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Tento vynélez se tykd opticky sktivnich derivétd triszolylalkoholu, které mej{ mejf
bud (-) nebo (+) optickou ektivitu s které se mohou vyjédd¥it obecnym vzorcem I
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a8 hvdzdidke oznsduje asymetricky atom uhliku, zplisobu vyroby této slouleniny e fungicidu,

xtery tuto sloudeninu obsshuje jesko d&innou . létku.

Racemické derivéty triszolylelkoholu, stejn& jako jejich vynikejici fungicidni ddinky,
u&inky regulujfei rist rostlin a herbicidni Wdinky, byly Ji% pcpsény v japonské patentni
prihldsce "kokei" (zveFejndné) &. 124 771/1980 a Japonské pstentni pFihlédsce 100 547/1980.

Derivéty triezolylalkoholu predstevovené obecnym vzorcem I meji optické isomery v di-
sledku pritomnosti asymetrického etomu uhliku (*¥C). Derivét triazolylalkoholu obecného vzor-
ce I s (-) optickou sktivitou, jeko je uveden vyZe, je opticky isomer, ktery méd optickou
otédivost (-), jek se zm&%{ v chloroformu se sodikovou D ¥érou a zde délé se ozneduje jeko
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derivét (-)-triezolylelkoholu. Neproti tomu druhy isomer, ktery projevuje optickou otédi-
vost (+)-se zde déle oznaduje jako derivét (+)-triazolylelkoholu. )

Derivéty triezolylelkoholu ddinné podle tohoto vynélezu, se téZ mohou pfipravit ve
form& soll. Témito solemi Jsou soll s kyselinemi, které mohou rostliny fyziologicky~tole-
rovat. Pfiklady tekovych kyselin zehrnuji kyseliny helogenovodikové, jeko kyselinu bromo-
vod{kovou, kyselinu chlorovodikovou a kyselinu jodovodikovou, karboxylové kyseliny, Jjako
kyselinu octovou, kyselinu trichloroctovou, kyselinu meleinovou a kyselinu Jjenterovou,
sulfonové kyseliny, jeko kyselinu p-toluensulfonovou & kyselinu metensulfonovou, kyselinu
dusiZnou, kyselinu sirovou & kyselinu fosforednou. Tyto soli se ziskdveji obvyklym zplsobem.

Aatori tohoto vyndlezu podrobn& zkouZeli pouZitelnost derivétd (-)- nebo (+)-triezo-
lyllelkoholu obecného vzorce I vyrébdnych zpdsobem podle tohoto vyndélezu. P¥i vzédjemném
porovnéni derivétd (-)-, (+)-a recemického triszolylelkoholu bylo nalezeno, Ze fungicidni
d¥inek klesé v tomto pofedf: derivét (-)-triaszolylalkoholu > derivét recemického triamzolyl-
elkoholu > derivét (+)-triezolylalkoholu, zatimco Wdinek regulujici rist rostlin e herbi-~
cidni d¥inek jsou v tomto poisdi: derivét (+)-triezolylelkoholu > derivédt racemického tri-
_ezolylalkoholu > derivédt (-)-triazolylelkoholu.

Uvedeno v krédtkostl, autofi tohoto vyndlezu objevili neoekévenou novou skute&nost,
%e derivét (-)-trimzolylalkoholu vykezuje vynikejfc{ fungicidni §¥inek, zatimco derivét »
(+)-triszolylelkoholu vykezuje vynikajfci U¥inek regulujfci rist rostlin a herblcidn{ Zinek.

Tento vynélez prispivé zne&n# ke kontrole chorob rostlin nebo ¥ péstovéni odoln&jsich
rostlin v oblesti zem&d&lsivi a zehradnictvi. Nepifkled pouZfiti GEinn¥j¥{ chemikélie mé
za nésledek snifeni spotfeboveného mnoZstvi chemikélie, co% vede ke zlepZeni hospodérnosti
zpisobu viroby, dopravy s v oblestl pouZitf i k oZekévenému snifeni zamo¥eni Zivotntho
prostiedi, stejn& jako ke zvyZSeni bezpe¥nosti.

P#i pouZit{ derivédtu (-)-triezolylalkoholu jeke fungicidu, se neprojevuje Zddny u&i-
nek zpisobujici podkozeni rostlin, eni kdyZ se nedopatienim aplikuje prebytek slouleniny,
a proto se bezpe¥nd pouZivéd k Fizenému potlalovéni Bkodlivych rostlinnfch chorob.

0¥inn& potlaZovet derivétem (-)-triezolylelkoholu je moZno sn&t & sndt obilnou na rost-
iinéch_rj!e, rekovinu, snd¥ kvétd, pedli, strupovitost, skvrnitost e eslterneriovou skvrni-
tost jebloni, skvrnitost listd, padli, rez a snd¥ hru#nd jeponské, melendzu, strupovitost,
entrekndzu, obecnou pliseh zelenou e plisen modrou menderinek, moniliézu broskvi, hnilobu,
hnilobu Zedivou, pedli e révy vinné, rez ovesnou ovsae, padli, strupovitost, pruhovitost,
pra#nou sn&f, tvrdou snsf, entraknézu a rez Sernou jelmene, monil{ézu, presnou snél, mezle-
vou ané{, skvrnitost, skvrnitost plevovou, rez plevovou, rez stéblovou & padli penice,
padlf, hnilobu Sedivou, antrekndzu plevovou, hlizenkovou chorobu a antraknozu melound, hni-
lobu t8stovou, pedli e bakteridlni, skvrnitost raj&st, hnilobu ¥edivou, verticiliové vednu-
t{ & pedlf lilku, pedli pepriky rodni, hnilobu a pedli Jehod, hnddou skvrnitost s pedli
tebdku, ceresporu Fepy cukrové a skvrnitost podzemnice oleJjné.

Jek ji% bylo uvedeno vyle, derivdty (+)-triezolylelkoholu se mohou pouZivet k ¥izeni
ristu ufitkovych rostlin jako regulédtory ristu téchto rostlin. Tek nepifikled se mohou apli-
kovat, aby rostliny ryle; plenice, Jelmenu, traviny v trédvnfcich, rostliny na #ivé ploty
e ovocné stromky nerostly do vy¥e 8 také k ¥innému pEstovéni zékrskd kofendlovych zshrad-
nich rostlin, jako jsou chryzentémy, macedky, véno¥ni hvdzdy, azelky, rhododendrony & po-
dobné. -

U rostlin rjZe, pdenice nebo je¥mene dochdzi k jejich polehéni pfi pouZiti hnojiv
v nadndrném mno¥stvi nebo pfi vich¥icich e to ¥asto predstevuje dlleZity problém. P¥i po-
ufitf{ derivétu (+)-triezolylalkoholu ne ry#i, p&enici nebo jelmen ve vhodném stupni ridstu,
se rist do vyiky miZe potlaZit, tek, Ze se vyZke rostlin miZe vyhodnd ${dit a tim se rost-
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liny G&innd ochréni od polehnuti. Pifi kultivaeci chryzentém v kofenéli, pouZiti sloudeniny
zpdsobuje sni¥eni délky lodyhy, eni¥ by se vyvolel Z¥kodlivy u¥inek ne kv&t, &im% se zvy¥u-
je komer¥ni hodnote rostliny.

Kromd toho derivéty (+)-triszolylelkoholu meji silny herbicidni d¥inek proti trevne-
tym plevelim, jeko je jeZstke ku¥{ nohe, rosifke krvevd, psérke a ¥dchorovité plevele, jo-
ko je Zdchor jedly, Birokolisté plevele na polich na vysodin& jeko je laskevec zeleny,
merlik, ¥ruches zelend, kuifi¥ke obecné, jednorolnim e trvalym plevelim ryZového pole, jeko
-je je¥atka kufi nohe, monochorie, rotals levandulové, Depetrium junceum, sitine vodni
a sk¥ipine tenké.

Na polich ve vyd8ich polohdch derivéty (+)-triazolylelkoholu meji silny u&inek proti
nejddlezitejsim pleveldm & jsou pouZitelné k preemergentnimu o¥etfovéni plidy, stejn& jako
pro oBetfovéni ne list v poldtednich fézich ristu. Slou¥eniny meji velikou vyhodu v tom,

%e nepo¥komji zékladni uZitkové rostliny jeko ry#i, séjové boby, bevlnu, kukufici, podzem-
nici olejnou, slunenici e cukrovku a mohou se téZ bezpein& pouZivat pro zeleniny, -jako
hlévkovy seldt, Fedkvilku e rajdets.

