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1

Vynélez se tykd fungicidnihq prostfedku
a zplisobu vyroby jeho GEinné latky.

Podstata fungicidnich prostfedkit podle
vynédlezu je v tom, Ze jako uGinnou latku
‘obsahuji substituované 1,2,4-oxadiazolidin-
-3-ony obecného vzorce I,

R
c
(1)

ve kterém

Ri zna®i fenylovou skupinu, popFipad&
substituovanou jednim nebo dvéma atomy
halogenu nebo alkylskupinou nebo alkoxy-
skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo nitro-
skupinou,

Rz a R3 jsou stejné nebo rozdilné a pied-
stavuji piimy nebo rozvétveny alkyl s 1 aZ
5 atomy uhliku, aryl nebo skupinu
— (CHz),, kterd tvoff péti- nebo Sestiflenny
kruh, a n je celé &islo 4 nebo 5.

Predmétem vyndlezu je dale zplsob vy-
roby G&inné latky obecného vzorce L

2

Je jiZ zndmo, Ze pétiflenne heterocyklic-
ké sloudeniny, které maji v kruhu 2 atomy
dusiku a jeden atom kysliku, jsou biologic-
ky aktivni a maji zejména herbicidni Gé&i-
nek: britské patentové spisy &.. 1051322,
1057 955, 1063789, 1094977, 1099101,
1110500, 1142917, 1168721, 1173300,
1198726, 1208111, 1208112, 1211556 a
1 286 067.

Bylo nalezeno, Ze se 1,2,4-oxadiazolidin-3-
-ony obecného vzorce I ziskajl tim, Ze se
hydroxymotoviny obecného vzorce 11,

| Ri—~HN—C—NH—OH
I(l)
()
ve kterém
mé& R1 diive uvedeny v§znam,
rlllelt’:h»aji reagovat s ketony obecného vzorce
Rz—C—Rs3
b
(II1)
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ve kterém

maji Rz a Rs d¥fve uvedeny v§znam.

Reakce sloufenin obecného vzorce II a
IIT se vfhodn& provadi v inertnim rozpous-
tédle nebo v ketonu jako rozpoustidle, pfi
teploté mistnosti nebo p¥i teplotd varu roz-
poust&dla nebo ketonu, popiipads v piitom-
nosti prostfedku vd¥iciho vodu.

Nékteré ze sloufenin obecného vzorce I
vykazuji fytotoxicky G&inek a mohou se po-
uZivat jako herbicidy. Jiné slou€eniny obec-

ného vzorce I jsou aktivni jako fungicidy a .-

opdt jiné maji insekticidni u&inek.

Slougeniny obecného vzorce I jsou dobre
definovatelné krystalické substance, které
je moZno prevdd&t v obvyklé p¥ipravky, ja-
ko napiiklad smétitelné pr4sky, emulgova-
telné koncentréty, vodné nebo olejové sus-
pense. '

Fungicidni G&inek sloeufenin vyrdb&nych
zplisobem podle vynélezu byl zkoumén aga-
rovou difdzni metodou.

Z testovanych sloudenin a ze srovnéva- .

cich sloudenin (Folpet, Mancozeb) byly p¥i-
praveny 1% suspenze, které byly d4le zie-
dény na koncentrace 0,5 %, 0,25 % a 0,125
procent, jeZ byly pouZity k aplikaci. Jako

testované houby bylo pouZito Alternaria te--
nuis, Botrytis cinerea a Fusarium culmo-

ram.

4

Zivna pida naotkovand houbami se po
aplikaci roztoku inkubovala. Zéna zdbrany
byla urfovéna po 48 hodinich v mm. P¥i
pokusech byly provdd&ny t¥i soub&Zné ap-
likace, jejichZ prtmé&rné vysledky jsou u-
vedeny v nésledujici tabulce 1. _

Z tabulky vyplyva, ¥e z6na zZibrany u
sloudenin vyrdb&nych zplsobem podle vy-
nédlezu se pii zFedovéni zmen3uje ménd ne
u srovnévacich sloudenin.

Slougeniny vyr4b&né podle piikladd 7 a
10, uvedenych v popise, vyvoldvaly silnou
zdhranu u 3 hub. '

Sloudeniny p¥ipravené podle piikladé 3,
5 a 8 zabraliuji v prvni ¥adé mnoZeni Alter-

‘naria tenuis a rist spor.

Znamé srovndvaci sloudeniny maji‘\ toto
sloZeni: , .

Mancozeb:

manganethylenL1,2-bis~dithi~okarbamat,

obsahujtct zinek (20% manganu a 2,5 %

-zinku),

Folpet:

CN-( t;‘lchlormethylthiq]ftalimid.‘
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Ke srovndnf herbicidniho G&inku byly pro-
vedeny pokusy na poli a na malych parce-
lach, p¥i nichZ byly Geinky srovnavény s
Ge¢inky zndmych pouZitych sloudenin, a to
propachloru a prost¥edku SPTC.

