4-tr azol-1-ylacetyl Jalaninu
(sloufenina 1.29)

D-3)
iscpropylester N-(2-methylnaftyl)-N-[1,2,4-
-triazol-1-ylacetyl]alaninu (slouCenina 1.62)

D-4)

methylester N-(2,3-dimethylnaftyl}-N-
-[1,2,4-triazol-1-ylacztyl]alaninu
(slouctenina 1.68) -

D-5)
N-(2-methylnaftyl]-N-(2-oxotetrahydrofu-
ran-3-yl)-N-[1,2,4-triazol-1-ylacetyl}amin
(sloudenina 2.8)

D-6)
N-({2-methylnaftyl]-N-{2-cxo-5-methyl-
-tetrahydrofuran-3-yl)-N-[1,2,4-triazol-1-
-ylacetyllamin (sloudenina 2.14)

D-7)
N-(2,3-dimethylnaftyl])-N-{2-oxotetrahydro-
furan-3-yi)-N-{1,2,4-triazol-1-ylacetyl Jamin
{sloufenina 2.22) .

Ve skuping furanoyl- a tetrahydrofurano-
yiderivatl jsou jako fungicidy zvlasté vy-
hcdné nédsledujici slouéeniny:

E-1)
N-(2-methylnaftyl)-N-(2-oxotetrahydro-
furan-3-yl}-N-[tetrahydrofuran-3-yl]-N-
-[tetrahydrofuran-2-oyl]amin

(slou€enina 2.6}

E-2)
N-{2,3-dimethylnaftyl)-N-(2-oxotetrahydro-
furan-3-yl)-N-[tetrahydrofuran-2-oyl]amin
(sloudenina 2.21)

E-3)

methylester N-(2-methylnaftyl}-N-[tetra-
hydrofuran-2-oyl}alaninu (slouenina 1.5)

E-4)

2-mzthoxyethylester N-({2-methylnaftyl)-N-
-[tetrahydrofuran-2-oyl]alaninu
(slouenina 1.45)
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E-5)
2-methoxyethylester N-(2-methylnaftyl}-N-
-[furan-2-oyl Jalaninu (slou¢enina 1.37)

E-6)
isopropylester N-(2-methylnaftyl)-N-[tetra-
hydrofuran-2-oyllalaninu {sloufenina 1.64)

E-7)
methylester N-(2,3-dimethylnaftyl)-N-[fu-
ran-2-oyllalaninu {sloutenina 1.65)

E-8)
methylester N-(2,3-dimethylnaftyl)-N-[tetra-
hydrofuran-2-oyljalaninu (sloutenina 1.66)

Ve skupiné hydrazinoacetylderivatl jsou
;ako fungicidy zvlaSi8 vyhodné nésledujici
sloufeniny:

F-1)

methylester N-{2-methylnaftyl)-N-(N"2-
-fenylhydrazinoacetyl)alaninu
(slougenina 1.32)

F-2)
methylester N-(2-methylnaftyl)-N-{N‘,N‘-
-2-dimethylhydrazincacatyl)alaninu
(slou€enina 1.33)

F-3)

methylester N-{2,3-dimethylnaftyl)-N-
-(NYN‘-2-dimethylhydrazinoacetyl Jalaninu
(slou&enina 1.70)

Nasledujici priklady slouZi k bliZSimu ob-
jasné&ni vynélezu, aniZ by tento vynélez n&-
jak¢ym zplscbem omezovaly. Teploty jsou u-
davany ve stupnich Celsia. Procenta a dily
se vztahuji na hmotnost. Pokud neni jinak
uvedeno, je pri uvddé&ni GCinné 1atky vzorce
I minéna vZdy smé&s isomert.

Piiklady ilustrujici zpisob vireby hAgfinnfch
latek:

Priklad 1
Vyroba N-(Z-methylnaftyl)-N-[2-oxotetra-

hydrofuran-3-yl}-N-(2-furancyl Jaminu
[sloudenina 2.1}

(T3

C“”EI) o)

a) 785 g 1l-amino-2-methylnaftylaminuy,
90,8 g 2-brom-4-butyrolaktonu a 53 g uhli-
¢itanu sodného se michd ve 250 ml dime-
thylformamidu 40 hodin pri teploté 70°C.
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Potom se reakdni smés ochladi, zfiltruje a
rozpoudtédlo se odpari ve vakuu. Olejovity
zbytek se vyjme 1000 ml methylenchloridu,
roztok se tfikrdat promyje vZidy 200 ml vody,
vysuSi se siranem sodnym, smés se zfiltruje
a filtrat se odpafi za tG8elem odstran&ni me-
thylenchloridu. Zbytek se vyjme diethylethe-
rem, prida se aktivni uhli, smés se zfiltruje
a po ochlazeni se filtrdt nechd vykrystalo-
vat. Odfiltrovand sraZenina se Cisti pfekrys-
talovanim 2z methanolu. Zisk4d se 3-[N-(2-
-methylnaftyl] Jaminotetrahydro-2-furanon

o0 teploté tani 89 aZ 91 °C.

b) 12 g meziproduktu, ktery byl ziskdn
podle odst. a), 13,7 g chloridu furan-2-kar-
boxylové kyseliny a 5,8 g uhlifitanu sodné-
ho se michéd 24 hodin p¥i teploté 60° potom
se smés ochladi, zfiltruje se a filtrat se pro-
myje 200 ml roztoku uhliditanu sodného a
dvakrat vZdy 200 ml vody, vysuSi se siranem
sodnym, zfiltruje se a rozpoustédlo se od-
pari.

Po prekrystalovani ze smési ethylacetétu
a petroletheru taji krystaly smési diastereo-
meril p¥i 141 aZ 166°.