Sloudeniny jsou proto pouZitelné pro potlefovéni pleveld ne rdznych obilnych polich,
zeleninovych zehreddch, ovoenyeh sedech, trdvnicich, pastvindch, &ajovych plentdéZich, mo-
rugovfch sedech, keudukovych plentéZich, lesnich porostech, nekultivovenych plochéch & po-
dobn¥. Krom& toho bylo objeveno, %e sloudeniny jsou vysoce netoxické pro sevce s ryby
a v podstatd nejsou 3kodlivé pro rostliny zem&délsky uZitelné.

Metody viroby derivétd (+)- nebo (-)-triazolylalkoholu zehrnujf postupy, které se po-
uZivaj{ pro vyrobu b&inych opticky ektivnich létek, jeko nepfikled ssymetrickou redukci.

Racemét prislu¥né sloudeniny se ziské redukci ketonové sloudeniny obecného vzorce II
kxomplexni sloufeninou kovu e vodiku, nepi{kled lithiumeluminiumhydridem vzorce L1A1H4 ne-
bo natriumborhydridem vzorce NaBH, (jeponské patentni publikece "kokei" /zverejnénd/ ¥islo
124 T71/1980), jex vyjedfuje vztsh: .

cl cl
0 CH OH CH
x 1l Redukéni_ginidlo X :
_C=C-cHy > _CH-C—CHy
AN £eC, M3
H N/Nw , H N/Nm
L) 8
(11) (1) racemdt

kde
X predstavuje atom vodiku nebo chloru.

. Asymetrické redukce se podle vynélezu obvykle provédi p¥i pou¥iti enentioselektivni
redukce, kterdé probihé, kdyZ se ketonové slou¥enina obecného vzorce II redukuje chirélnim
komplexem kovu & vodiku. N&kolik verisnt postupd je popséno déle.

8) Je obecné prexe jako chirdlnfho komplexu kovu a vodiku pou¥ivet redukéniho &inidle
chirdlng modifikoveného 1lithiumeluminiumhydridového typu vzniklého percidélnim rozkladem
lithiuﬁaluminiumhydridu opticky sktivnim slkoholem (Iiterature: Tetrshedron Letters, 29,

913 /1973/; Bull. Soc. Chim. Fr., 1968, 3 795; Org. Chem. 38 /10/, 1973; Tetrshedron Letters,
36, 3 165 /1976/).

Za pr{iklady opticky ektiwnich alkohold pouZitych p¥i tomto vyndlezu jeko zdroje ssy-
metrie, se mohou uvést (+)- nebo (-)-mentol, (+)- nebo (-)~borneol, (+)- nebo (-)-N-metyl-
efedrin & (+)- nebo (-)-2-N,N-dimetylemino-1-fenyletenol.



- 227340 4

Je pochopitelnd moZné pouZit teké opticky sktivnich forem jinjch opticky sktiwnich
alkohold, mezi které se zahrnujf elkeloidy, uhlohydréty e aminoelkoholy, Jjeko nep¥ikled
chinin, cis-myrtenocl, 2-N-benzyl-N-metylemino-i-fenyletenol a 4-dimetylamino-3-metyl-1;2-
~difenyl-2-butenol.

P¥iprave chirédlné modifikoveného lithiumeluminiumhydridového reduk®niho &inidle za
pouziti opticky sktivniho alkoholu jeko asymetrického zdroje se miZe provdd¥ét piidénim
1 a% 3 ekvivelentnich a1l opticky ektivniho slkoholu k jednomu ekvivalentnimu dilu lithium-
pluminiumhydridu, ktery je suspendovén ve vhodném rozpoustddle. Jeko rozpou¥tédla se podle
obecné praxe pouZivé éter), jeko dietyléteru, tetrshydrofurenu nebo dioxanu, trebaZe se
miZe poufit teké erometickfch uhlovodikl, Jako benzenu nebo toluenu nebo alifatickjch
uhlovodiki, jako n-hexanu nebo n-pentanu.

b) Neékdy je vyhodné pouZit jeko chirdlnfho komplexu kovu & vodixu chirdlnd modifiko-
veného 1lithiumaluminiumhydrodového redukdniho prostfedku vzniklého reskei jednoho ekvive-
lentniho dilu opticky ektivniho elkoholu, 2 ekvivelentnich dild N-substituoveného snilinu
obecného vzorce III

H-lr—@ (1II)
R? ,

kde .

R2 znemend ni%¥{ slkylovou skupinu nebo fenylovou skupinu,

g Jednoho ekvivelentniho dflu lithiumsluminiumhydridu (literaturae: Tetrehedron Letters,
21, 2 753 /1980/). Opticky ektivni alkohol, pouZity Jeko asymetricky zdroj pfi tomto vyné-
lezu, Je ne piikladech dolo%en n¥kterou z opticky aktivnich forem opticky ektivniho emino-
alkoholu, jeko je napf{kled (+)- nebo (- )-N—metylefedrin nebo (+)- nebo (-)-2-N,N~dimetyl-
anino-1 -fenyletanol.

Pokud se tye N-substituovaného snilinu, Zédoucich vy¥sledkd se dosdhne za pouZitl ani~
linu substituoveného ni%&im elkylem, jeko N-metyleminilinu, N-etylenilinu nebo difenylsminu.

P#{prava tekového chirdln¥ modifikoveného 1lithiumeluminiumhydridového redukiniho &i-
nidle se mi¥e doséhnout tim, Ze se suspenduje jeden ekvivelentnfi dfl 1ithiumeluminumhydridu
vzorce LiAlH, ve vhodném rozpoudt¥dle a suspenze se smichéd s jednim ekvivelentnim dilem
opticky ektivniho elkoholu e potom 2 ekvivelentnimi dfily N-substituoveného enilinu. Roz-
poutddle popsend vy¥e ed a) se mohou pouZi: obdobnd.

Asymetrické redukce se provédi pridénim ketonové slouZeniny obecného vzorce II roz-
pudténé:ve vhodném rozpoustddle k chirélné modifikovenému lithiumeluminiumhydridu piipre=-
venému jek je popséno pod a) nebo b) vy¥e. Rozpouitddlo je stejné, jeko je popséno pod a).
Reek¥ni teplote je s vyhodou 0 °C nebo ni%#f, i kdyZ se mdZe pou¥it teploty mezi -80 °c
a teplotou veru rozpoudtédle. )

Po ukonteni reekce se komplexni sloudenine rozlofi pifidénim zFed¥ného vodniho roztoku
kyseliny e reek®ni sm&s se ¥isti extrskci, sloupcovou chromatografif na silikegelu nebo
rekrystalizeci, aby se dostel zmindny produkt.

Sloudeniny ud¥inné podle vynédlezu, ziskené Jek Je uvedeno vyZe, ee‘mohou pouZivat bud
samotné bez piidéni jinych slofek nebo ve smdsich s nosi¥i, aby byly vhodn&j3i pro poufitd
jeko fungicid nebo herbicid nebo reguldtor ristu rostlin.

Prikledy pouZitelnych forem zshrnuji popres, smé¥itelny pré¥ek, olejovy postiik, emul-
zi, teblety, grenule, jemné granulky, eerosol a tekutinu.
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Tyto prostiedky obsehujf obvykle 0,1 a% 95,0 %, s vyhodou 0,2 8% 90,0 % hmotnostnich
d¢inné slouleniny (vietn¥ jinych sktivnfch sloZek). Vhodné spilikedni ddvke je 20 a¥
5 000 g/ha a vyhodnéd koncentrace 1linné létky pro plodnou aplikeci Je 0,001 % 1,0 %. Aviek
koncentrace mi%e vyhodn& vzrist nebo klesnout, eniZ by se 1lp&lo na uvedeném rozmezi, pro-
to¥e aplike¥ni dévka a koncentrace zévisejf ne typu prostiedku, dob¥d pouZitf bhem roku, -
metodd pou¥it{, mist® pouZitfi, chorob& rostliny urdené k potladeni & typu oBet¥ovené urody.

Pro poufitf jeko fungicidu se derivét (-)-trieszolylalkoholu obecného vzorce I miZe
misit s jinymi fﬁngicidy, jeko je napifklad N-(3,5-dichlorfenyl)-1,2-dimetylcyklopropan-
-1,2-dikerboximid, S-n-butyl/S-p-terc.-butylbenzyldithiokerbonimidat/, 0,0-dimetyl/0-(2,6~
-dichlor-4-metylfenyl)fosforothiodt/, metyl/1-butylkerbemoyl~tH-benzimidazol-2-yl-kerbemét/,
N-trichlormetylthio-4-cyklohexen-1,2-dikerboximid, cis-N-(1,1,2,2-tetrachloretylthio)-4~
-cyklohexen-1,2-dikerboximid, polyoxin, streptomycin, zineénatd sil, etylénbisdithiokerbe-
nétu, zine¥netd sil dimetylthioksrbemétu, hoFednatd sil etylénbisdithiokarbemétu, bis(N,N-
-dimetylthiokerbemoyl)disulfid, tetrachlorisoftelonitrii, &-hydroxychinolin, dodecylgueni-
dinacetét, 5,6-dikydro~-c-metyl-1,4-oxathiin-3-kerboxenilid, N’-~dichlorfluormetylthio-N,N~
-dimetyl-N’~fenylsulfemid, 1-{4-chlorfenoxy)-3,3-dimetyl-1-(1,2,4-triazol-1-yl)-2-butenon,
1,2-bis(3-metoxyksrbonyl-2-thioureido)benzen, metyl/N-(2,6-dimetylfenyl)-N-netoxyacetyl-
-2-metylglycinét/, e eluminium-etylfosfit.

