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(54) Fungicidni a rast rostlin regulujici prostfedek

Fungicidni a rist rostlin regulujici
[r:stredok, vyznatujici se tim, Ze jako
4 innou ldtku obsahuje sloufeninu obecné-
ho v.ocrce I

(1),

ve kterém A predstavuje kyslik nebo siru,

R1 znamend fenylovou skupinu, pop¥ipadé
substituovanou jednim aZ t¥emi substi-
tuenty vybranymi ze skupiny zahrnujici
atomy halogend, alkylové skupiny s 1 aZz

4 atomy uhliku, trifluormetylovou skupinu,
fenoxyskupinu a difluormethoxyskupinu,

R2 ptedstavuje l-imidazolylovou nebo
1,2,4~ trlazol 1—%1ovou skuplnu a kazdy
ze symbolu R3 R5 a R®, které mohou
byt stejné nebo rozdllne, znamend atom
vodiku, atom halogenu nebo metylovou
skupinu.
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Vyndlez se tykd chinazolinovych deriwdtd vykazujicich fungicida{ G&innost nebo/a
regulujicich rist rostlin, zpUsobu jejich vyroby a prostfedkd obsahujfYcfch tyto sloueniny

jako G&inné latky.

Existuji Setné priklady imidazolovych a triazolovych derivdtd vykazujicfch fungicidni
uinek. Mezi dobfe znamé produkty ndlefeji prepardty prochloraz (viz britsky patentovy
spis &. 1 469 772), triadimefon (viz britsky patentovy spis &. 1 364 619) a propiconazol
(viz britsky patentovy spis &. 1 522 657). Nyni bylo zji&téno, Ze slouleniny, v nichi
na chinazolinovy kruh je navdzdn imidazolovy nebo triazolovy zbytek, maj{ cenné fungicidni
vlastnosti. Nejsou ndm dosud zndmy 24dné slouleniny tohoto typu, jeZ by vykazovaly shora

zminénou G¢innost.

V souhlase s tim popisuje vyndlez slouleniny obecného vzorce I

RS CL
(1)

ve kterém

A pY¥edstavuje kyslik nebo siru,

r! znamend fenylovou skupinu, pop¥ipadé substituovanou jednim aZ t¥emi substituenty
vybranymi ze skupiny zahrnujici atomy halogent, alkylové skupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku,
trifluormetylovou skupinu, fenoxyskupinu a difluormethoxyskupinu,

R2 predstavuje l-imidazolylovou nebo 1,2,4-triazol-ylovou skupinu a kaZdy ze symbold
R3, R4, R5 a RG, které mohou byt stejné nebo rozdilné, znamend atom ‘odiku, atom halogenu

nebo metylovou skupinu.
Symbol A pf¥edstavuje s vyhodou atom kysliku.

Mezi zv148t vyhodné skupiny ve vyznamu symbolu Rl nidleZeji fenylové skupina, 4-chlor-
fenylovd skupina a 2,4-dichlorfenylovd skupina.

3 6

Alespon dva a vyhodn& t¥i nebo &ty¥i ze symbolt R™ a% R~ Gfelné pfedstavuji atomy
vodiku. Pokud pouze jeden ze symboll R3 az R6 méd jiny vyznam neZ vodik, je jim s vyhodou
symbol R>. Jako pfiklady zbytkd ve vyznamu symboldl R3 a¥ R6 se uvdd&ji atomy chloru, bromu

a jodu a metylovd skupina.

Slouéeniny obecného vzorce I je moZno p¥ipravit reakci odpovidajfcich sloufenin obecné-

ho vzorce II

%L\\ (1I)
N Hal
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ve kterém

A, Rl, R3, R4, R5 a R6 maji shora uvedeny vyznam a

Hal pfedstavuje chlor nebo brom, se slouleninou obecného vzorce

ve kterém

R2 mé shora uvedeny vyznam, tj. s imidazolem nebo 1,2,4-triazolem, v p¥itomnosti béze.

Jako béze se s vyhodou pouZivd hydroxid nebo uhliditan alkalického kovu, napt¥iklad
uhliitan draselny a reakce se U€elné provddi ve vhodném inertnim rozpous$tédle, napriklad

v dimetylformamidu nebo acetonitrilu.

Slouleniny obecného vzorce II lze p¥ipravit reakci odpovidajicich sloudenin obecného

vzorce III

(II1)
RA ’L§§s

ve kterém

A, Rl, R3, R5 a R6 maji shora uvedeny vyznam, se sloufeninou obecného vzorce

SOzHal2

ve kterém
Hal m& shora uvedeny vyznam.

Tato reakce se U&eln& provddi v inertnim rozpoustédle, napfiklad v chloroformu, a

za z&h¥evu, nap¥iklad k varu pod zpétnym chladidem.