Slougeniny podle vyn4lezu byly pouZity
v prostiedcich 50 WP, propachlor v 65 WP
a EPTC v 78 EC. Byla zkouména toxicita
Kultur (kukufice: Zea Mays) a 2 typickych
pleveld (Chenopodium album a Amaranthus
retrotlexus). R

Preemergentni o$etieni po zaseti kukuifi-
ce bylo provedeno postiikem pldy. 4 tyd-
ny po oSetfeni byly zelené rostlinky ufiz-
nuty a zvéZeny. Hmotnost rostlinek neoset-
tfené kontrolni parcely byla vzata za 100

vzhledem k t¥mto 100 9%. Toxicitni poku-
Sy u kukufice byly provddény mechanic-
kfm potirdnim plevele a hmotnost takto
ziskangch rostlin byla vzata za 100 % hmot-
nosti zeleng. L

- "Podle ziskanych vysledkd jsou nové 1,2,4-

-oxazolidin-3-onové sloudeniny netoliko -

- Cinné proti pleveltm, ale nejsou kodlivé

na Kulturni rostliny a hmotnost zelend ku-
kufice pred®f hmotnost zelens rostlin z
kontrolni parcely. , '

PouZité zndmé sloufeniny majf toto slo-

Zeni; .

Propachlor: .
N-i~sopr0pyl«a-chloracetanilid, .
EPTC: S-ethyl-N,N-dipropyldithio-

4-(3,4-dichlorfenyl) -5,5-dimethyl-
-1,2,4-oxadiazolidin-3-on

Za miché&ni se zah¥ivd smds 22,1 g (0,1
mol) N-(3,3-dichlorfenyl) -N'-hydroxymoto-
viny a 130 g acetonu a sm¥s se 15 minut
michd pod zpétnym chladidem.

Reak&ni smés se pak ochladi na 0°C, vy-
lou¢ené krystaly se odfiltrujf a prekrystalu-
ji ze smési acetonu a petroletheru. Zisk4 se

23,5 g krystalické substance. Teplota tani.

73 aZ 75 °C.
Vytszek: 90 %.

nalezeno

procent a hmotnost- zelenych rostlinek o- karbamét, -
SetFenych parcel byla pak vyhodnocena
Tabulka 2

Testované sloudenina Pitklad Dé4vka Hmotnost zelend, %
uginné . L
14tky Cheno- Ama-  Zea Mays
kg/ha podium ranthus

: album  retrofle-

_ Xus
4-Fenyl-5,5-dimethyl-1,2,4-0xadiazo- o ,
lidin-3-on ‘ _ 5,0 13 8 103
4-(3-Chlorfenyl) -5,5-spiropentamethy- :
len-1,2,4-oxadiazolidin-3-on . 5,0 12 .10 101
4-(4-Chlorfenyl)-5,5-dimethyl-1,2,4- N -
-oxadiazolidin-3-on 5,0 5 -7 - 7113
4-(4-Bromfenyl )-5,5-dimethyl-1,2 4- . )
-oxadiazolidin-3-on 5,0 7 15 98
4-(3,4-Dichlorfenyl)-5,5-dimethyl- -

-1,2,4-oxadiazolidin-3-on 5,0 5 3 102

Propachlor 45 25 35 . 95

EPTC 5,6 30 42 - 63

Neo3etiend kontrola — 100 100 100

Podrobnosti vyroby sloudenin obecné- Analyéa:

ho vzorce I vyplgvaji z nédsledujicich pii- vypodteno

kladd. C 46,00 %, H 3,88 %, N 10,73 %,
' Cl 27,12 %

P¥iklad 1 .

C 45,84 %, H 4,03 %, N 10,42 %,
. Cl 26,98 %

P¥iklad 2

4-(3-chlorfenyl) -5,5-spiropenfamethy-
len-1,2,4-oxadiazolidin-3-on

18,6 g (0,1 mol) N-chlorfenyl-N‘-hydroxy-
modoviny se rozpusti ve smési 60 g cyklo-
hexanonu a 100 mi benzenu. Roztok se za mi-

chéni 5 hodin zahriv4 pod zp&tnym chla-
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ditem na vodni lazni. Reak&ni smés se za-
husti  pii, sniZeném tlaku a zbytek se pFe-
krystaluje ze smési methanolu a vody. Zis-
k& se 22,6 g krystalické substance.

Bod téni 125 °C.