Dédle se derivdty (-)-triszolylalkoholu obecného vzorce I mohou pouZit v kombineel s Ji-
nymi herbicidnimi prostfedky a reguldétory ridstu rostlin.

Tgkovd sm&s nezpisobuje snifeni $fdiciho dinku, kteréhokoli 2z ¥innych sloZek e do-
xonce ze spojeného poufiti lze olekévat synergicky d¥inek. P¥ikledy tekovych prostfedkd
zahrnuji herbicidy fenoxylového typu, jeko kyselinu 2,4-dichlorfenoxyoctovou, kyselinu 2-
-metyl-4-chlorfenoxyméselnou, kyselinu 2-metyl-4-chlorfenoxyoctovou & jejich estery @ soli,
herbicidy difenyléterového typu, jeko 2,4-dichlorfenyl-4 -nitrofenyléter, 2,4,6-trichlor-
fenyl-4 -nitrofenyléter, 2-chlor-4-triflucrmetylfenyl-3"-etoxy-4 -nitrofenyléter, 2,4-di-
chlorfenyl-4-nitro-3"-netoxyfenyléter a 2,4-dichlorfenyl-3’-metoxykerbonyl-4-nitrofenyl-
éter; herbicidy trieszinového typu jeko 2-chlor-4,6-bisetylemino-l,3,5-triszin, 2-chlor-4-
~etylamino-6~isopropylamino-1,3,5-triazin, 2-metylthio-4,6-bisetylamino-1,3,5~triazin a
2-metylthio-4,6-bigisopropylamino=1,3,5-triazin; herbicidy modovinového typu jako 3-(3,4~
-dichlorfenyl)-1,1-dimetylmoovinu, 3-(3,4-dichlorfenyl)-1-metoxy-1-metylmo&ovinu, 1~-(alfa,-
alfa=-dimetylbenzyl)~3-p~tolylmodovinu s t-(2-benzothiazolyl)-1,3-dimetylmodovinu, herbicidy
kerbamdtového typu, jako isopropyl-N-(3-chlorfenyl)karbamét a metyl-N-(3,4-dichlorfenyl)-"
karbamét; herbicidy thiol-karbamdtového typu jeko S-(4-chlorbenzyl)-N,N-dietylthiokarbemdt
a S-etyl-N,N-hexemetylénthiolkarbamdt; herbicidy anilidového typu jeko 3,4-dichlorpropion-
enilid, 2-chlor-N-metoxymetyl-2",6°-dietylacetanilid, 2~chlor-2°,6 -dietyl-N-(butoxymetyl)-
acetanilid, 2-chlor-2’,6 -dietyl-N-(n-propoxyetyl)acetanilid a etylester N-chleracetyl-N-
-{2,6-dietylfenyl)glycinu; herbicidy uracilového typu Jako 5-brom-3-sek.-butyl-6-metyl-
uracil a 3-cyklohexyl-5,6-trimetylénuracil; herbicidy typu pyridinovych solf, jako 1,1°=
-dimety1—4,4'—bipyridiniumchlorid; herbicidy fosforového typu jako N-(fosfonometyl)glycin,
N,N-bis(fosfonometyl)glycin, O-etyl-O-(2-nitro-5-metylfenyl)-N-sek.~-butylfosforamidothiodt,
S-(2-metyl-1-piperidylkarbonylmetyl)~0,0-di-n~propyldithiofosfét a S-(2-metyl-l-piperidyl-
karbonylmetyl)~0,0-difenyldithiofosfdt; herbicidy toluidinového typu jeko alfa,slfa,alfe-
«trifluor-2, 6-dinitro=N,N-dipropyl-p-toluidin, 5-terc.-butyl-3-(2,4-dichlor-5-isopropoxy-
fenyl)-1,3,4-oxadiazolin-2-on, 3-isopropyl-(1H)-2,1,3-benzothiazin~(3H)~on-2,2-dioxid,
alfa-(bete~naftoxy)propionanilid, 4-(2,4-dichlorbenzoyl)-~1,3-dimetylpyrezol-5-yl-p-toluen~
sulfondt, 3-(metoxykerbonylemino)fenyl-3-metylfenylkarbamét a 4-amino-3-metyl-6-fenyl-
-1,2,4-triazin,

Pro pou?itf jeko fungicidy se slouleniny podle tohoto vyndlezu mohou mfchet s insekti-
cidy, herbicidy e regulétory rdstu rostlin. Tekovéd sm&s nesniZuje rf{dici d¥inek libovolné
jednotlivé slofky & ze spojeného pouZiti se dé dokonce olfekdvet synergicky u&inek.
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Priklady tekovych ud¥innych sloZek zehrnuji orgenofosforelné insektieidy, jeko 0,0-
~dimetyl/0-(3-metyl-4-nitrofenyl)fosforothiodt/, O-(4-kysnofenyl)-/0,0~-dimetylfosforothio-
ét/, 0-(4-kysnofenyl)-/O-etylfenylfosfonothioét/, 0,0-dimetyl-/S-(N-metylkerbamoylmetyl)-
fosforodithiodt, 2-metoxy-4H-1,3,2-benzodioxefosforin-2-sulfid s 0,0-dimetyl/S-(1-etoxy-
kerbonyl-1-fenylmetyl)fosforodithiodt/; pyrethroidové insekticidy, jeko slfe-kyeno-3-
~fenoxybenzyl/2~(4-chlorfenyl)isovalerdt/, 3-fenoxybenzyl/2,2-dimetyl-3-(2,2-dichlorvinyl)-
cyklopropenkerboxylét/, e alfe-kyeno-3-fenoxybenzyl/2,2-dimetyl-3-(2,2-dibromvinyl)cyklo-
propenkerboxyldt/; herbicidy fenoxylového typu, jeko kyselinu 2,4-dichlorfenoxyoctovou,
kyselinu 2-metyl-4-chlorfenoxyméselnou, kyselinu 2-metyl-4-chlorfenoxyoctovou e jejich
estery e soli; herbicidy difenyléterového tymu, jeko 2,4-dichlorfenyl-4’-nitrofenyléter,
2,4,6-trichlorfenyl-4"-nitrofenyléter, 2-chlor-4-trifluormetylfenyl-3"~etoxy~4’~nitro-
fenyléter, 2,4-dichlorfenyl-4’-nitro-3’-metoxyfenyléter o 2,4-dichlorfenyl-3"-metoxy-
korbonyl-4°-nitrofenyléter; herbicidy triszinového typu, jeko 2-chlor-4,6-bisetylamino-
-1,3,5-triezin, 2-chlor-4-etylamino-6-isopropylemino-1,3,5-triszin, 2-metylthio-4,6-bis-
etylemino-1,3,5-triezin e 2-metylthio-4,6-bisisopropylemino-1,3,5-triazin; herbicidy mo-
Sovinového typu, jeko 3-(3,4-dichlorfenyl)-1,1-dimetylmodovinu, 3—(3,4-dichlorfenyl)-1-
-metoxy-1-metylmodovinu, 1-(alfa,slfe-dimetylbenzyl)-3-p~tolylmodovinu a 1-(2-benzothia-
zolyl)-1, 3-dimetylmofovinu; herbicidy kerbemétového typu jeko isopropyl/N-(3-chlorfenyl)--

-karbemdt a metyl/N-(3,4-dichlorfenyl)karbamét/; herbicidy thiokarbemdtového typu Jako
S-(4-chlorbenzyl)/N,N-dietylthiokarbemét/ a S-etyl/N,N-hexsmetylénthiokarbamdt/; herbicidy
anilidového typu, jeko 3,4-dichlorpropioenilid, 2-chlor-N-metoxymetyl-2’,6 ~dietylacet-
anilid, 2-chlor-2",6 -dietyl-N-(butoxymetyl)acetenilid, 2-chlor-2’,6°-dietyl-N-(n-propoxy-
etyl)acetanilid a N-chloracetyl-N-(2,6-dietylfenyl)glycin-etylester; herbicidy uracilového
typu jeko 5-brom-3-sek.-butyl-6-metyluracil a 3-cyklohexyl-5,6-trimetylénuracil; herbdicidy
typu pyridiniové soli, Jako 1,1'—dimety1-4,4'-bipyridiniumchlorid; herbicidy fosfonového
typu, jako N-(fosfonometyl)glycin, N,N-bis(fosfonometyl)glycin, O-etyl-O-(2-nitro-5-metyl-
fenyl)-N-sek,-butylfosforamidothiodt, S-(2-metyl-t-piperidylkarbonylmetyl)-0,0-di-n~-propyl-
dithiofosfdt a S-(2-metyl-1-piperidylkarbonylmetyl)-0,0-difenyldithiofosfdt; herbicidy
toluidinového typu jeko alfa,slfa,alfa~trifluor-2,6-dinitro-N,N-dipropyl-p-toluidin;
5-terc.~-butyl-3-(2,4~dichlor-5~isopropoxyfenyl)=-1,3,4=-oxadiazolin-2-on, 3~-isopropyl-(1H)-
-2,1,3~-benzothiediazin-(3H)-on-2,2-dioxid, alfa-(beta-neftoxy)propionenilid, 4-(2,4~di-
chlorbenzoyl)-1,3-dimetylpyrazol-5-yl-p~-toluensulfonédt, (3-metoxykarbonylemino)fenyl-3-
-metylfenylkarbemét a 4-amino-3-metyl-6-fenyl-1,2,4-triazin.