Ty sloudeniny obecného vzorce III, ve kterém A predstavuje kyslik, lze pfipravit

reakc{ odpovidajicich sloudenin obecného vzorce IV

Rs
RD CO,H

(IV)
NH,
R3

ve kterém

R3, R4, R5 a R6 majl shora uvedeny vyznam, s isothiokyandtem obecného vzorce

RlNCS
ve kterém

R mé& shora uvedeny vyznam.
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Tato reakce se UCelné provadi v bezvodém aprotickém rozpoudtédle, naptiklad v etynolu;

a za z&hfevu, napf¥iklad k varu pod zpétnym chladidem.

Slou¢eniny obecného vzorce III, v némZz A znamend siru, je moZno pfipravit z odpovidaji-
cich sloudenin obecného vzorce III, ve kterém A p¥edstavuje kyslik, o sob& zndmymi metodami,

nap¥iklad reakci se sirnikem fosforednym nebo s Lawessonovym &inidlem.

Sloudeniny obecného vzorce IV jsou bud zndmé nebo je lze p¥ipravit ze zndmych sloudenin

o sobé zndmymi metodami.

Sloufeniny obecného vzorce II je moZno alternativn& ziskat tak, Ze se sloudenina

obecného vzorce V

Ré A
5 R
R e
N
’i§§> (v)
R4 TO
R3 H

ve kterém

A, Rl, R3, R4, R5 a R6 maj{ shora uvedeny vyznam, nech& v p¥itomnosti bize reagovat

se sloudeninou obecného vzorce

POHal3

ve kterém
Hal mé& shora uvedeny vyznam.
Jako bdze se s vyhodou pouZivd organickd béze, nap¥iklad pyridin.
Sloudeniny obecného vzorce V lze p¥ipravit reakci sloudeniny obecného vzorce VI

g6
R® COoH

R NHCONHR' (V)

R3
ve kterém

Rl, R3, R4, R5 a R6 majl shora uvedeny vyznam, s kyselinou ve vhodném rozpoudtddle.

Jako kyselina se s vyhodou pou?ivd kyselina chlorovodikovd a rozpouit&dlem je uUleln&
alkohol, nap¥ifklad etanol.

Sloudeniny obecného vzorce VI je moZino p¥ipravit reakcf sloudenin obecného vzorce

IV s isokyandtem obecného vzorce
R'NCO

ve kterém

Rl mé shora uvedeny vyznam. B
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Chinazolinové derivédty obecného vzorce I jsou fungicidné G¢inné a vykazuji aktivitu
mino jiné proti $iroké paleté& fytopathogennich hub, zejmé€na hub z tfid Phycomycetes, Deutero-
aycetes, Ascomycetes a Basidiomycetes a proti Fadé dalSich hub, jako jsou napfiklad Erysiphe
graminis (padli travni) na obilnindch, jako na pSenici, jeémeni, ovsu a ryZi, a jiné choroby
obilnin, jako Septoria nodorum (brani¥natka plevova), Rhynchosporium secalis (rhynchosporiova
skvrnitost), Pseudocercosporella herpotrichoides (stéblolam), a rzi, napZfiklad Puccinia
graminis (rez travni) a Gaeumannomyces graminis. Nékteré ze slouenin podle vyndlezu
je moZno poufivat k hubeni chorob pfencsnych semenem, jako jsou Tilletia caries (mazlavé
«n&t pSeni®ni) na pfenici, Ustilago nuda a Ustilago hordei (prasnd snét) na jecmeni a

ovsu, Phyrenophora avenae (hn&dd skvrnitost ovsa) na ovsu a Pyrerophora graminis na je¢meni.

Popisované sloudeniny je moZno pouZivat i proti padlim na jinych uZitkovych rostlinéch,
nap¥iklad proti Erysiphe cichoracecarum (padli ¢ekankové) na okurkdch, proti Podosphaera
leucotricha (padl{ jablonové) na jablonich a proti Uncinula necator {(padli révové) na
vinné réveé. Slougeniny podle vyndlezu lze rovnéZ aplikovat na ryZi kcpotiréni Pyricularia
oryzae (sn&t) a na zahradni uZitkové rostliny, jako jsou jabloné, péo potirdni Venturia

inaequalis {strupovitost jabloni).

Vyndlez rovné%? popisuje potirdni hub na mistech houbami infikovanych nebo vystavenych
zamo¥eni houbami, ktery spo&ivd v aplikaci U&inného mnoZstvi jedné nebo nékolika sloucenin

obacného vzorce I na takovéto misto.

Ddle vyndlez popisuje zplsob regulace rdstu rostlin, ktery se vyznafuje tim, Ze se
na tyto rostliny aplikuje jedna nebo n&kolik slouenin obecného vzorce I v mnoZstvi schopném

rist rostliny regulovat.

Sloudeniny podle vyndlezu se normdln& pouzivaji ve formé prost¥edkil, které kromé
d&innych l&tek obsahuji povrchové aktivni ¢inidlo nebo/a nosié&. Tyto prostfedky Jjson viast-

nim predmétem vyndlezu.