Priklad 2
Vyroba N-(2-methylnaftyl]-N-(2-oxotetra-

hydrofuran-3-yl)-N-allyloxyacetylaminu
(slou€enina 2,11)

7 ) O==y~—0
N\
CcO- CHEO-CHZ- CH=CHZ
CH,

14,5 g 3-[N-2-methylnaft-1-ylamino]buty-
rolaktonu a 9,3 g allyloxyacetylchloridu se
pod atmosférou dusiku zah¥Fiva ve 1000 ml
absolutniho toluenu 4 hodiny k varu pod
zpétnym chladifem. Po ukondeni wvyvinu
chlorovodiku se rozpoustédlo odpafi. Zbyly
hnédy clej se vyjme 200 ml toluenu, pfFid4
se aktivni uhli, smés se zfiltruje a po zahus-
téni roztoku zbude smés diastereomerii slou-
C¢eniny 2.11 ve formé& polopevného produktu,.
Index lomu np?2 = 1,5911.

P¥iklad 3

Vyroba N-(2-methylnaftyl}-N-(2-oxotetra-
hydrofuran-3-yl}-N-acetoxyacetylaminu
[sloufenina 2.19)

7y o
o™

CH

A CO-CHZ':O-CO-CH&
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Sm8s 18,2 g N-{2-methylnaftyl)-N-(2-0x0-
tetrahydrofuran-3-yl)-N-chloracetylaminu,
11,5 g bezvodéhe cctanu sodného a 0,1 g jo-
didu draselného se zahfivd 16 hodin v 70 ml
dimethylformamidu na teplotu 110°C. Potom
se reakCni smés ochladi na teplotu mistnos-
ti, vylije s2 do 200 ml vody a tFfikrét se ex-
trahuje 50 ml ethylacetatu. Spolené extrak-
ty se promyji 50 ml vody, vysusi se siranem
scdnym, ziiliruji se a odpafri. Zbyly tmavo-
hnédy olej se €isti na silikagelu 60 (velikost
¢astic 0,00 aZ 0,2 mm) za pouZiti smési chlo-
roformu a diethyletheru (1:1} jako rozpous-
t&dla. Poslednich 10 aZ 12 frakci se spoji
a rozpoustddlo se odpaPi. Zbyld smés dia-
stereomertt sloufeniny €. 2.19 ztuhne pfi o-
chlazeni. Teplota tanf 50 aZ 70°C.

Prikliad 4

a)] Vyroba N-[2-methylnaftyl)-N-(2-oxote-
trahydrofuran-3-yl)-N-hydroxyacetyl-
aminu {meziprodukt)

16,3 g sloufeniny €. 2.19, vyrobené v p¥i-
kladu 3 se rozpusti pf¥i teploté mistnosti ve
100 ml absolutnihc methaneolu a k tomuto
roztoku se pridd 1 g 25% methoxidu sod-
ného, nateZ sz zatne po 5 minutdch vylufo-
vat Zaddany meziprodukt. Po 2 hodindch mi-
chéni se ziskany hné&dy krystalicky préasSek
odfiltruje a promyje se methanolem. Teplo-
ta tédni 191 aZ 195 °C.

b) Vyroba N-(2-methylnaftyl}-N-(2-oxote-

trahydrofuran-3-yl}-N-(N‘-methylsulfa-
moyloxyacetyl)aminu (slou€enina £. 2.18)

1
N

N\
CO-CHz 0-SO; NHCHj

CHy

K 15 g meziproduktu, ktery byl vyroben
podle odstavce a), ve smési s 4,3 g pyridinu
a 80 ml acetonitrilu (absolutniho) se p¥i
teploté mistnosti pfikape 7,1 g chloridu me-
thylamin-N-sulfonové Kkyseliny, rozpust&né-
ho ve 20 ml absolutniho acetonitrilu, p¥i-
temZ se reak¢éni smé&s zah¥ivd na 35°C. Po
12 hodindch michdni pfi teploté mistnosti
se znovu p¥idd 3,2 g pyridinu a 5,2 g chlo-
ridu methylamin-N-sulfonové kyseliny. Po 2
hodinach michéni se reakéni smés zahusti,
zbytek se vyjme 200 ml ethylacetdtu, roziok
se promyje 50 ml vody, vysu8i se siranem
sodnym a zfiltruje se. Po odpafeni rozpous-
tédla se zbyly olej pFidénim diethyletheru
pfivede ke krystalizaci, Krystalicky diaste-
reomerni reak&ni produkt se pFekrystaluje
v pritomnosti aktivniho whli z 500 ml etha-
nolu. Teplota tani 190 aZ 194 °C,
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P¥iklad 5
Vyroba methylesteru N-{2-methyinaftyl])-N-

-[1,2,4-triazol-1-ylacetyl]alaninu
{sloufenina 1.10)

CH_3
|
N N=
\CO—CHiN —l
CH_.ﬁ NN

15,9 g methylesteru N-[2-methylnaftyl]-N-
-chloracetylalaninu (vyrobeného reakcei 2-
-methylnaftyl-l-aminu s methylesterem o-
-bromprop onové kyseliny a dalsi reakci me-
ziproduktu s chloracetyichloridem]), 9,1 g
sodné soli 1,2,4-triazclu a 1 g jodidu drasel-
ného se zahfiva ve 150 ml absolutniho me-
thylethylketonu 17 hodin k varu pod zpét-
nym chlad:¢em. Potom se reakéni smés o-
ch'adi na teplotu mistnosti, zfiltruje s2 a
filtrdt se zahusti, Zbytok se vy me 200 ml
ethylacetdtu, roztok se dvakrét promye 50
mililitiry vody, vysu$i se siranem sodnym a
zahusti se. Zbyly hinédy ole} se &isti pFes si-
likagel 680 za pcuZiti acetonu jako rozpous-
tédlového systému. Posledni 4 frakce se spo-
ji a aceton se odpali. Ve form& nahnédlého
oleie zbude smés diastereomarQt reak&niho
proeduktu. Index lomu np?® = 1,5520.