K pouZiti jeko herbicidy nebo regulédtory ristu rostlin se sloufeniny podle vyndlezu
mohou michat s jinfmi fungicidy s insekticidy e z tekové sm¥si se olekdvé dokonce syner-
glcky U&inek. PF{klady fungicidd zehrnuji N-(3,5-dichlorfenyl)-1,2-dimetylcyklopropen-1,2-
~dikerboximid, S-n-butyl-/S-p-terc.-butylbenzyldithiokerbonimidét/, 0,0-dimetyl/0-(2,6~-
-dichlor-4-metylfenyl)fosforothiodt/, metyl/1-butylkerbemoyl-1H-benzimidezol-2~yl-kerbe~-
mét/, N-trichlormetylthio-4-cyklohexen-1,2-dikerboximid, cis-N-(1,1,2,2-tetrechloretyl-
thio)-4-cyklohexen-1,2-dikarboximid, polyoxin, streptomycin, zine¥natd sil etylénbisthio-
kerbemétu, zine¥netd sil dimetylthiokerbsmdtu, hofednatéd sil etyleénbisdithiokarbemétu,
big(N,N-dimetylthiockarbamoyl)disulfid, tetrachlorisoftelonitril, 8-hydrochinolin, dodecyl-
guenidinacetdt, 5,6-dihydro-2-metyl-1,4-oxethiin-3-kerboxenilid, N’-dichlorfluormetylthio-
~N,N-dimetyl-N’~fenylsulfemid, 1-(4-chlorfenoxy)-3, 3-dimetyl-1-(1,2,4-trigzol-1-yl)-2-
-butenon, 1,2-bis(3~-metoxyksrbonyl-2-thioureido)benzen, metyl/N-(2,6-dimetylfenyl)-N-
~metoxyacetyl-2-metylglycindt/ e eluminiumetylfosfit.

P¥{kledy insekticidd zshrnujf orgsnofosfore¥né insekticidy, jeko O,0-dimetyl/0-(4-
~nitro-3-metylfenyl)fosforothiodt, 0-(4-kyenofenyl)/0,0-dimetylfosforothiodt/, O-(4-kysno-
fenyl)/0-etylfenylfosfonothiodt/, 0,0-dimetyl/S-(1-etoxykerbemoylmetyl)fosforodithiodt/,
2-metoxy-4H-1,3,2-benzodioxafosforin-2-sulfid, 0,0-dimetyl/S-(1-etoxykerbonyl-i-fenylmetyl)-
fosforodithioét/ s pyrethroidové insekticidy, jeko alfe-kyeno-3-fenoxybenzyl/2-(4-chlorfe-
nyl)isovalerdt/, 3-fenoxybenzyl/2,2-dimetyl-3-(2,2-dichlorvinyl)cyklopropenkerboxyldt/ e
alfe-kyand-3—fenoxybenzy1/2',2'—dimety1-3'—(2,2-dibromviny1)cyklopropankarboxylét/.



7 _ 227340

Vynélez je v detailech ilustrovén déle, v p¥ikladech, srovndvacich piikladech; testo-
vyeh prikladech a p¥fkladech prostiedki.

P¥r{iklad !

Syntéza (~)= a (+)-(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-olu
st¥penim diastereomerniho esteru

Smés 4,3 g (*)=(E)=1=(4=chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol=1-yl)-4,4~dimetyl-1-penten-3-olu
“ 8 8 g (-)-mentoxyacetylchlorid se miché v 50 ml pyridinu za teploty 70 °C po dobu 7 hodin.
Reak¥n{ sm&s se vylije do 200 ml ledové vody a extrahuje 400 ml etylacetétu. Orgenickéd
vrstva se postupn¥ promyje 0,5N kyselinou chlorovodikovou, 200 ml nasyceného vodného roz-
toku hydrogenuhliditenu sodného a 200 ml vody vychlazené ledem, potom se sudf bezvodym
siranem sodnym a odpati za snifeného tlaku. Vyslednd olejovitd surovéd létka se gisti chro-
matogreficky na sloupei silikegelu (150 g silikegelu, vyvijeel rozpouStédlo: sm&s n-hexanu
@ acetonu v pomdru 30:1), Ziskd se 7,4 g (+)~/(E)-1-(4=-chlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol~1~yl)~
-4,4-§imety1-2-penten—3-y1/-(-)-mentoxyacetétu. Po opskované chromatografii na jiném sloup-
ci silikagelu (250 g silikagelu, vyvijeci rozpou3t&dlo: sm&s n-hexsnu, benzenu a acetonu

v pomdru 20:20:1) se ziské 2,6 g (-)-/(E)- 1-(4—chlorfeny1) -2-(1,2,4=-triazol~1-yl)~4,4-di-
metyl-i-penten-3-yl/-(-)~-mentoxyacetdtu (nD 1,5265) jako prvniho eludtu, 3 g diastereo-
merni sm&si esteru, jako druhého eludtu a 1,2 g (+)-/(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol-
-1-y1)-4,4-dimetyl-1-penten-3-yl/-(~)-mentoxyacetdtu (nD5 1,5281) jako koncového eludtu.

_ Sm&s 2,6 g (~)=/(E)=1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol-1-y1)-4,4-dimetyl-1-penten-3~
~yl/-(-)-mentoxyacetdtu a 40 ml 95% vodného roztoku etsnolu s obsahem 0,4 g hydroxidu
draselného se michd za teploty 30 °C jednu hodinu. Reak¥ni smds se vylije do 200 ml ledové
vody a extrshuje 300 ml etylacetdtu. Organickd vrstva se su3i bezvodym siranem sodnym @
odpari za sni¥eného tlaku, Vysledné surové krystaly se rekrystalujl ze sm&si chloridu uhli-
%itého a n-hexanu. Ziské se 1,2 g (~)-(E)=1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol~1~yl)~4,4-di~
metyl-1-penten-3-olu, (a)lz)4 - 16,0 (e = 1, CHCl5); teplota téni 170 at 171 °C. NMMR spektrum
je stejné jeko je uvedeno pro racemdt popseny v srovndvacim p¥fkladg 1.

Podobn& se zpracuje 1,2 g (+)-/(E)—1—(4—chlorfenyl)-2-(1,2,4—triazol~1-yl}—4,4-di—
metyl-1-penten-3-yl/-(-)-mentoxyacetétu a 20 ml 95% vodného roztoku etenolu s obsahem
0,2 g hydroxidu draselného a vysledné surové krystaly se rekrystalujf ze sm&si chloridu
uhligitého a n-hexenu. Ziské se 0,5 g (+)=(E)-1-(4~chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol~i-yl)-4,4-
~dimetyl-1-penten-3-olu, (a)D + 14,0 (¢ = 1,0, CHCl3); teplota téni 169 a% 170 ¢,

Priklad 2

Syntéza (=)~ a (+)=(E)=1~(2,4~dichlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol~1-yl)~4,4-dimetyl-1-penten-
~3-olu ¥tZpenim diastereomerniho esteru