Prost¥edky podle vyndlezu se oi"; :i.e o7rdb&1i tak, aby obsahovaly 0,5 aZ 99 % hmot-
nostnich, s vyhodou 0,5 aZ 85 % nmc:.¢tn~.™ = o~ ména 16 2% 50 % hmotnostnich sloulenin
podle vyndlezu. Tyto prostfedky se pak pied -uolrio.n .5 cas

Fedi tak, aby se v aplikovaném preparatu pohybovaia ~io-ment

5 % hmotnostnich.

Nosidem mi%e byt voda. V tomto p¥ipadé miZe byt rovndZz pfitomno organické rozpoustédlo,
které se vSak obvykle nepou?iv&. Tekuté suspenzni koncentrdty lze vyrobit rozemletim G&inné
l4tky s vodou, smidedlem a suspendaénim &inidlem, nap¥iklad arabskou gumbu.

Alternativné miZe byt nosidem organické rozpoudtédlo nemisitelné s vodou, nap¥iklad
uhlovodik vrouci v rozmezi 130 aZ 270 OC, jakS xylen, v ném? se ulinnd létka rozpusti
nebo suspenduje. Emulgovatelny koncentrdt obsahujici rozpou$té&dlo nesmisitelné s vodou
je moZno vyrobit za pouziti povrchové aktivniho &inidla tak, #Ze vyrobeny koncentridt po

smiseni s vodou plsobi jako samoemulgovatelny olej.

Nosidem miZ%e byt rovn&Z organické rozpoust&dlo misitelné s vodou, nap¥iklad 2-methoxy-
etanol, metanol, propylenglykol, dietylenglykol, dietylenglykol-monoetylether, formamid

nebo metylformamid.

Alternativné miZe byt nosilem pevny materidl v jemn& rozm&ln&né nebo granulovane
formé&. Jako p¥iklady vhodnych pevnych nosidt lze uvést védpenec, pfirodni hlinky, pisek,
slidu, kfidu,. attapulgit, diatomit, perlit, sepiolit, kFfemeliny, k¥emicCitany, lignosulfondty
a minerdlni hnojiva. Nosicem miZe byt pfirodni nebo synteticky materidl nebo modifikovany

pfirodni materidl.
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Smdcitelnd prasky rozpustnd nobo dispergovatelnéd ve vodé je moZno vyrobit smisenim
dcinnd Ldtky ve formd cGdstic s nosic¢em ve formé ¢dstic, nebo nast¥ikdnim roztavené d&inné

latky na nosié¢ ve formd ¢astic, primfchdnim smddedla a dispergdtoru a nakonec rozemletim

vysledné smési na prdsck.

Acrosolovy prostfedek je moZno vyrobit smisenim G¢inné 1l4tky s propelantem, nap¥iklad

s polyhalogenovanym alkanem, jako dichlorfluormethanem, a G&eln& rovné&% s rozpoustddlem.

Vyraz "povrchové aktivni &inidle” =& pouilvd v Sirokém smyslu slova zahrnujfcim materdly
rizné nazyvandé emulgdtory, dispergdtory a smidcedla. Tato ¢inidla jsou v daném oboru doh¥e

zndmd.

PouZitelnymi povrchové aktivnimi ldtkami nmolion hyc anionickd povrchové& aktivni &inidla,
naptiklad mono- nebo diestery kyseliny fosforeéné s ethonyliovanymi mastnymi alkoholy nebo
soli takovychto esterd, sulfdty mastnych alkcholll, jako natriun-dodecylsulfdt, sulfaty
cthoxylovanych mastnych alkoholl, sulfdty ethoxylovanych alkylfenold, ligninsulfdty, ropné
sulfondty, alkylarylsulfondty, jako alkylbenzensulfondty nebo niZ8i alkylnaftalensulfonédty,
soli sulfonovanych kondenzadnich produktd naftalenu s formaldehydem, soli sulfonovanych
kondenzaénich produkt fenolu s formaldehydem nebo sloZitéjsSi sulfondty, jako amid-sulfonéty,
nap¥iklad sulfonovany kondenza®ni produkt kyseliny olejové a N-metyltaurinu nebo dialkyl-

-sulfosukcindty, napfiklad sodnd sul sulfonovaného dioktylsukcindtu.

Povrchové aktivnimi &inidly mohou byt rovnéZ neionogenni &inidla, nap¥iklad kondenzadni
produkty estert mastnych kyselin, mastnych alkoheolt, amidd mastnych kyselin nebo alkyl-
substituovanych fenold s etylenoxidem, estery mastnych kyselin s ethery vicemocnych alkoholl,
nap¥fklad estery mastnych kyselin se sorbitanem, kondenzaéni produkty takovychto esterd
s etylenoxidem, napf¥iklad polyoxyetylenované estery mastnych kyselin se sorbitanem, blokové
kopolymery etylenoxidu a propylenoxidu, acetylenické glykoly, jako 2,4,7,9-tetrametyl-5-
~decin-4,7~diocl, nebo ethoxylované acetylenické glykoly.