Priklad 6

Vyroba N-(2,3-dimethylnaftyl)-N-(2-o0x0-

18

tetrahydrofuran-3-yl1)-N-[2-methoxy-
ethoxyacetyl)am nu [slou€enina 2.32)

CO-CH‘:_,-O-CHZ_ Ci’*.f",:O-CI-i‘1

K 15,3 g N-(2,3-dimethylnaftyl]-N-(2-0x0-
tetrahydrofuran-3-yl)aminu ve 120 ml tolue-
nu se pfikape 12,2 g 2-methoxyethoxyacetyl-
chloridu ve 20 ml teluenu a potom 8,1 g tri-
ethylaminu ve 20 ml toluenu. Reakéni tep-
lota, kterd vystoupi na 35°C se po dobu
2 hodin udrZuje na 40°C. Potom se prika-
pou dalsi 2 g 2-methoxyethoxyacetylchlori-
du a 1,5 g triethylaminu. Teplota se pfes
noc udrZuje pfi 40°C. Potom se znovu pii-
kapou 2 g 2-methoxyethoxyacetylchloridu.
Po 4 hodinach se reakéni smé&s ochladi na
teplotu mistnosti a zfiltruje se. Filtrat se
zahusti. Ziskd se pryskyriény zbytek, kte-
ry se ¢isti pPes silikagel 60, za pouZiti e-
‘hylacetéta jako rozpoustddla. Pevny pro-
dukt, ktery se ziskd ze zbytku se pFekrysta-
luie z isopropanclu za pouZiti aktivaiho
uhli. Pritom se ziskd bezbarvda smés dia-
stereomerfi slouteniny &. 2.32 o teploté té-
ni 142 aZ 146 °C.

Analogickym zpiisobem nebo podle né-
které z metod, které byly popsédny shora,
se mohou vyrobit nasledujici sloueniny
vzorce It

TABULKA 1

I
(Ry = —CHCOOR,) (R, = H)

sloude- Rg R4 fyzikdini konstanty
nina ¢.
i —CH, Ani —_ °
1.1 __!\Oll CH, teplota tani 128 130
]I I
1.2 j\ —CH: ani — °
~0 ™ g 3 teplota tani 136 141
1.3 —CH,0CH; —CH;, teplota varu 177 — 180 °/10Pa
1.4 - —CHy0C,H; —CHz—CH = CHz teplota téni 69 — 76°
1.5 —ng —CHs teplota tani 101 — 106°
1.6 —CH30C,H; —CHy,C=CH pryskyfFice
1.7 —CH,;CHyOCH;, —CH; np? 1,5673
1.8 —CH,0CH;3 —CHz—CH = CHz2 olej
1.9 ~ —CH,0CH;, _4 olej
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sloude- Rg R, fyzik4lni konstanty
nina &.
N= 23
110 —ch. N ) —CH, np? 1,5920
PRGN
0P _ g 0
1.11 0 —CHy—CH = CH, teplota tani 126 — 131
N=
1.12 ~CHZ N, __‘ —CH, olej
1.13 —CH;0—CHsCH = CHjy —C3H7-1 np?* 1,5571
1.14 —CH,0C,H,—0CyHj —CHj3 np? 1,5562
115 oH NN-’\ —CHs * teplota tani >>280 °
2" \2N
.1/2 CUCIZ
" 1.18 —CH;0C,Hj —CH2zCH20CH3 Zlutéd pryskyfice
1.17 _CH NN ~ —CHs teplota tani >>280°
27NN
. 1/2 HySO,
1.18 ~—~CH30CH;3 —CHz—C=CH pryskyftice
1.19 —CH,0C,Hj —CHs3 np? 1,5873
1.20 —CH,0CHj4 —CH2CH20CH3 olej
1.21 —CH,0C3H5-1 —CHs3 _ olej
1.22 —CH20CH2—CH = CH2 —CHs3 np?% 1,5700
1.23 —CH,0CH, —CH=CHz polokrystalicky produkt
1.24 —CH30CH;4 C4Hasek. teplota t4ni 158 — 166°
1.25 —CH,0CH,C = CH —CHs3 np?® 1,5764
1.26 —CH3,SCH; —CHj3 olej
1.27 J:H J —CH2CH2C1 olej
1.28 —CHySCyH; —CHsz olej
N— ) AT o
1.29 -CH 'Nl —I —CH2CH20CH3 teplota t4ni 130 — 145
& N\=N
1.30 —CH;OCH(CHg)CsHj5 —CHs3 np?3 1,5532
1.31 —CH,0CHj4 —CH2CH2Cl1 :
1.32 —CHy0CH;4 -—CHz—(f:CHz teplota tani 67 — 74°
CHs
1.33 —CHy—NH—N/(CHj), —CH3 olej
1.34 —CHy;0CH,C = CH —C3H7-1 np?® 1,5615
1.35 —CHy0CyHj —CH2CH2C1 teplota varu 175 — 179°/10 Pa
1.36 —CH;—0S03N(CHj)9 ~—CHs polokrystalicky produkt
1.37 I' 0 l] —CH2CH20CH3 teplota tani 136 - — 143°
1.38 —CH;—0S0,CHj4 —CHs3 teplota tani 158 — 166°
' N= )
1.39 -CHZ N,__ —CsH7-n olej
| =N
1.40 —CH,;—0S0,NHCH, —CHs teplota tdni 141 — 153°
1.41 —CHy—0—COCH;4 —C3H7-1 teplota tani 169 — 171°
@]
I
1.42 —CHz—OCCH; —CHs np® 1,5676
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sloude- Rg R, fyzikalni konstanty
nina ¢.