Sm8s 4 g (¥)-(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol~1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-
-olu a 8 g (-)-mentoxyecetylchloridu se miché v 50 ml pyridinu za teploty 70 %¢ 7 nodin.
Reakdnf sm&s se zpracuje stejnym zplisobem jako v pFikladu . Surovd olejovitd létka se
gisti sloupcovou chromstografif (150 g silikegelu, vyvijeci rozpou¥t&dlo: sm&s n-hexanu a
acetonu v pomdru 30:1), Z1skd se 5 g (¥)-/(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol-1-yl)-
-4,4-dimetyl-1-penten-3-yl/-(-)-mentoxyacetétu. Po opakovené chromatografii na jiném sloup-
ci silikagelu (250 g silikagelu, vyvijeci rozpoust¥dlo: sm&s n-hexenu, benzenu a acetonu
v pom&ru 20:20:1) diamstereomerni sm¥s esteru poskytne 1,6 g (-)-/(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-
-2-(1,2,4~triazol-~1-yl)~4,4-dimetyl-1-penten-3-yl/=(- )—mentoxyacetétu (nD8 1,5172) jako
prvni eludt, 2 g diastereomern{ sm¥si esteru, jako druhy eludt a 0,7 g (+)-/(E)-1-(2,4-di~
chlorfenyl)-2-(1,2,4=triazol~1-yl)-4,4-dimetyl-1~penten-3-yl/-(-)~mentoxyacetdtu (nlz)8 =
= 1,5102), jako koncovy eludt.
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Smés 1,6 g (=)=/(E)=-1=(2,4~-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)=-4,4-dimetyl=1=penten-
-3-y1/-(-)-mentoxyacetdtu a 30 ml 95% vodného roztoku etenolu s obsshem 0,2 g hydroxidu
draselného, se michd za teploty 25 °C po dobu 1 hodiny. Reekéni smds se vylije do 200 ml
ledové vody a extrahuje 300 ml etylacetétu. Orgenickd vrstva se sudi bezvodym siranem sod-
nym a odpaifi za sniZeného tleku. V¥sledné surové krystaly se rekrystaluji{ ze smé&si chlori-
du uhli&itého a n-hexenu. Ziskd se 0,8 g (-)-(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol~1-
-yl)-4,4-dimetyl-1=penten=-3-olu, (a)D4 - 31,7 (e =1, CH013), teplota ténf 160 az 161 °C.
NMR spektrum je stejné Jjeko Je uvedeno pro racemédt popsany v srovndvacim pfikladu 2.

Podobn& se zpracuje 0,7 g (+)-/(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2~(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-
-dimety1-1-pepten—3-y1/—(-)-mentoxyacetétu s 20 ml 90% vodného roztoku etanolu s obsshem
0,1 g hydroxidu dreselného a vy¥sledné surové krystely se rekrystalujf ze smdsi chloridu
uhli¥itého a n-hexanu., Ziskd se 0,3 g (+)-(E)-1=-(2,4~dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-
-4,4-dimetyl-1-penten-3-olu, (a)3% + 26,0 (c = 1,0, CHCl3); teplota tént 160 af 161 °C.

P¥ri{iklad 3
Agymetrickd redukce za pouZiti (+)-mentolu

Ke smési 0,4 g (0,01 mol) lithiumaluminiumhydridu vzorce LiAlH4 a8 30 ml tetrahydrofu-

renu se za teploty 10 °C pridé 30 ml tetrahydrofurenového roztoku, kterjy obseshuje 4,4 g
(0,028 mol) (+)-mentolu. Sm¥s se michéd za teploty mistnosti 30 minut a potom se k ni za
teploty -30 OC p#idd 50 ml tetrahydrofurenového roztoku, ktery obsshuje 2,0 g (0,007 mol)
1=(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4=triazol=1~yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-onus Vyslednd smds se miché
2 hodiny a pfitom se udriuje teplota =5 9C. Ke sm¥si se pfidd 5 ml IN kyseliny chlorovo-
dikové, nerozpustny podil se odfiltruje a filtrdt vylije do 300 ml ledové vody a extrahuje

- 500 ml etyléteru. Organické vrstva se postupn& promyje 200 ml nasyceného vodného roztoku
hydrogenuhli&itanu sodného & 200 ml vody zchlazené ledem. Promytd orgenické vrstva se su¥i
bezvodym sirenem sodnym a odpaf{ za sniieného tlaku. Tim se ziskd surovy produkt ve form¥
oleje. Surovy produkt se &isti chromatografii na silikaegelu (100 g silikaegelu, vyvijeci
rozpoust&dlo: sm&s n~hexenu a acetonu v poméru 30:1). Tak se dostane 0,5 g nezreegovaného
ketonu, jeko surového materidlu a ddle se zfskd 1,0 g krysteld (po krystalizaci ze sm&si
chloridu uhliZitého a n-hexanu) (-)-(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-y1)-4;4-di-
metyl-1-penten-3-olu, (a)%6 - 6,0 (e =1, CHCl3).

P¥r¥i{klad 4
Asymetrické redukce za poufiti (+)-2-N,N-dimetylemino-!-fenyletanolu

Ke sm&si 0,4 g lithiumeluminiumhydridu vzorce LiAlH4 a 20 ml etyléteru, za chlazeni
ledem, se prikape 50 ml roztoku 1,75 g (S)-2-dimetylemino-i-fenyletanolu v éteru. Po ukon-
geni pridévéni se smds michd 15 minut, prilemZ se vyvaruje ochlazeni. Ke sm&si se prikape
20 ml etyléterového roztoku 2,54 g N-etylanilinu. Po p¥idéni seé sm&s michd 3 hodiny za tep-
loty mistnosti. Ke sm¥si se p¥ikape za teploty =70 9C 50 ml etyléterového roztoku obsahuji-
ciho 1,13 g (E)=-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-y1)-4,4-dimetyl-1-penten~3-onu.
Sm&s se michd 3 hodiny p#i =73 OC & potom nechd stdt p¥es noc za teploty mistnosti. Ke sm&-
si se pridd 110 ml 2N kyseliny chlorovodikové, aby se zpisobil rozkled. Orgenickd vrstva
se 0dddli, postupnd promyje 100 ml nasyceného vodného roztoku hydrogenuhliitanu sodného
a 100 ml ledové vody, potom vysu3f bezvodym siranem sodnym a odpafi za sni{Zeného tlaku.
Ziskd se 1,26 g krystalického derivdtu triazolylalkoholu, (a)D - 16,6 (¢ = 1,0, CHCl e
Krystalickd slou¥enina se rekrystalizuje ze sm¥si cyklohexenu a metanolu a dostane se 0 4 g
(=)=-(E)=1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-olu, (a)D -

- 28,8 (c = 1,0, CHCl;), teplota téni 160 a% 16 ¢,
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P¥{klad 5

Asymetrickd redukce za pouZitf (+)~2-N-benzyl-N-metylamino-1-fenyletanolu

K roztoku 1,08 g (0,0284 mol) lithiumaluminiumhydridu vzorce LiAlH4 v 85 ml etyléteru,
za chlazeni ledem, se prikepe 22 ml éterového roztoku 6,86 g (0,0284 mol) (+)-2-N-benzyl-
-N-metylemino-1-fenyletanolu a potom 40 ml éterového roztoku 6,90 g (0,0564 mol) N-etyl-
anilinu. Sm#s se mfché za teploty mistnosti 3 hodiny a poté se ochlad{ na -78 %C. Ke sm¥si
se prikepe 55 ml éterového roztoku 2,75 g (0,0095 mol) (E)~1~(4~chlorfenyl)-2-(1,2,4-tri-
azol-1-yl)~4,4-dimetyl-1-penten-3-onus Sm&s se michd za uvedené teploty 3 hodiny a potom
nechd za teploty mistnosti pies noc. Ke sm¥si se potom pfidé 105 ml 2N kyseliny chlorovo-
dikové, ¢im¥ dojde k rozkladu. Organickd vrstve se odd&li, postupn& promyje 100 ml nasyce-
ného vodného roztoku hydrogenuhlilitenu sodného a 100 ml ledové vody, potom vysusd bezvodym
siranem sodnym a odpabi za sniZeného tlaku., Ziské se 2,83 g surového produktu, (a)D - 6,44
(e = 1,05, CHCl3). 2,8 g podil surového produktu se t¥ikrét rekrystalizuje ze sm&si cyklo-
hexanu a metanolu. Ziské se 0,82 g (-)-(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-y1)-4,4~-di-
metyl-1-penten-3-olu, (u)%4 - 14,9 (c = 1,0, CHClB).