~ Jako povrchov& aktivni &inidla lze rovn&%Z pouiivat kationickd ¢inidla, nap¥iklad
alkyl nebo/a arylsubstituované kvarterni amoniové sloudeniny, jako cetyltrimetylamonium-
bromid, nebo ethoxylované tercidrni aminy mastné Fady.

Mezi vyhodnd povrchové aktivni &inidla ndleZeji sulfdty ethoxylovanych mastnych alkohold,
ligninsulfondty, elkylarylsulfondty, soli sulfonovanych kondenza&nich produktd naftalenu
s formaldehydem, soli sulfonovanych kondenzadénich produktt fenolu s formaldehydem, natrium-
~oleoyl-N-metyltaurid, dialkyl-sulfosukcindty, ethoxylované alkylfenoly a ethoxylované
mastné alkoholy.

Sloudeniny podle vynédlezu lze pochopitelné& pouZivat v kombinaci s jednou nebo nékolika
dalsdimi G&innymi slofkami, napfiklad se slouleninami, o nichZ je 2zndmo, Ze plsobi jako
reguldtory rustu rostlin nebo/a Ze maji herbicidni, fungicidni, insekticidni nebo akaricidni
vlastnosti. Alternativné je moZno sloudeniny podle vyndlezu pouZivat v ndvaznosti na tuto

dalsi G¢innou sloZku.

Mezi fungicidy, které je moino poufivat v kombinaci ‘se sloudeninami podle vyndlezu
ndlefeji prepardty maneb, zineb, mancozeb, thiram, ditalimfos, tridemorph, fenpropimorph,
fenpropidin, imazalil, propiconazol, triadimefon, triadimenol, diclobutrazol, fluotrimazol,
ethirimol, fenarimol, nuarimol, triforin, pyracarbolid, tolclofos-metyl, oxycarboxin,
carbendazin, benomyl, thiophanat, thiophanat-metyl, thiabendazol, propineb, metalaxyl,
dicloran, dithianon, fuberidazol, dodin, chlorothalonil, cyprofuram, dichlorfluanid, sira,
slouéeniny médi, preparaty iprodion, ziran, nabam, prochloraz (a jeho komplexy s kovy,
nap¥iklad komplex s chloridem ho¥ednatym), adukt zineb-etylenthiuramsulfid, prepardty

captan, captafol, benodanil, mepronil, carboxin, guazatin, validamycin, vinclozolin, tricyclazol,
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quintozen, pyrazophos, furmecyclox, propamocarb, procymidon, kasugamycin, furalaxyl,
folpet, fenfuram, ofurace, etridiazol, fosetyl aluminium, methofuroxam, fentin-hydroxid,
IBP, cycloheximid, binapacryl, dodemorph, dimethirimol, bupirimat, nitrohal-isopropyl,
quinomethionat, bitertanol, fluorclanil, etaconazol, fenpropidin, flubenzimin, cymoxanil,
flutriafol, fenpentezol, diclopentezol, penconazol, oxadixyl, myclobutanil, DPX 6 573,
hymexazol, anilazin, myclozolin, metomeclan, chlozolinat a benalaxyl.

V souladu s vyndlezem se U¢inné latky obecné aplikuji{ na semena rostlin, na rostliny
nebo na misto jejich vyskytu. Tak je moZno G&innou ldtku podle vyndlezu aplikovat p¥imo
do pudy pred nebo po seti, tak¥e p¥itomnost G&inné létky v phdé miZe zabrdnit rdstu hub,
které mohou semena napadat. Pokud se pida oSetfuje p¥imo, je moZno Glinnou latku aplikovat
jakymkoli zplsobem umoZnujicim dikladné promiseni G¢inné 1l&tky s pidou, jako je post¥ik, _
pohazovdni granuldtem nebo aplikace G¢inné sloiky ve stejné dob&, kdy se provadi osev
tak, Ze se tato U&innéd sloZka vnese do seciho stroje spolu s osivem. Vhodnd aplikadni

ddvka se pohybuje v rozmezi od 0,05 do 20 kg/ha, a vyhodou od 0,1 do 10 kg/ha.