O

|
1.43 —CHy;—OCCH,0CH; —CHs3 olej
1.44 —CHy—CH40CHj; —C3H7-i teplota tani 118 — 130°
1.45 H) —CH2CH20CH:3 teplota tani 108 — 114°
1.46 —CH;0—S03NHCoH; CHs3 teplota tani 132 — 134°
1.47 —CH,0CH;4 —C3H7-n teplota varu 184 — 189 °/10 Pa
1.48 —CH,0CH, —@ teptola tani 126 — 129°
1.49 -—Eyoj —C2Hs teplota tani 96 — 105°
1.50 —CHy0C,Hy —~CH=CHz2 hnédéa pryskyrice

N .
1.51 '—"] —C2Hs olej

~CH, N’ _
2 N\TN
1.52 N —C3H7-n teplota tdni 133 — 136°
o)

1.53 “CI‘IQOCQH[LOCHJ —CHs HDZS 1,5603
1.54 —CH,0CH;, —C2Hs teplota varu 179 — 184°/10 Pa
1.55 —CH,0CH[CH;)CyH; —C3Hr-i np?? 1,5435
1.56 —CH,—0S0,CH; —C3H7-i teplota tdnf 160 — 168°
1.57 —CH,NHN([CH3), —C3H7-i olej
1.58 —CH30C,Hj5 —CsHr-i teplota varu 188 — 190 °/10 Pa
1.59 —CH20—CzH4+—OCH3 —C3H7-1 np?25 1,5512
1.60 —CH,0CH,4 —C3H7-1 teplota tdni 102 — 115°
1.61 —CH,0CH,4 —CH=C(CHz3)2 teplota tanf 64 — 69°
1.62 _CH NP’:‘ —C3Hr- teplota tani 155 — 162°

2 N\CN
1.63 || || —CsH7-i np? 1,5901

o
1.64 ] H l —CsHr-i np% 1,5665

o

Analogickym zplisobem se mohou vyrobit také nédsledujici sloucdeniny vzorce I:

Tabulka I (pokraovani)

/R3 = —CH{CH3)COOCHS3/ (R2 = CH3)

slouéenina &.

Re

fyzikalni konstanty

1.65

1.66
1.67
1.68

1.69

1.70
1.71

II o l|
H
LD
—CH20CHs3
N=

—CH2CH20CH3
—CH2—NH-—N{CHs)2
-—CH2—0-—S02CH3

- teplota tani 133 — 135°

teplota tani 118 — 124°
teplota t4nf 92 — 100°

teplota ténmi 115 — 122°
teplota tani 98 — 108°

olej
polopevny produkt



219274

sloufenina ¢. Re fyzikdlni konstanty
1.72 —CH2—0S0zNHCH3 teplota tdni 162 — 170°
1.73 —CH2—0—CO—CHs vysoce viskdzni priodukt
1.74 —CH2—0—CH2—C=CH teplota tédni 75 — 85°
1.75 —CH2—0—C2Hs tepliota tani 96 — 108 °

Analogickym zplisobem nebo podle né&které ze shora popsanych metod se mohou vy-
robit néasledujici slou€eniny vzorce I:

Tabulka II

R
R5=—l: :o
(0]
Sloudeni- Rz Res Rs fyzikdlni konstanty
na ¢.
2.1 H ll j H teplota tani 141 — 166°
(o)
2.2 H 1 CHs teplota t4nf 138 — 148°
: O "8Br
2.3 H mCHE NH-NH _@ H teplota tani 165 — 210°
2.4 H ll- |] H olej
O R
2.5 H —CH20CH2C=CH H np%8 = 1,5971
2.6 H I H ) H teplota tanf 179 — 205 °
2.7 H —CH2CH20CH3 H teplota tani 137 — 140°
2.8 H N= H “teplota téni 75 — 100°
-CH, N’ |
& " \=N
2.9 H —CHz—NHN (CHs)2 H olej
2.10 H N= H olej
-CHzN ‘
2.11 H —CH20CH2CH==CH3 H np?? = 1,5911
2.12 H —CHz—0S02N(CH3)2 _ H teplota td4ni 133 — 170°
2.13 H N "_'] . H teplota tani >>280 °
-=-C:H2 N, _
\ZN
.1/2 H2S804
N=
—cH,N' |
2.14 H 2 TN CHs3 teplota t4ni 68 — 86°
2.15 H —CH2—0S02CH3 H teplota tanf 182 — 191 °
2.16 H —CHz—NHN (CHs)2 CHs hn&dy olej
2.17 N =\ H teplota tani >>300 °
~-CH,N__
2 N\ON