Vytszek: 85 %.
Analysa:

vypotteno A
C 58,54 %, H 5,67 %, N 10,51 %,
cl 13,29 %

nalezeno
C 58,35 %, H 5,67 %, N 10,54 %
A Cl 13,10 %

P¥ifklad 3

4-(3-chlorfenyl)-5,5-dimethyl-1,2,4-
-oxadiazolidin-3-on

Smés 18,6 g (0,1 mol) N-(3-chlorfenyl]-
-N‘-hydroxymo&oviny a 130 g acetonu se 15
minut pod zp&tngm chladiem micha pi
teplotd vodni 14zn&. Reakini smés se pak
zahusti a zbytek se prekrystaluje ze smési
acetonu a vody.

Zisk4 se 20,8 g krystalické substance o
bodu téni 84 — 85 °C. .
vytszek 92 %.

Analysa:
vypodteno
C52,99 %, H 4,89 %, N 12,36 %
Cl 15,64 %
nalezeno

C 52,63 %, H 4,60 %, N 12,28 %,
: Cl 15,53 %

P¥iklad 4

4-(3-chlorfenyl)-5,5-dimethyl-1,2,4-
-oxadiazolidin-3-on

Pracuje se jako v piikladu 3, ale reakénf
smds se micha 24 hodin pii teploté mist-
nosti. Po prekrystalovani se obdrZi 20,3 g
produktu. :
Teplota tanf 84 a¥ 85 °C.
vytszek 81 %. -

Analysa se shoduje s pfikladem 3. -

Priklad 5

4-({3-chlorfenyl) :5,5-diethyl-1,2,4-
-oxadiazolidin-3-on

. Sms 18,7 g N.-[S-éhlorfenyl)-N‘-hydroxy-

motoviny a 116 g diethylketonu se hodinu
mich4 pii 90°C. Potom se smés odpafi a
zbytek se prekrystaluje ze smdsi metha-
nolu a vody. Ziské se 22,7 g krystalické sub-
stance. o . .

Teplota tan{ 82 °C.

vytezek 89 %.

Analysa:

vypodlteno . '
' . C 56,59 %, H 6,94 %, N 11,00 %,
S " Cl113,92 %

nalezeno
C 56,61 %, H 6,07 %, N 11,27 %,
: ~Cl 13,50 %

Postupem popsanym v dFivéjSich pfikla-
dech byly vyrobeny nésledujici 1,2,4-0xa-
diazolidin-3-ony: .

Cislo Sloudenina Teplota téni °C vytszek %
6 4-fenyl-5,5-dimethyl-1,2,4- 109 81,5
-oxadiazolidin-3-on .
7 4-{2-chlorfenyl)-5,5-dimethyl- 82 78,0
-1,2,4-oxadiazolidin-3-on
8 4-[4-chlorfeny1]-5,5-dime¥ 116 86,0
thyl-1,2,4-oxadiazolidin-3-on
9 4-(4-bromfenyl)-5,5-di- . . 135 91,5
methyl-1,2,4-oxadiazolidin-
-3-on
10 4-(2-methy1)-5,5-dimethyl- 75 795
-1,2,4-oxadiazolidin-3-on ‘
11 4-(4-methylfenyl)-5,5-di- ' 112 87,8
methyl-1,2,4-oxadiazolidin- '
-3-on.
12 4-p-fluorfenyl-5,5-dimethyl- 78 68
‘-1,2,4-o‘xadiazolidin-3-on
13 4-fenyl-5,5-spirotetramethy-

len-1,2,4-oxadiazolidin-3-on 135

745
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‘ 8 - 10
Cislo “ Slou&enina Teplota tdni °C Vytszek %
14 4-p-methylfenyl-5,5-diethyl- 68 . 70
' - -1,2,4-oxadiazolidin-3-on ’

15 4-o-chlorfenyl-5,5-spiro- 52 82
-pentamethylen-1,2,4-oxadiazo- ’
‘lidin-3-on

16 ~ 4-0-methylfenyl-5,5-spiro- 68 . 80,3

, pentamethylen-1,2,4-0xa- ‘
diazolidin-3-on

17 4-m-methylfenyl-5,5-spiro- 89 74,57

tetramethylen-1,2,4-oxadiazo-

lidin-3-on

Sloueniny podle vynélezu se snadno me-
lou a michaji a mohou se z nich jednoduse
pFipravit prostfedky k ochran& rostlin.

. Smicha se napiiklad 50 kg sloudeniny o-
becného vzorce I, 40 kg Ultrasilu (amorfnf
kyslitnik kiemi&ity) (pevny nosi&), 4 kg
Totaninu B (pré¥kovy odpad sulfitového
louhu), 2 kg Tenciofixu LX-Special (&i§ts-

ny praSek odpadnfho sulfitového louhu}

(disperga®ni prostfedek) a 4 kg Tensopo-
lu SP-USP (laurylalkoholsulf4t) (smédect
prostifedek) a sm&s se mele. Zisk4 se smé-
Citelny prostfedek (sméditelny pradek) s
obsahem G&inné latky 50 %.