Alternativn& je moZno ulinnou latku aplikovat p¥imo na rostlinu, a to nap¥iklad post¥i-
kem nebo popréSenim bud v dob&, kdy se jiZ houba zalind na rosltiné projevovat, nebo pfed
objevenim houby jako protektivni opatfeni. V obou téchto p¥ipadech je vyhodnym aplikadnim
postupem post¥ik na list. Obecnd& je dileZité G&inné& potla&it houbu v raném stddiu rdstu
rostliny, protoZe v tomto obdobi miZe byt rostlina nejvice poskozena. Pro obiloviny, jako
jsou pSenice, jefmen a oves, je Casto Zddouci provddét post¥ik v ristovém stddiu 5 nebo
pred timto stéddiem, i kdyZ i dal$i post¥ikovd oSet¥eni dospélej$i rostliny mohou zvydit
rezistenci rostliny via&i rdstu nebo roz3i¥eni houby. Pokud je to nutné, mife post¥ik nebo
popra$ obsahovat pre- nebo postemergentni herbicid. V nékterych p¥ipadech je dlelné oSetfovat
kofeny rostliny p¥ed nebo b&hem vysadby, nap¥iklad namdenim kofend do vhodného kapalného
prost¥edku nebo jejicﬂ oSetfenim pevnym prost¥edkem. Pokud se U¢innd l4tka aplikuje p¥imo
na rostlinu, pohybuje se vhodnd aplikadni d&vka od 0,01 do 10 kg/ha, s vyhodou od 0,05 do
5 kg/ha.

Vyndlez ilustruji nédsledujfci{ p¥iklady provedeni, jimiZ se v8ak rozsah vyndlezu v Z&dném
sméru neomezuje. Struktury izoloyanych novych sloulenin byly potvrzeny elemntdrni analyzou
nebo/a jinymi vhodnymi analytickymi metodami.

P¥{klad 1

K 28,7 g anthranilové kyseliny ve 250 ml absolutnfho alkoholu se pfidd 28,3 g fenyl-
isothiokyandtu, reak®ni smé&s se 4,5 hodiny zah¥ivd k varu pod zpétnym chladilem, pak se
ochlad{ na teplotu mistnosti a pevny materidl se odfiltruje. Zisk& se 32,5 g 3~-fenyl-2,3-
-dihydro-2~thioxochinazolin~-4(1H} ~onu o teploté tdni 278 aZ 291 °c. & suspenzi 32,5 g
tohoto produktu ve 250 ml chlorofromu se p¥i teploté& mistnosti p¥ikape 5,4 ml sulfurylchloridu
a sm&s se 4 hodiny zah¥iv4d k varu pod zpétnym chladidem. Po ochlazeni se reakénf smés
vylije do 400 ml vody, vyloudeny pevny materidl se odfiltruje a promyje se dichlormetanem.
Organickd vrstva filtrdtu se oddéli a po vysuSeni se zahust{ ve vakuu. Zbytek se extrahuje
etherem, extrakt se zfiltruje a filtr&t se zahusti ve vakuu na olejovity zbytek, ktery
stdnim ztuhne. Po pPekrystalovdni tohoto materidlu % cyklohexanu se zfskd surovy 2-~chlor-
-3-fenylchinazolin-4(3H)-on o teploté& tani 102 aZ 105 ©c, jeho¥ ¥istota podle vysokotlaké

kaplainové chromatografie je 90%. J

Sm&s 3,85 g tohoto produktu, 1,02 g imidazolu a 2,07 g uhlid¢itanu draselného v 60 ml
acetonitrilu se 4 hodiny zah¥iv4d k varu pod zpétnym chladicem. Reak&ni smés se ochlad{
na teplotu mistnosti, zahust{ se ve vakuu a zbytek se podrobi chromatografii na si;ikagelu,
za pou¥it{ sm&si stejngch dfld lehkého benzinu (teplota varu 60 a% 80 C) a eﬁylaéététu’/
jako elu¥nfho &inidla. Ziskany pevny produkt poskytne po pfekrysta¥ovéni z cyklohexanu
0,8 g 3-fenyl-2-(imidazol~1-yl)chinazolin-4(3H)-onu o teploté tani 163 a3 165 °c (sloucenina
&. 1).
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P¥iklad 2 ‘ \

P¥iddnim roztoku 15,4 g 4-chlorfenylisokyandtu v 60 ml etylacetdtu po kapkdch p¥i
teplot& mistnosti k michané suspenzi 26,3 g 5-jodanthranilové kyseliny ve 150 ml etylacetdtu
se p¥ipravi 2-(4-chlorfenylaminokarbonylamino)-~5-jodbenzoovd kyselina. Vznikl4 smés se
1 hodinu zah¥iv4 k varu pod zpétnym chladilem, pak se ochladf{ na teplotu mistnosti a pevny
materidl se odfiltruje. ZIskd se 34 g shora uvedené substituované benzoové kyseliny, kterd
se vnese do 250 ml absolutniho alkoholu nasyceného plynnym chlorovodikem. Sm&s se 40 minut
zah¥ivd k varu pod zpétnym chladiCem, pak se ochladi, pevny produkt se odfiltruje a promyje
se 50 ml absolutniho alkoholu. 2Ziskd se 27,1 g 3-(4-chlorfenyl)-6~-jodchinazolin~-2,4-(1H,3H)~

-dionu o teplot& tdni 324 az 326 °c. :