P¥{klaad 6
Asymetrické redukce za pouziti (+)-N-metylephedrinu

K roztoku 1,25 g (0,033 mol) lithiumeluminiumhydridu vzorce LiAlH4 ve 40 ml etyléteru,
za chlazeni ledem, se p¥ikape 100 ml etyléterového roztoku obsshujiciho 6,1 g (0,034 mol)
(+)=N-metylephedrinu b¥hem 30 minut. Poté co je priddvéni ukondeno, sm¥s se michd 15 minut
za udrfovéni konstantni teploty. Ke sm&si se prikepe 45 ml etyléterového roztoku obsahuji-
ciho 8,24 g (0,068 mol) N-etylenilinu bdhem 30 minut. Po ukondeni pridévéni se smés michd
za teploty mistnosti 2 hodiny. Ke sm¥si se ddle p¥idd 60 ml etyléterového roztoku obsshuji-
ciho 2,9 g (0,01 mol) (E)=1-(4~-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4~dimetyl~1-penten-3-
-onu za teploty =70 a% -60 OC bhem 15 minut. Sm&s se nechd stét 4 hodiny za udrZovéni tep-
loty -73 %C a potom se pridd 110 ml 2N kyseliny chlorovodikové, aby se dosdhlo rozkladu.
Orgaenické vrstva se odd&lf, postupn¥d promyje 100 ml nasyceného vodného roztoku hydrogen-
uhliitenu sodného a 100 ml ledové vody, potom susi bezvodym siranem sodnym a odpati za
sniZeného tlaku., Ziské se 2,9 g krystald triazolylového derivétu, (a)D - 10,1 (¢ = 1,0,
CHCl ). Podfl krystalﬁ o hmotnosti 2,5 g se rekrystaluje dvekrdt ze sm&si cyklohexanu a
dloxanu a dostene se 0,7 g (=)-(E)=1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4=triazol~1-yl)-4,4-dimetyl-1- -
-penten-3~olu, (a)D - 15,8 (c = 1,0, CHCl;), teplota tén{ 170 az 171 ¢,

P¥*r{klad 7
Syntéza (-)-(E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2—(1,2!4-triazol-1-yl)-4,4—dimetyl-1-penten-3-olu

Preparativni metoda 1

Reakéni teplota: -15 °C

Do 10 ml etyléterového roztoku obsahujfciho 0,18 g (4,7 mmol) lithiumeluminiumhydridu
vzorce LiA1H4 se ptikepe 10 ml etyléterového roztoku obsahujiciho 0,84 g (4,7 mmol) (+)-N-
-metylephedrinu ne teploty mistnosti bzhem 30 minut a sm¥s se déle michd 20 minut. Ke sm&si
chlazené ledem se piikape 10 ml etyléterového roztoku obsshujictho 1 g (9,4 mmol) N-metyl-
enilinu bZhem 30 minut a sm&s se miché za teploty mfstnosti ! hodinu. Reak&ni sm¥s se ochle-

di na teplotu =15 OC @ b¥hem 10 minut se p#idéd 10 ml éterového roztoku obsahujiciho 1 g
(3,1 mmol) (E)-1-(2, 4-dichlorfenyl)-2~(1,2,4~triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-onu a
sm&s se michéd 2 hodiny za teploty -15 °C. Sm&s se potom vylije na 100 ml IN kyseliny chlo-
rovodikové, extrshuje 100 ml éteru, postupn& promyje vodnym roztokem hydrogenuhliéitenu
sodného a ledovou vodou, sud{ bezvodym sirenem ho¥e¥natym a rozpoust&dlo se odeZene za sni-
feného tlaku. Krystalicky zbytek se filtruje za pouZit{ 10 ml n-hexanu a promyje, aby se
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ziskalo 0,98 g (98% vyt&Zfek) vySe uvedené slouleniny, (u)%5 - 28,0 (¢ = 1,0 chloroform).

Preparativni metoda 2

Reak&ni teplota: 25 °C

Do 10 ml etyléterového roztoku obsahujicfho 0,18 g (4,7 mmol) lithiumeluminiumhydridu
vzorce LiAlH, se prikepe 10 ml etyléterového roztoku obsahujiciho 0,84 g (4,7 mmol) (+)-N-
-metylephedrinu za teploty mistnosti b&hem 30 minut a sm&s se ddle michd 20 minut. Ke smé&si
se prikepe 10 ml etyléterového roztoku obsahujfctho ! g (9,4 mmol) N-metylanilinu b&hem
20 minut a sm&s se michd deldfch 20 minut. Ke sm&si se pPfikape 10 ml etyléterového roztoku
obsshujfctho 1 g (3,1 mmol) (E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol-1-yl)~4,4~dimetyl~1-
-penten-3-onu za teploty mistnosti (25 °C) b&hem 5 minut a sm¥s se michd 1 hodinu. Reskdni
roztok se vylije na 100 ml IN kyseliny chlorovodikové a zpracuje stejnym zplisobem jako je
popséno vyse u preparativni metody 1. Zi{skd se 0,98 g (98% vyt¥Zek) zminZné sloudeniny,
(a)g5 - 27,0 (¢ = 1, chloroform).

Srovndvaci p¥ikled 1
Syntéza racemdtu (E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-olu

V 50 ml metsnolu se rozpust{ 2,9 g (0,01 mol) (E)-1-(4-chlorfenyl}-2-(1,2,4-triazol-
-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten=-3-onu, ktery md teplotu tén{ 108 a% 109 °c o je charakterizovén
NMR spektrem uvedenym d4le., K roztoku se p¥idd 0,38 g (0,01 mol) natriumborhydridu, p¥i
udrZovéni teploty reak&éniho systému 20 %C nebo mén&, a to chlazenim ledem. X roztoku, ktery
byl udrfovén na teplot& 20 °C 3 hodiny, se pfidé 1 ml kyseliny octové, aby se doséhlo roz-
kladu. Orgenickd vrstva se extrshuje 100 ml etylacetdétu a extrakt promyje 50 ml 5 % vodného
roztoku hydrogenuhliditenu sodného & susi bezvodym sirenem sodnym. Rozpoust¥dlo se odstrani
destilaci za sniZeného tlaku a potom se odparek rekrystaluje z n-hexanu. Ziské se 2,0 g
(9% vyt&fek) slouleniny uvedené v nadpise, kterd mé teplotu tén{ 153 aZ 155 °C. Elementér-
ni analyza a NMR spektrum (stanoveno na roztoku v deuterochloroformu a vyjédd¥eno se zrete-

lem na hodnotu &) kaZdé slouéeniny je uvedeno dédle.

(E)=1~-(4=chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3~ol:
Elementdrni enalyza pro C15H18N3001:

vypo¥teno: 62,17 % C, 5,58 % H, 14,50 ¥ X, 12,23 % C1,
nalezeno: 62,32 %C, 5,60 % H, 14,41 %N, 12,20 % Cl.

NMR spektruw: 8,11 (1H, singlet, triazolovy proton), 7,90 (1H, singlet, triazolovy pro-
ton), 7,15 (4H, singlet, fenylovy proton), 6,99 (1H, singlet, olefinovy
proton), 0,99 (9H, singlet, butylovy proton).

(E)-1~(4~chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1~yl)~4,4-dimetyl-1-penten-3-ol:
Elementdrni enalyza pro C15H18N3001: '

vypodteno: 61,74 %$C, 6,23 #H, 14,40 % N, 12,15 % Cl,
nalezeno: 61,82 %C, 6,38 % H, 14,38 %N, 12,15 % Cl.

NMR spektrum: 8,52 (1H, singlet, triazolovy proton), 7,98 (1H, singlet, triazolovy pro-
ton), 7,30 (4H, singlet, fenylovy proton), 6,91 (1H, singlet; olefinovy
proton), 4,56 (2H, Siroky singlet, hydroxylovy proton a proton methinové
skupiny védzané na hydroxylovou skupinu), 0,66 (9H, singlet, butylovy proton).



1" 227340
_ Srovnévact pFiklad 2

Syntéza racemdtu (E)~1-(2,4=~dichlorfenyl)=-2-(1,2,4=triazol=1-yl)-4,4~dimetyl~1-penten-3-
-olu

K 50 ml metanolového roztoku obsahujiciho 3,2 g (E)-1-(2,4-dichlorfenyl)-2-(1,2,4~
-triszol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-onu, ktery md teplotu téni 92 a% 93 °C a je charak-
terizovén NMR spektrem uvedenym ddle, se pfidé 0,5 g natriumborhydridu, a to za chlazeni
ledem. Sm&s se potom miché za teploty mfstnosti 3 hodiny a zpracuje jako v referendnim
p¥ikledu 1. Ziskd se 2,6 g titulni sloudeniny o teplot¥ téni 148 a% 149 °C,

NMR spektra jsou uvedena déle ze ziPetelem na hodnotu § zm&fenou v deuterchloroformo-
vém roztoku.

(E)-1-(2;4-dichlorfenyl)~-2-(1,2,4-triazol-1-yl)~4,4~dimetyl-1-penten-3-on:

8,30 (1H, singlet, triazolovy proton), 8,04 (1H, singlet, triazolovy proton), 7,45
(1H, multiplet, fenylovy proton), 7,26 (2H, multiplet, fenylovy proton), 7,22 (1H,
singlet, olefinovy proton), 0,97 (9H, singlet, butylovy proton).