PFiklad 12

 Fungicidni aktivita 1,2,4-oxadiazolidin-3-
-ondt byla zkou$ena nésledovng. _

Byl pfipraven 1% roztok slouenin 4-(3-
-chlorfenyl)-5,5-dimethyl-1,2,4-oxadiazo-
lidin-3-onu (piiklad 3), 4-(4-chlorfenyl)-
-5,5-dimethyl-1,2,4-oxadiazolidin-3-onu
- (priklad 8) a 4-({4-methylfenyl)-5,5-di-
methyl-1,2,4-oxadiazolidin-s-onq . {pFiklad
11) v dimethylsulfoxidu jako rozpoustsdie.

Tento roztok byl zied&n a byla stanove-
na nejmensf koncentrace potlatujic! vzriist
hub. ’

Testovanymi houbami byly:
skvrnitost cibulové (Alternaria tenuis),
fusariové vadnuti ch¥estu (Fusarium culmo-
rum) a
botrytida cibule (Botrytis allii)

Testy byly provedeny v Petriho miskéch
agar-difusni metodou a jako minimélni kon-
centrace byla vyhodnocena koncentrace po
zFed&ni, pii kterém o$etiend zoéna zistala
72 hodin nezm&né&na. )

Bylo zjisténo, Ze sloudeniny podle p¥ikla-
du 3 majf potladujici G¥inek na vzrist skvr-
nitosti cibulové jedt& p¥i 40 ppm, sloudeni-

ny podle ptfkladu 8 potlatuji vzr@st botry-
tidy cibule jest¥ v koncentraci 100 ppm a
fusariového vadnuti chiestu je¥t& v. kon-
centraci 50 ppm a skvrnitosti cibulové v
koncentraci 100 ppm. ‘

Priklad 13

Herbicidn{ Géinek byl zkouSen u 1,2,4-oxa-
diazolidin-3-onu pii preemergentnim a post-
emergentnim ' oSetfen! jednoddloZnych a
dvoudsloZnych. '

Byl pFipraven postiik ve form& vodné
suspense obsahujicf 50 % préskovité G&in-
né latky, kterym bylo provedeno ofetfen{
mnoZstvim 3 kg/ha. : :

Byl zkouSen nésledujici plevel:

jednodéloZné:

jeZatka kufi noha (Echinochloa crus-galli),
bér zeleny [Seta_ria viridis), o :

dvoudéloZné: ‘
laskavec (Amaranthus retroflexus),
merlik obecny (Chenopodium album).
Preemergentni o3et¥en{ bylo provedeno
pfed vzejitim plevele. Postemergentni o%e-
tfenf bylo provedeno po vzejiti plevele ve
stadiu 3—4 listd. U&inek byl vyhodnocen 28
dndt po o3etfeni a vysledky oznafeny 1—S5.

Cislo Ud&inek %
1 0—20
2 21—40
3 41—860
4 81—80

5 81

Vysledky testli vyplyvaji z nédsledujicf ta-
bulky.

3
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Sloufenina podle
pitkladu

pted vzejitim

jednodéloZné

po vzejiti

12

Uéinek ‘
dvoudsloZné

pted vzejitim po vzejiti

1 4

5

2

i

Py

3 1

1 2

PREDMET VYNALEZU

. 1. Fungicidni prostfedky, vyznatené tim,

¥e jako a¢innou latku obsahuji substituova-
né 1,2,4-oxadiazolidin-3-ony obecného vzor-
©ocel,

R

" R~ C——N—R
7 Vo
O\NH/

(1)

ve kterém

Ri zna®i fenylovou skupinu,
substituovanou jednim nebo dvéma atomy
halogenu nebo alkylskupinou nebo alkoxy-
skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo nitro-
skupinou,

Rz a R3 jsou stejné nebo rozdilné a pired--

stavuji pf¥imy nebo rozvétveny alkyl s 1 aZ
5 atomy uhliku, aryl nebo skupinu

popiipadd

—(CHz),, kterd tvori péti- nebo Sestitlenny
kruh a n je celé &islo 4 nebo 5.

2. Zplsob vyroby substituovanych 1,2,4-
-oxadiazolidin-3-ontt obecného vzorce 1 pro
fungicidni prostiedek podle bodu 1, vyzna-
gujici se tim, Ze se sloutenina obecného
vzorce II, ‘

R1—NH——(’J‘—-NH——-OH

0
. (1)
ve kterém Ri méa shora uvedeny vyznam, u-
vede v reakci s ketonem obecného vzorce
11, '
Rz-—?l}—Rs

0
(1)

ve kterém Rz a Rs maji shora uvedeny vy-
znam, v inertnim rozpoust&€dle nebo v ke-
tonu pFi teploté mistnosti nebo pfi teplot&
varu rozpoustédla nebo ketonu, popiipadé
v pritomnosti prostfedku vaZiciho vodu.

~
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