26,9 g tohoto produktu se pomalu p¥idd k smé&si 25 ml pyridinu a 250 fosforylchloridu.
Vyslednd sm&s se 6 hodin zah¥ivd k varu pod zpétnym chladidem, p¥ifemZ p¥ejde na roztok.
Po ochlazeni se nadbytek fosforylchloridu a pyridin oddestiluj{ ve vakuu, odparek se opatrné
vﬁése do 500 ml vody s ledem, pevny materidl se odfiltruje a extrahuje se 100 ml dichlor-
metanu. Extrakt se zahusti ve vakuu a zbytek se podrobi chromatografii na silikagelu za
pouziti dichlormetanu jako eluéniho ¢inidla.

zisk& se 9,7 g 2-chlor~-3-(4-chlorfenyl)-6-~jodchinazolin=~4 (3H)-onu o teploté tdni
178 a% 180 °C. Tento produkt pak analogickym postupem jako v prikladu 1 poskytne plsobenim
1,2,4-triazolu a uhliitanu draselného 3-(4~chlorfenyl)~-2-(1,2,4~triazol-1-yl)-6-jod-
chinazolin-4 (3H)~on o teploté téni 206 aZ 208 °C (slouZenina &. 2).

P¥{Lk1lad 3 !

Analogickym zptisobem jako v p¥ikladu 1 nebo 2 se ziskaji sloudeniny uvedené v ndsledujici

tabulce. V této tabulce maji jednotlivé zkratky ndsledujici vyznamy:

Im = imidazolyl
T=1,2,4-triazol-1~yl
Me = metyl

Ph = fenyl

But = terc.butyl

Sloude- 2 3 4 5 6

) Xn R R R R R Teplota
nina ¢. téni (°C)

3 4-C1° Im H H H H 210

4 4-Cl . T H H H )£ 190

5 - H H H H 178 a%z 180
6 2,4—Cl2 T H H H H 163 az 165
7 2,4—Cl2 Im H H H H 97

8 4-Cl T H Cl H H 186 aZ 188
9 2,4-Cl2 T H H I H 206 aZ 208
10. 4~Cl T H H Me H 191 az 194
11 2,4—Cl2 In H Me H Me 126 az 130
12 2,4—Cl2 T H H Cl H 192 az 194
13 2,4—Cl2 Im H H Cl H 212 az 214
14 2,4-C12 T H H Br H 190 az 194



9 252500

Sloude- X r2 r3 r? RS r® Teplota
nina &. n tani (°C) )
15 2,4-C1, Im - H H Br H 229 a¥ 230
16 4-F T H H H H 170 aZ 171
17 4-F Im i H H H 206 aZ 208
18 2~Cl T H H H H 159 a# 160
19 2-Ccl Im H H H H " 173 az 174
20 4-PhO- Im H H H H 187 a% 188
21 3-CF, Im H H H H 143 a¥ 145
22 4-put Im H H H H 157 a¥ 159
23 4~PhO~ T H H H H 187 aZ 189
24 4-Cl-2-Me Im H H H H 153 a¥ 154
25 2,4-—C12 Im Cl H Cl H 179 aZ 182
26 4-C1-2-CF, T H H H H 179 az 184
27 4-Cl-2-CF, Im H H H H 159 a¥ 162
28 2-F T H H H H 100 a¥ 103
29 2-F Im H H H H 188 a% 189
30 4-Cl-2-Me T H H H H 165 az 168
31 2,4-C1, In H H T H 234 a¥ 236
32 2,4,6-Cl, T H H H H 110 az 113
33 2,4-Me, Im H H H H 159 a3 161
34 2,4-Me, T H H H H 131 a% 133
35 4-CHF ,0- T H H H H 177 a% 178

P¥{klad 3a

Smés 46,7 g sirnfku fosforeéného a 32,3 g 3-(2,4-dichlorfenyl)~-2,3-dihydro-2-thioxochi-
nazolin-4(1H)-onu v 500 ml xylenu se 4 hodiny zah¥ivd k varu pod zpdtnym chladi&em. Horkd
kapalnd féze se oddekantuje, zbytek se extrahuje 100 ml vrouciho xylenu, extrakt se spoji
s oddekantovanou kapalnou f&zi, roztok se ochladf na 5 °c a vyloueny oranzZovy pevny
materidl se odfiltruje. 15 g tohoto pevného materidlu se vylisti na sloupci silikagelu
za pouZit{ sm&si stejnych df{1ld petroletheru (teplota varu 60 a% 80 OC) a etylacetdtu jako
eluénfho &inidla, &imZi se z{skd 3~{2,4-dichlorfenyl)~2,3-dihydrochinazolin-2,4(1H,3H)-dithion
o teplotd t&nf 218 a¥ 220 °c.