.1/2 CuClz
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Sloufeni- Rz Re Rs fyzikalni konstanty
na & %S
2.18 H —CH2—0S0:2NHCHs3 _H ) teplota tdni 190 — 194 °
0 o "-.'«1\?;: g
I
2.19 H —CH2—OCCHs3 H teplota t4ni 50 — 70°
N== :
2.20 CH3 -CH ¢
& N\=nN H teplota tanf 197 — 199°
2.21 CHzs __Eﬁj
0 H teplota tani 230 — 234°
diastereomer I t. t. 208 — 210 °
._U diastereomer II t. t. 219 — 221°
2.22 CH3 0 H diasterecmer gem.t. t. 79 — 188
stupiitt
2.23 CHs —CH2CH20CH3 H teplota tdni 151 — 162°
2.24 CHsz —CH2—~NH-—N{(CHs3)z2 H olej
2.25 CH3 —CH2—0S02CH3 H teplota téni 212 — 214°
2.26 CHs —CH2—0S0O2NHCH3 H teplota tani 144 — 146°
0
L »
2.27 CH3 —CH2—O0CCHs3 H teplota tani 213 — 215°
2.28 H —CH2—0—C2H4—0OCHs3 H np?? = 1,5832
2.29 H —CH20—S02NHCzH5 H teplota tani 143 — 145°
2.30 H —CH3—0-—-C2H4—0C2Hs H np2ts — 1,5750
2.31 CHs —CH2—0—CHz—C=CH H teplota téni 148 — 150°
2.32 CHs —CH2—0—C2H4—0-—CH3 H teplota tani 142 — 146°
2.33 CHs 7 N.Br H teplota téhi 201 — 209°
O .
2.34 CHs —CH2—0—CH2—CH=CHz H teplota téni 92 — 99°
2.35 CHs —CH2—0—C2H4—0C2H5 H teplota tdni 124 — 126°
2.36 CH3 —CH2—0—S02NHCzHs H teplota téni 130 — 132°
2.37 CHs —CH2—08S02N (CHs)2 H teplota tani 145 — 162 °

Piiklady ilustrujici sloZeni a pfipravu pro-

stfedkli
Piiklad 2

Popras

Za ucelem vyroby a) 5% a b) 2% poprase
se pouZije nasledujicich sloZek:

a)

b)

[+

2

1

¢it
97

o e

5 dild udinné latky
95 dild mastku;

dilé mastku;

dily aéinné latky
dil vysoce disperzni kyseliny kiemi-

U¢inné latky se smisi s nosnymi latka-
mi a smés se rozemele. V této formé se mo-
hou aplikovat ziskané popraSe popraSova-

nim.
Pfiklad 3

Granulat

K V}"I‘Obé 50 granulédtu se pouZije nésle-
dujicich sloZek:

5 dild acinné latky

0,25 dilu epichlorhydrinu

0,25 dilu cetylpolyglykoletheru

3,50 dilu polyethylenglykolu

91 dild kaolinu (velikost c¢astic 0,3 aZ
0,8 mm).

Udinn4 latka se smisi s epichlorhydrinem
a smés se rozpusti v 6 dilech acetonu, naceZz
se pridd polyethylenglykol a cetylpolygly-
kolether. Takto ziskany roztok se nastiikd
na kaolin, a potom se aceton odpafi ve va-
kuu. Takovyto mikrogranulat se vyhodné
pouZivd k potirdni plidnich hub.

P¥iklad 4
Smaécditelny prasek

K vyrob& a) 70%, b) 40%, c) a d) 25%
a e} 10% smacitelného prasku se pouZije
nasledujicich sloZek:

70 dild uéinné latky

5 dild natriumdibutylnaftylsulfonatu

3 dily kondenzatniho produktu nafta-
lensulfonovych kyselin, fenolsulfo-
novych kyselin a formaldehydu(3:
1 2:1)

aj
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10 dild kaolinu
12 dild kFidy (prov. Champagne);

b] 40 dild adinné latky
5 dilt sodné soli ligninsulfonové ky-
seliny,
1 dil sodné soli
fonové kyseliny
54 dila kyseliny kfemicité;

dibutylnaftalensul-

c) 25 dilt udinné latky
4,5 dilu védpenaté soli ligninsulfono-
vé kyseliny
1,9 dilu smési k¥idy (prov. Champag-
ne]l, a hydroxyethylceluldzy (1:1)
1,5 dilu natriumdibutylnaftalensulfo-
natu
19,5 dilu kyseliny k¥femidité
19,5 dilu kFidy (prov. Champagne)
28,1 dilu kaolinu;

25 dila G¢inné 1atky
2,5 dilu isooktylfenoxypolyoxyethy-
lenethanolu
1,7 dilu smési k¥idy (prov. Champag-
ne) a hydroxyethylcelulézy (1:1)
8,3 dilu kfemiditanu sodnohlinitého
16,5 dilu kfemeliny
46 dila kaolinu;

e) 10 dilh dcinné 1atky

3 dily smési sodnych soli nasycenych
sulfatovanych mastnych alkoholll
dild kondenzatniho produktu nafta-
lensulfonové kyseliny a formalde-
hydu
82 dild kaolinu.

(97}

U&inné latky se ve vhodnych misi¢ich
smisi dikladn& s pfisadami a ziskané smé-
si se rozemelou na pfisludnych mlynech a
vdlcich. Ziskd se smadcitelny praSek s vy-
te¢nou smacitelnosti a suspendovatelnosti,
ze kterého se daji Fed&nim vodou p¥Fipra-
viovat suspenze poZadované koncentrace a
ty jsou vhodné zejména k aplikaci na listy
rostlin.

Priklad 55
Fmulgovatelny koncentrat

K vyrobé& 25% emulgovatelného koncentra-
tu se pouZije nasledujicich latek:

22

o e

25 dila aéinné latky

2,5 dilu epoxidovaného rostlinného oleje

10 dild smési alkylarylsulfondtu a poly-
glykoletheru mastného alkoholu

5 dilt dimethylformamidu

57,5 dilu xylenu.

Z takovychto koncentratdi se pFipravuji
Fedénim vodou emulze poZadovanych apli-
kagnich koncentraci, pfiGemZ tyto emulze
se zvlasté hod{ k aplikaci na listy rostlin.