’(E)-1-(2,4-dich10rfeny1)-2-(1,2,4~triazol—1-yl)-4,4—dimety1-1-penten—3-ol:

8,45 (1H, singlet, triazolovy proton), 7,97 (1H, singlet, triazolovy proton), 7,80
(3H, multiplet, fenylovy proton), 6,80 (1H, singlet, olefinovy proton), 4,35 (2H,
Ziroky singlet, hydroxylovy proton a hydroxylovd skupine vézené na methinovy proton),
0,63 (9H, singlet, terc.-butylovy proton).

P¥{iklad 8

Syntéza (+)-(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazgol-1-yl)-4,4~dimetyl-1-penten-3-olu asyme-
trickou redukeci

V 40 ml etyléterového roztoku obsshujicfho 1,25 g (0,033 mol) lithiumeluminiumhydridu
vzorce LiA1H4, ktery Je ochlazen ledem, se piikape b&hem 30 minut 100 ml etyléterového
roztoku obsashujiciho 6,1 g (0,034 mol) (~)-N-metylephedrinu., Sm&s se potom miché za teplo-
ty mistnosti 15 minut. Ke sm¥si se poté pi¥ikepe bshem 30 minut 45 ml etyléterového roztoku
obsahujiciho 8,24 g (0,068 mol) N-etylenilinu a vyslednd sm¥s se michéd za teploty mistnosti
3 hodiny. Ke sm&si se ddle pridd 60 ml etyléterového roztoku obsshujfctho 2,9 g (0,01 mol)
(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dinetyl-1-penten~3~-onu bshem 12 minut za
‘teploty =70 a% =67 %C a smds se miché p¥i =73 o 3 hodiny za adiabetickych podminek. Sm¥s
se nechd stdt pfes noc p¥i teplotd mistnosti a ke sm&si se pFidd 110 ml 2N kyseliny chlo-
rovodikové, aby se provedl rozklad. Odd3lend orgaenické vrstva se promyje 100 ml nasyceného
vodného roztoku hydrogenuhli&itanu sodného, potom 100 ml ledové vody, su3fl bezvodym sira-
nem sodnym a odpeff za sni{Zeného tlaku. Ziské se 3,0 g krystalt triazolylalkoholického de-
rivétu, (3% + 9,0 (e = 1,0, cHo1y).

Podfl ziskesnych krystald o hmotnosti 2,5 g se rekrystaluje dvakrdt ze sm¥si cyklohexa-
nu a dioxenu. Ziskd se 0,81 g (+)~(E)-1-(4-chlorfenyl)-2-(1,2,4~triazol=-1-yl)=4,4-dimetyl~
-1-penten-3-olu, ()3* + 15,7 (c = 1,0, CHC1;), teplota ténf 169 a% 170 °C, NMR spektrum
Je identické se spektrem racemdtu uvedenym ve srovndvacim p¥ikladu 1.
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P¥1klad 9

Syntéza (+)-(E)-I-(2,4-dichlorfeny1)-2-(1,2,4-triazol-1-y1)-4,4—dimety1—1~penten-3-olu
asymetrickou redukci

Chirdlni komplex kovu s vodikem se vyrobi podobnym zpisobem jako v prikladd 1 tim, Ze
se prid4 20 ml etyléterového rozioku obsehujfciho 0,63 g lithiumaluminiumhydridu vzorce
LiAlH4 a 50 ml etyléterového roztoku s obsahem 3,05 g N-metylephedrinu a potom 20 ml etyl~-
éterového roztoku obsehujfctho 4,12 g N-etylenilinu. K vyhodnému roztoku se za teploty
-70 °C pridd 30 ml etyléterového roztoku, kter§ obsahuje 1,62 g (E)-1-(2,4—dichlorfenyl)-
—2—(1,2,4-triazol-1-y1)-4,4-dimety1-1-penten—B-onu. V§slednd sm&s se miché za teploty
-73 °C 5 hodin za adiabatickych podminek a nechd stét pfes noc za teploty mistnosti.

Ke smdsi se pridd 60 ml 2N kyseliny chlorovodikové, aby se doséhlo rozkladu. Orgenickd
vrstva se promyje postupng 100 ml nesyceného roztoku hydrogenuhliZitanu sodného a 100 ml
vody zchlazené ledem, susi bezvodym sirenem sodnym a odpafi za sniZeného tleku, aby se
zigkelo 1,82 g surovych krystald. Ty se t¥ikrét rekrystaluji ze smdsi cyklohexanu a meta~
nolu, Ziskéd se 0,41 g (+)-(E)-1-(2,4—dichlorfeny1)-2r(1,2,4-triazol-1-yl)—4,4-dimetyl—1-
-penten-3-olu, (2)2% + 29,2 (¢ = 1,0, CHCl3), teplota téni 160 ak 161 ¢, NMR spektrum je
identické se spektrem racemédtu popsenym ve srovndvacim p¥ikladu 2.

P¥{klad 10

Asymetrickd redukce za pou¥iti (-)-mentolu

K O,i%k 0,01 mol) lithiumaluminiumhydridu vzorce LiAlH4 rozpultdném ve 30 ml tetra-
hydrofurenu se :pFfidd za teploty 10 9¢ 30 ml roztoku 4,4 g (0,028 mol) (-)-mentolu v tetra-
hydrofuranu. Sm&s se potom miché ze teploty mistnosti 30 minut. Za teploty -30 °C se ke.smi-
si pridd 50 ml roztoku 2,0 g (0,007 mol) te(4-chlorfenyl)=~2-(1,2,4-triazol-1~yl)-4,4-di-
metyl-1-penten-3-onu v tetrahydrofurenu., Sm&s se potom miché 2 hodiny ze udriovéni teploty
-5 9C, Poté se ke sm¥si pFidé 5 ml N kyseliny chlorovodikové a nerozpustné létky se od-
strant filtraci, Filtrdt se vylije do 300 ml ledové vody a extrshuje 500 ml etyléteru.
Orgenickd vrstva se promyje 200 ml nasyceného roztoku hydrogenuhli&itanu sodného, potom
200 ml ledové chladné vody, susi bezvodym siranem sodnym a odpa¥{ za sniZeného tlaku, aby
se ziskel surovy olejovity produkt. Tento surovy produkt se &istf frakcionaci chromatogra-
ficky na sloupci silikagelu (100 g silikegelu, vyvijeci rozpoutddlo: smds n-hexanu a ace-
tonu v pom&ru 30:1). Dostene se 0,5 g nezreagovené ketonové sloudeniny, kterd se ziskd
zp&t a 1,3 g krystald (+)-(E)-l-(4-chlorfeny1)—2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4;4-diﬁetyl-l-penten-
-3-0lu. Po krystalizeci ze smdei chloridu uhliZitého a n-hexanu: (a)%6 + 5,0 (e =1, CHC13).

Pri1kxlad W

Asymetrickd redukce za poufitdl (=)=borneolu

K 0,2 g (0,0053 mol) 1ithiumeluminiumhydridu vzorce LiAlH4 rozpuiténému ve 30 ml tetrae-
hydrofurenu se p¥idd za teploty 0 °¢ 30 ml roztoku 2,4 g (0,0155 mol} (+)-borneolu v tetre~
hydrofuranu. Smés se potom miché za teploty mistnosti 50 minut. Ke smési ase pPidéd 0 o
30 ml tetrehydrofuranového roztoku obsshujiciho 1,0 g (0,0034 mol) (E)-1-(4=chlorfenyl)-
~2—(l,2,4—triazol-1-yl)-4,4-dimety1-1—penten-B-onu. Poté se smds miché za teploty mistnos-
ti 3 hodiny. Ke sm&si se p¥idd 0,5 ml 1N kyseliny chlorovodikové a nerozpustnd ldtky se od-
filtrujf, filtrdt se nelije do 300 ml ledem chlezené vody & extrshuje 500 ml etyléteru.
Organickd vrstva se promyje 200 ml nasyceného vodného roztoku hydrogenuhliditanu sodného,
potom 200 ml ledem chlazené vody, sus{ bezvodym siranem sodnym a odpefi za sni{Zeného tlaku,
aby se ziskala surové olejovité substence. Surové substence =2 frakcionaci ¥isti sloupco-
vou chromatografif{ na silikagelu (100 g silikegelu, vyvijeci rozpoust&dlo: smés n-hexanu a
acetonu v pom¥ru 30:1). Dostene se 0,4 g nezreagovené ketonové slouXeniny, kterd se zigkd
zpét a 0,45 g krystald (+)—(E)-1-(4—chlorfeny1)—2—(1,2,4atriazol—1-yl)-4,4-dimety1—1—penten—
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-3-0lu. Po krystalizaci ze sm¥si chloridu uhliZitého a n-hexenu: ( )%4 + 3,2 (c=1, CH013).
Uzitedné vlastnosti derivétd (-)-triszolylalkoholu podle tohoto vyndlezu jsou ddle ilustro-
vény v detailech v souvislosti s testovymi p¥iklady provedenymi na (=)-(E)=-(4-chlorfenyl)-
-2-(1,2,4-triazol-1~yl)~4,4-dimetyl-1-penten-3-olu (slou¥enina &, 1) ziskeném v p¥fkladu !