Na tento produkt se analogickym zplisobem jako v p¥ikladu 1 pisobd sulfurylchloridem
za vzniku surového 2-chlor-3-(2,4-dichlorfenyl)chinazolin~-4(3H)-thionu, ktery pak reakci
s 1,2,4~triazolem poskytne 3-(2,4-dichlorfenyl)-2~(1,2,4-triazol-1-yl)chinazolin-4 (3H)~thion

o teplotd ta&nf 184 a% 186 °C (sloudenina &. 36).

Analogickym zpisobem se rovnéZ zfska 3-(2,4-dichlorfenyl)~2-(imidazol~-l-yl)chinazolin-

-4(3H)-thion o teploté t&ni 133 a# 135 °C (sloudenina &. 37).

P¥{f{k1lad 4
Slougeniny podle vyndlezu se podrobujf ruznym testdm biologické u¢innosti.
a) Testy fungicidni G&innosti

Zkoumd se U¢innost sloulenin podle vyndlezu proti ndsledujfcim fytopathqdennim
houbém:

Puccinia recondita (hn&d4 skvrnitost listd pSenice) (PR)
Erysiphe graminis (padlf na Jje&meni) (EG)
Pyricularia oryzae (sn&t ryZe) (PO).




252500 10

NiZe uvedené slouleniny se za poufitf vodného acetonu se smi¥edlem Tween 20 upravi
na p¥isludny prost¥edek obsahujici 500 ppm testované latky, 125 ppm smdfedla a 20 000 ppm
acetonu. Pro aplikaci na obiloviny se jako dalfi smidledlo p¥idd 1 000 ppm prepardtu Pluronic
L61 (blokovy kopolymer etylenoxidu a propylenoxidu). Pokusné rostliny se oSet¥i z¥ed&nymi
suspenzemi a pak se inokuluji za 24 hodin po o¥et¥eni post¥ikem suspenzi spdr houby. Inokulo-
vané rostliny se pak inkubuji ve vlhké atmosfé¥e (relativni vlhkost vy38{ neZ 98 %) za
podminek shrnutych do ndsledujic{ tabulky 1.

Tabulka 1
Podminky b&hem inkubace
Pathogen Doba inkubace Teplota Svételné Doba udrZovani
(dny) den noc podminky vysoké vlhkosti
(dny)
Puccinia 12 18 14 1 den tma, 1
dit pak 16 hodin
recondita svétla a 8 ho
din tmy denné
Erysiphe graminis 9 18 14 16 hodin svétla 11
8 hodin tmy
denné&
Pyricularia oryzae 7 24 18 3 dny tmy, pak 7

14 hodin svétla a
10 hodin tmy denné

Po prob&hnuti p¥isluiné inkuba&ni doby se vizudln& vyhodnoti stupen infekce povrchu
listd pokusnych rostlin.

Testované sloudeniny se povazujil za G&inné v p¥ipadé, Ze v koncentraci 500 ppm
{hmotnost/objem) nebo v koncentraci ni%¥f potladujf chorobu z vice neZ 50 %, vztaZeno
na stav u kontrolnich rostlin.

b) Regulace rustu rostlin (PGR)

Semena fazolu zlatého se zasiji do hrnkd obsahujfcfch hrubé drceny vermiculit (3 aZ
5 semen na hrnek o prim&ru 6 cm). Po 5 dnech se ka%dy hrnek vloZ{ zhruba do 100 ml vodné
disperze testované sloudeniny a vze3lé vyhonky se aZ do stékédnf post¥ikujf{ timto testovanym
prostfedkem. Po 8 dnech se zm&¥{ vyZka vze3lych rostlin a srovnd se s v§Skou rostlin kontrol-
nich. Obdobné testy se provdd&ji rovn&% na je&meni, (B) a slune&nici (S). Testované létky
se pokladaj{ za u8inné v p¥ipad&, %e v ddvce 100 mg/litr redukuji rist rostlin do v¢Sky

alespon o 20 % v porovndni s kontrolnfm pokusem.

vysledky shora popsanych pokus@ jsou shrnuty do ndsledujiciho pfehledu. 0&innost
v daném testu se oznaéujg znaménkem "+".

Sloute- Fungicidni ﬁéinno§t PGR
nina &. EG PR PO MB B S
1 +
2 +
3 + +
4 + +
5 + +
6 + +
7 + +
8 +
9 + +
10 + +
11 + + +
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Tabulka pokracovani

Slouce- Fungicidni G¢innost PGR

nina ¢. EG PR ro MB B S

12 + +
13
14
15
16
17
18
19
20
21
22 ‘ + +
23
24
25
26
27
28
29 + +
30

31

32

33

34

35

36

37

prochloraz

+ o+

+

+ o+ o+ o+

+ o+ o+ o+ o+ o+ o+ o+
+
+

+ + o+ o+ o+ o+ o+
+
+

+ o+ o+ o+ o+ o+

fenpropimorph +
blasticidin +

ethephon + + +

P¥{iklad 5

Tento p¥iklad ilustruje sloZeni typickych koncentrétd, na které je moZno zpracovavat

sloudeniny podle vyndlezu.