Priklady ilustrujici biclogickou udé&innost

1. Utinek proti plisni bramborové (Phy-
tophthora infestans) na rostlindch rajskych
jabliek

a) Rezidudlni protektivni téinek

Rostliny rajskych jablitek se po 3tyden-
nim pé&stovéni postfikaji suspenzi p¥iprave-
nou ze smacditelného présku, pfiéemZ kon-
centrace uGfinné latky &ini 0,02 % nebo
0,006 %. Po 24 hodindch se o3etfené rostli-
ny infikuji suspenzi sporangii houby. Posou-
zeni stupné napadeni houbou se provadi
po inkubaci infikovanych rostlin trvajici 5
dnfl pfi teplotd 20°C a pfi 90 aZ 100% re-
lativani vlhkosti vzduchu.

b} ReziduAlni kurativni adfinek

Rostliny rajskych jablitek se po 3tyden-
nim péstovani infikuji suspenzi sporangii
houby. Po inkubaci 22 hodin ve vlhké ko
mofe p¥i teploté 20°C a pii 90 a¥ 100% re-
lativni vlhkosti vzduchu se infikované rost-
liny nechaji oschnout a postfikaji se suspen-
ZI udinné latky, kterd byla pfFipravena ze
smécitelného prasku, pfiCemZ se pouZivd
koncentrace téinné latky 0,02 1% nebo 0,006
procenta. Po oschnuti postFikové vrstvy se
o3etfené rostliny znovu umisti do vihké ko-
mory. Posouzeni stupné& napadeni houbou
se provadi 5 dni po infekci.

PFi primArnim testu vykazuji p¥i apliko-
vané koncentraci 0,2 % nésledujici sloude-
niny pii pokusech a} a b) napadeni houbou
5az 15 % [ ], poptipads 0 aZz 5 % ( J:
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[1.1] [110]  [(L20})  |[1.30]
[1.2] [L11]  [121]  (1.31)
(1.3) (1.12)  (1.22)  [1.32]
[1.4] [1.13]  [1.23]  (1.33]
(1.5) [1.14]  [1.24]  {1.34)
[1.6] (1.15) (1.25)  [1.35]
[1.7] (1.16) (1.26)  [iL.36]
[1.8] (1.17) [1.27]  [1.37]
(1.9) [1.18] [1.28] (1.38)
(110}  (1.19) (1.29})  [1.39]
(2.1) (2.6) [211]  {2.16)
[2.2] 1271 [212]  {2.17)
(2.3) (2.8 [213]  (2.18)
[2.4] (2.9) (214)  [2.19]
[2.5] (2.10)  (2.15)  [2.20]

P# sekunddrnim testu p¥i aplikované kon-
centraci 0,02 % nebo 0,006 0 (*) pii testu

1.1 1.3 1.5*
1.12* 1.15* 1.16*
1.20* 1.21 1.22
1.27 1.28 1.29*
1.33* 1.34* 1.35 1.36
1.39 1.40* 1.42
1.46* 1.51* 1.53
1.56* 157+ 1.58*
1.61* 1.62* 1.63
1.66* 1.67* 1.68*
1.71* ' 1.72* 1.74*
2.2 2.3 2.4
2.7 2.8* 2.97
212 2.13 2.14*
2.17* 2.18* 2.20
2.23 2.24* 2.25
2.28 2.29* 2.30
2.33 ‘ 2.34* 2.35

¢} Systemicky uCinek

Rostliny rajskych jabliCek se po 3tyden-
nim péstovani zaliji suspenzi ucCinné latky
pfipravené ze smaéaditelného préasku (0,006
procenta Gf¢inné latky na objem phdy). PFi-
tom se dba na to, aby suspenze ufinné l4t-
ky neptisla do styku s nadzemnimi ¢astmi
rostliny. Po 48 hodinach se oSetfené rostii-
ny infikuji suspenzi sporangii houby. Po-
souzeni stupné napadeni houbou se prova-
di po 5 dnech inubace infikovanych rostlin
pri 90 az 100% relativni vlhkosti vzduchu
a pfii teplot& 20 °C.

Veskeré ucinné latky uvadéné pri testu
a) a b) zabranuji v disledku systemického
afinku napadeni rostlin chorobou. Rostli-
ny jsou zdravého vzhledu.

p— e
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(1.40) [1.50] (1.60) (1.70)
1.41] (1.51) (1.61) (1.71)
1.42] (1.52) (1.62) (1.72)
1.43] (1.53) [1.63] (1.73)
1.44] (1.54) (1.64) (1.74)
1.45) [1.55] (1.65) (1.75)
1.46) (1.56) (1.66)
1.47] (1.57) (1.67)
1.48] (1.58) (1.68)
1.49] [1.59] [1.69]
2.21) (2.26) (2.31) (2.36)
2.22) (2.27) (2.32) (2.37)
2.23] [2.28] [2.33]
2.24) (2.29) (2.34)
2.25) [2.30] [2.35]

a) a b) zplsobujil néasledujici slouleniny
pokles napadeni houbou na 0 aZ 5 %:

1.7 1.10*
1.17* 1.19*
1.25* 1,26*
1.31~ 1.32
1.37 1.38*
1.44 1.45*
1.54 1.55
1.59 1.60*
1.64* 1.65%
1.69 1.70*
1.75* 2.1
2.5 2.6%
2.10 2.11
2.15*% 2.16*
2.21* 2.22%
2.26* 2.27*
2.31% 2.32%
2.36* 2.37*

2. Utinek proti peronospofe révy vinné
(Plasmopara viticola) na vinné révé

Sazenice révy vinné se ve stadiu 4 aZ 5
listit -postiikaji suspenz{ u¢inné latky pfi-
pravené ze smac&itelného prasku (koncentra-
ce u¢inné latky 0,02 9%). Po 24 hodinadch
se oSetfené rostliny infikuji suspenzi spo-
rangii houby. Po inkubaci trvajici 6 dnl. p¥i
95 a? 100% relativni vlhkosti vzduchu a
20°C se posoudi napadeni houbou.

P¥ primédrnim testu (aplikovana koncen-
trace 0,6 %) zplsobuji vSechny slouleniny
uvedené v tabulkdch I a II pokles napadeni
houbou na ménd& ne? 25 %.

Pfi sekundarnim testu p¥i koncentraci
0,02 % aktivni latky zabrafiuji nésledujici
slouéeniny napadené perenosporou (Plasmo-
para) témér aplné (0 aZ 5 % napadeni):
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11 1.26 1.44 1.63
1.3 1.27 1.45 1.64
1.5 1.28 1.46 1.65
1.49

1.7 1.29 151 1.66
1.10 1.31 1.53 1.67
L.12 1.32 1.54 1.68
1.15 1.33 1.55 1.69
L.16 1.35 1.56 1.70
L.17 1.36 1.57 171
1.19 1.37 1.58 1.72
1.20 1.38 1.59 1.74
1.21 1.39 1.60 1.75
1.22 1.40 1.61 2.1

1.25 1.42 1.62 2.2

3. Udinek proti Pythium debaryanum na Fe-
pach

a) Utinek po aplikaci do pidy

Houba se kultivuje v Zivném roztoku, kte-
ry obsahuje extrakt z rizkdl karatky a pfida
se ke smési plidy a pisku. Takto infikovand
ptida se naplni do kvétindéll a do pldy se
zasejl semena Fepy. Soufasné& po zasetl se
Ginnymi pfipravky, které byly pfipraveny
ze smaditelného préasku, a to ve formé vod-
nych suspenzi zalije plida (20 ppm u&inné
latky vztaZeno na objem pldy). Kvétindce
se potom umisti na dobu 2 aZ 3 tydnii do
skleniku pri teplotd asi 20°C. PGda se pfFi-
tom opatrnym kropenim ze zalévaci konve
udrZuje rovnomérné zvlhdena.

b) U&inek pii aplikaci mofenim:

Houba se kultivuje v Zivném roztoku, kte-
ry byl ziskan extrakci ¥izklt karotky, a po-
té se primisi ke smési pldy a pisku. Takto
infikovand pida se napin{ do misek urce-
nych k seti a do pldy se zaseji semena cuk-
rové Fepy, které byly pfedtim namofeny
aéinnymi prostifedky formulovanymi jako
mio¥idlo (0,06 % ndéinné latky). Zaseté kvé-
tind¢e se -umisti na dobu 2 aZ 3 tydni do
skleniku p¥i teploté asi 20°C. Pida se pfi
tom mirnym kropenim udrZuje v rovnomér-
né zvlhéeném stavu.

Pii vyhodnocovédni obou pokusii se uréu-
je procenticky podil vzeSlych rostlin cukro-
vé repy jakoZto i podil zdravych a chorob-
nych rostlin.

VeSkeré ucinné latky uvedené ve shora
popisovanych prikladech 1 a 2 (tykajicich
se biologickych testii) vykazuji 1000 a&i-
nek proti houb& Pythium spec. (pfes 90 %
vzeslych rostlin). Rostliny majl zdravy
vzhled.
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4. Utinek proti Cercospora arachidicola na
rostlindch podzemnice olejné

Rostliny podzemnice olejné vysoké asi 10
aZz 15 cm se postiikajl suspenzi ncéinné 14t-
ky, ktera hyla pfipravena ze sméditelného
pradku (koncentrace u&inné latky 0,02 %)
a o 48 hodin pozd&ji se infikuji suspenzi
konidii houby. Infikované rostliny se inku-
buji po dobu 72 hodin p¥i asi 21 °C a p¥i vy-
soké vlhkosti vzduchu a potom se umisti
do skleniku aZ do vzniku typickych skvrn
na listech. Posouzeni fungicidniho udinku
se provadi 12 dnd po infekei, pFidem# se
posuzuje pocCet a velikost vyskytujicich se
skvrn.

P#i koncentraci 0,6 % a¢inné latky vyka-
Zuji vSechny slouceniny uvedené v tabul-
kédch I a II dobry fungicidni Gé&inek, tj. sni-
Zuji napadeni houbou Cercospora na 0- aZ
25 %. ‘

Kromé jinych slouenin se jako zvlasté
silnd nfinné proti napadeni houbou Cerco-
spora ukdzaly sloudeniny z podskupin:

a) alifatické acylderivéty,

c) sulfonyl- a sulfamoylacetylderivity,
e] pyrazolylacetylderivaty a

f) triazolylacetylderivaty.