a) Smalitelny prések

slouenina podle vyndlezu 25 % hmotnost/hmotnost
lignosulfondt sodny 5 % hmotnost/hmotnost
kaolin 70 % hmotnost/hmotnost

b) Suspenzni koncentrét

slouenina podle vyndlezu 500,0 g/litr
Synperonic P103 (blokovy

kopolymer polyoxyetylen-

~oxypropylen) 43,0 g/litr
Tamol 731 (25% vodny roztok

sodné soli kopolymeru malei-

nové kyseliny s olefinem) 10,8 g/litr
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silikonovd protipénova ptisada 0,6 g/litr
octan sodny 10,8 g/litr
kyselina chlorovodikova 10,8 g/litr
arabskd guma 1,5 g/litr
formaldehyad 5,4 g/litr
voda 598,0 g/litr

c) Mo¥idlo osiva

sloulenina podle vyndlezu 2 hmotnost/hmotnost

o
o0

o*

tervené mo¥idlové barvivo hmotnost/hnotnost

kapalny parafin , 2 % hmotnost/hnotnost
mastek 72 % hmotnost/hmotnost

PREDMET VYNALEGZU

1. Fingicidni a rist rostlin regulujici prostiedek, vyznadujici se tim, Ze jako uU&innou

latku obsahuje sloudenina obecného vzorce I

RE A
R5 R1
’q o
R N R2
&3

ve kterém

A predstavuje kyslik nebo siru,

R1 znamend fenylovou skupinu, pop¥ipad® substituovanou jednim a% t¥emi substituenty

vybranymi ze skupiny zahrnujici atomy halogenld, alkylové skupiny s 1 a% 4 atomy uhliku,
trifluormetylovou skupinu, fenoxyskupinu a difluormethoxyskupinu,
R2 pfedstavuje l-imidazolylovou nebo 1,2,4~triazol-l-ylovou skupinu a kaZdy ze symbolu

R3, R4, R5 a R6, které mohou byt stejné nebo rozdilné, znamend atom vodiku, atom

halogenu nebo metylovou skupinu, ve smé&si se zem&délsky p¥ijatelnym ¥Yedidlem nebo nosidem.

2. Prost¥edek podle bodu 1, vyzandujici se tim, %e jako Géinnou ldtku obsahuje sloudeninu
shora uvedendho obecného vzorce I, ve kterém A znamend kyslik a zbyvajici obecné symboly

maji vyznam jako v bodu 1.

3. Prost¥edek podle bodu 1, vznadujici se tim, Ze jako Gfinnou ldtku obsahuje slouceninu
shora uvedeného obecného vzorce I, ve kterém Rl pfedstavuje fenylovou skupinu, trichlorfenylo-
vou skupinu nebo 2,4-dichlorfenylovou skupinu a zbyvajici obecné symboly majf shora uvedeny

vyznam.
4. Prost¥edek podle libovolného z bodu 1 aZ 3, vyznalujici se tim, Ze jako d&innou
l4tku obsahuje sloudeninu shora uvedenédho obecného vzorce I, ve kterém alespon t¥i ze

symbold R3 a% R6 znamenaji vodik a zbyvajici obecné symboly maji ahora uvedeny vyznam.

5. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tim, %e jako U¢innou ldtku obsahuje 3-(4-
-~chlorfenyl)=-2-(1,2,4-triazol-1-yl)chinazolin~4 (3H)-on.

6. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako @&innou létku obsahuje 3=

~fenyl-2-(imidazol-1-yl)chinazolin=-4 (3H) -on.
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7. Prostfedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako ddinnou l&tku obsahuje 3-(2,4-

~dichlorfenyl)-2~(1,2,4-triazol-1-yl)chinazolin-4(3H)-on.

8. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tfm, Ze jako Wd&innou latku obsahuje 3-(2,4-

-dichlorfenyl)-2-(imidazol-1-yl)chinazolin-4 (3H)-on.

|

9. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tim, %e jako ﬁéiﬁhou latku obsahuje 3-(4-

-chlorfenyl)=-2-(1,2,4~triazol-1~yl) ~6-jodchinazolin-4(3H)-on.

10. Prostfedek podle bodu 1, vyzna&ujici se tim, Ze jako G&innou
-dichlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol-1~yl)-6-jodchinazolin-4(3H)-on.

11. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako Glinnou
-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)=-6~bromchinazolin-4 (3H)}-on.

12. Prostfedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, ¥e jako G&innou
~dichlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol~1-yl)-6~chlorchinazolin~-4(3H)-on.

13. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujfcf se tim, Ze jako U&innou
~dichlorfenyl)-2~-(imidazol=-1-yl)-6~chlorchinazolin~4 (3H)-on.

latku

latku

14tku

latku

obsahuje 3-(2,4-

obsahuje 3-(2,4-

obsahuje 3-(2,4~-

obsahuje3-(2,4~
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