Pomoci nésledujicich sloudenin podle vy-
nélezu se napadeni houbou pFi koncentraci
0,02 % aktivni l4tky témé&F zcela zabréani
(0 aZ 10% napadeni):

a) slou€enina ¢. 1.20, 1.21, 1.25, 1.34, 1.60,
1.67, 1.69, 1.75, 2.5, 2.11, 2.31 a 2.34;

c) €. 1.40, 1.46, 1.72, 2,18, 2.26, 2.29 a 2.36;

e} & 1.12a 2.10;

) &. 1.10, 1.15, 1.17, 1.29, 1.62, 1.68, 2.8, 2.13,
2.14, 2.17, 2.22;

jakoZ i slouceniny ¢&. 1.70 a 2.21.
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PREDMET VYNALEZU

1. Fungicidni prost¥edek, vyznacujici se
tim, Ze jako nudinnou sloZku obsahuje ales-
poii jeden acylovany naftylamin obecného

vzorce I
Q N/R5
4 \%_Ré
R CH3 0
& (1)
v né8mZ

Rg znamend vodik nebo methylovou sku-
pinu,

R3 znamend skupinu —CH{CH3)COOR4 ne-
bo skupinu vzorce

Ry

o

pridemZ

R4 znamené popiipadd chlorem nebo me-
thoxyskupinou substituovanou alkylovou sku-
pinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, alkenylovou sku-
pinu se 2 aZ 4 atomy uhliku, alkinylovou
skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku nebio cyklo-
alkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku a

Rs znamend vodik nebo methylovou sku-
pinu,

Re znamend popfipadé bromem substituo-
vanou 2-furyloviou skupinu nebo 2-tetrahyd-
rofurylovou skupinu, g-alkoxyethylovou sku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxyskupi-
né nebo skupinu CH2Z, pridem?Z

7Z znamenaé jednu ze skupin

a) —X—Ry,
b} —NH—N{({Rs)(Rs],
c) —0S02R10,

d) —O(CO)Ru,

e) 1,2-pyrazoloviou skupinu nebo

f) 1,2,4-triazol-1-ylovou skupinu, véetné& je-
jich soli a komplexd s kovy,

priCem%

X znamend kyslik nebo siry,

R7 znamené alkoxyskupinu s 1 aZ 2 ato-
my uhliku substituovanou alkylovou skupi-
nu s 1 aZ 2 atomy uhliku, nebo alkenylovou
skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku nebo alki-
nylovou skupinu se 3 aZ 4 atomy uhliku,

Rs znamend viodik nebo methylovou sku-
pinu,

Rg znamena alkylovou skupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku,

Ric znamend methylovou skupinu nebo
mono- nebo dialkylaminoskupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku v alkylech a

R11 znamend plopfipadé methoxyskupinou
substituovanou methylovou skupinu,

pfiCemZ v pfipadg, Ze Rz znamend skupinu
—CH(CH3)COOR4, miiZe substituent R7 zna-
menat také alkylovou skupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku.

2. Prostiedek podle bodu 1, vyznadujici
se tim, Ze jako 1ucéinnou slozku obsahuje
alespofi jeden acylovany naftylamin obec-
ného vzorce I, v némZ

Rz znamené vodik nebo methylovou sku-
pinu,

R3 znamend skupinu —CH(CH3)COOR4 ne-
bo skupinu vzorce

Ry

pFifemZ

R4 znamend popfipadé methoxyskupinou
substituocvanou alkylovou skupinu s 1 aZ 3
atomy uhliku nebo alkenylovou skupinu se
2 a7 4 atomy uhliku nebo alkinylovou sku-
pinu se 3 aZ 4 atomy uhliku,

Rs5 znamena vodik nebo methylovou sku-
pinu,

Reé znamend 2-furylovou skupinu, 2-tetra-
hydrofurylovou skupinu nebo skupinu

—CHzZ,
plidemZ Z znamena

a) skupinu —X—R7, kde X znamend kyslik
nebo siruy,

b} skupinu —NH—N{R3](Rg),

¢) skupinu —0OSOzR1p,

d) 1,2,4-triazol-1-ylovou skupinu a jeji soli
a komplexy s kovy,

pricem?

R7 v pripadé, Ze Rz = lakton, znamené
bud allylovou, nebo propargylovou skupinu a

R7 v pifipad8, Ze R3 = —CH(CH3)COORy,
znamend allylovou skupinu, propargylovou
skupinu nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku,

- R znamend methylovou skupinu,
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Rg9 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 2
atomy uhliku a

Ri0 znamend methylovou skupinu nebo
monomethylaminoskupinu.

3. Prostfedek podle bodu 1, vyznadujici
se tim, Ze jakio G€innou sloZku obsahuje
alespoit jeden acylovany naftylamin obec-
ného vzorce I, v ndm¥

Rz znamenéd vodik nebo methylovou sku-
pinu,

R3 znamend skupinu —CH(CH3}—COOR4
nebo skupinu vzorce

...I (0]
O
priemZ

R4 znamend alkyloviou skupinu s 1 az 3
atomy uhliku,

Re znamend 2-furylovou skupinu, 2-tetra-
hydrofurylovou skupinu nebo skupinu

—CHz2Z,
prifemZ
Z v pfipadé, Ze R3 = —CH(CH3)COORy,
zZnamena

30

a) skupinu —OR7, kde R7 znamenéd alkylo-
vou skupinu s 1 aZ 2 atomy uhliku, ne-
bo

b} skupinu —0SO2R10, p¥iemZ Rio zname-
na methylovou nebo monemethylamino-
vou skupinu nebo

¢) skupinu 1,2,4-triazolovon,

pfiCemZ v p¥ipad¥, Ze Rs = lakton, mé sym-
bol Z vyznamy obou shora uvedenych sku-
pin uvedenych ad b) nebo c).

4. ZplGsob vyroby Géinné sloZky podle bo-
du 1, obecného vzorce I, vyzna&ujici se tim,
Ze se sloufenina obecného vzorce 11

>,
& )—NHRy

R, CH
2 1

Vv némiz

Rz a R3 maji vyznamy uvedené pod vzor-
cem I, acyluje piisobenim karboxylové ky-
seliny obecného vzorce III

HOOC—Rs
{111}
v némZ

Ré mé vyznam uvedeny pod vzorcem I, ne-
bo halogenidem nebo anhydridem této ky-
seliny.
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