a (=)=(E)=1-(2,4~dichlorfenyl)~2-(1,2,4-triazol-1-yl)-4,4-dimetyl-1-penten-3-olu (sloude-
nina &. 2) ziskené v prikladu 2, za pouZitf referen¥nich vzorkd odpovidajfcich derivétd
(+)-triazolylalkoholu zi{skenych v p¥ikladech 1 a 2 (sloudeniny.&. 3 a 4) & racemdtd ziska-
nych ve srovndvacich p¥ikladech 1 a 2 (slouleniny &. 5 a 6),

Testovy piiklad 1

Potlafeni réstu houby

Prostiedi{ obsshujici 5 g polypeptonu, 20 g sladového extrektu, 20 g sachardzy a 20 g
agaru na litr vody se zah¥ivé, aby vznikla kapelina. Ke zkapalnénému prostiedi se piidd
predem stanovené mnoZstvi zfed&ndho vzorku testovené sloudeniny ve form& emulgovatelného
koncentrdtu tek, Ze se udriuje koncentrace kafdého vzorku v prostiedi na pfedem stanovené
drovni. Po pe¥livém promichéni se prosti¥edf vylije na Petriho misku za vzniku egarové des-
ky. Poté co egar ztuhne, naolkuje se suspenzi kolonie nebo konidia testované houby, Druh
houby a inkubadnf doba (&asové obdobi od naolkovéni do pozorovéni) Jsou uvedeny ddle. Inku-
badni teplota je 20 °C pro Venturias insequalis a 28 °C pro ostatni houby.

Druh houby Zkratka Inkubadni doba
(dny)

Helminthosporium gremineum Hg 6
Penicillium itelicum Pi 6
Venturia inasequalis Vi i

Valsa mali . Vm 4
Mycosphaerella melonis Mm 4 .
Diaporthe citri De 6
Ustilago nuda Un 6
Verticillium albo-atrum Va 7
Septoria tritici St R
Cercospora beticola Cb 7

Inhibiéni d¥inek testované sloudeniny na rdst houby se hodnotf podle koncentrace, kte-
ré potladuje 90 % rdstu mycelia (ED90). Jak je zdejmé z vysledkd uvedenych v tabulce 1,
bylo zJisténo, Ze derivéty triazolylalkoholu podle tohoto vynélezu (slouleniny &. 1 a 2) .
vykazujil z¥eteln¥ lep3i antifungdlni spektrum, ve srovndni s derivéty (+)-triazolylalkoholu
(slouZeniny &. 3 a 4) a racemdty (slouleniny & 5 a 6),

Tabulka 1

Koncentrace v ppm, kterd potladuje 90% rdst kolonie (ED90)

Druh houby Sloudenina podle vynélezu Referen®ni{ sloulenina
go 1 d. 2 . 3 . 4 &. 5 g, 6
Hg 1,5 1,5 > 25,0 > 25,0 6,0 6,0
Pi 0,1 0,2 > 25,0 >25,0 0,4 1,0

Vi <0,1 <0,1 25,0 25,0 0,1 0,1
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pokradovéni tabulky 1

Druh houby Sloudenina podle vyndlezu Referenéni sloudenina

g 1 g. 2 e 3 &, 4 g. 5 &, 6
Vm 0,1 <0,1 >25,0 > 25,0 0,4 0,1
Mn 0,3 0,2 >25,0 > 25,0 1,3 1,0
De 0,4 1,0 > 25,0 > 25,0 5,0 5,0
Un 5,0 5,0 > 25,0 > 25,0 5,0 - 5,0
Va 0,4 0,4 >25,0 >25,0 1,3 ‘ 1,3
St 0,4 0,1 - >25,0 >25,0 1,0 : 0,4
Cb 0,4 0,4 > 25,0 > 25,0 1,5 1,5

Testovahy ptiklaed 2
Ridicf W&inek na skvrnitost podzemnice olejné

Do 85 ml plastickych koi#end¥l nepln&nych pfs¥itohlinitou pidou se zaseje podzemnice
olejnd (var. Semi-upright) v mnoZstvi 1 semeno na koFfend® a semena se kultivujl ve skleni-
ku s klimatizaci za teploty 25 aZ 30 °C po dobu 12 and, sby se ziskaly mladé semend¥ky
podzemnice olejné vyrostlé do stedia tretfho listu. V tomto stadiu se na list nast¥iké
z#edsny roztok emulgovatelného koncentrdtu kaZdé tetované sloudeniny v mno%stvi 10 ml na
korend&. Po oschnuti na vzduchu se semenddky nao¥kuji Cersospora personata a potom piikry-
31 listem polyvinylchloridového filmu, aby se udrZela vlhkost a nechajl stdt ve skleniku
s klimatizacf za teploty 25 aZ 30 %C. Aby se vyvinulo plné nepadeni chorobou, semendéfky
se ddle kultivuji 10 dnf ve sklenfku, Listy kafdého semendélku se potom podrobi kontrole
na p¥iznaky choroby & Setnost se vypo¥itd timto zpisobem:

Objevené zmény vzniklé onemocn¥nim na sledovaném listu se t¥fdi do 5 ukazateld, to Je
0, 0,5, 1, 2 a 4 a rozsah choroby se vypo¥ftd podle vztahu uvedeného déle.

Index Projevujfci se zm¥na vznikld onemocnnim.
0 Nepozoruli se Zddné kolonie eni zmény vyvolané onemocndnim.

0,5 Na povrchu listu se pozoruji kolonie nebo zmény vyvolené onemocnénim men3i neZ
5 % plochy, vztafeno na celkovy povrch listu. .

1 Na povrchu listu se pozoruji kolonie nebo zmdny vyvolené onemocnénim men3i neZ
20 % plochy, vztaZenc na celkovy povrch listu.

2 Na povrchu listu se pozorujf kolonie nebo zm¥ny vyvolaend onemocndnim men3i neZ
50 % plochy, vztafeno na celkovy povrch listu. '

4 Na povrchu listu se pozorujil kolonie nebo zminy vyvolané onemocn¥&nim na 50 % plo=-
chy nebo na plose v&t3f, vztaZeno na celkovy povrch listu.

> (index x podet listd)
Procento po¥kozeni = x 100
(podet kontrolovenych 1listd) x 4

Potom se hodnota Pfzeni dosdhne na zdklad¥ této rovnice:
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poskozeni v oBetfeném prostoru
Hodnota ¥{zenf (%) = 100 - x 100
poSkozeni v kontrolnim prostoru

Jek je uvedeno v tabulce 2, v¥sledky testd ukazujf, Ze derivédty (-)-triazolylalkoholu
vykazuj{ mnohem v&t3{ ¥fdief d¥inek, ve srovnénf s derivdty (+)-triazolylslkoholu a race-
méty. -

Tabulka 2

Sloulenina &. Koncentrace u¥inné sloiky Hodnota ?fzeni
(ppm) (%)

51ouéeniny'podle vyndlezu:

1 ' 12,5 100
3,1 100
2 12,5 100
3,1 100

Referen®ni sloudeniny:

3 . 12,5 0
: 3,1 0
4 12,5
3,1 0
5 12,5 ) 9N
3,1 40
6 12,5 97
3,1 50

Testovany p¥fklaed 3 .
Ridiet @¥inek (kurativni y&inek) na monilidzu p¥enice p#i testu na mladych semenddeich

Do 85 ml plastickych kofend¥d napln&nych pls¥itohlinitou pldou se vyseji{ semena pSeni-
ce (var. Norin ¥, 61) v mnoZstvi 10 e% 15 semen na ko¥end¥ a kultivujf 7 dnf ve sklenfku
s klimatizaci p#i teplotd 18 a% 23 °c. Nechajf se vyrist mladé semend&ky p3enice, a% se vy-
vinou do stedia prvniho listu. Semend¥ky v tomto stadiu se zemo¥{ Puccinia recondita a ne-
chajf stdt ve vlhké komore pri 23 °C po dobu 16 hodin, aby do3lo k infikeei houbou. Rost~
liny sé\potom postiikajf z¥eddnou emulzf testovand slouleniny v mnoZstvi 10 ml na kotensdd.
Kotendfe se semenddky se udrZujil p#i konstentni teplotd komory 23 °C, kultivuji se 10 dn{
pod zé¥enim fluorescendni Zérovky a .pozoruji se p¥fzneky choroby na prvnim list&, Metods
zkouSeni piiznakd choroby a vypo&tu hodnoty ¥{zeni jsou stejné jako v testovém prd{kladu 2,

Jak je uvedeno v tabulce 3, vysledky testd ukezujf, Ze derivéty (-)-triazolylalkoholu
vykazuj{ mnohem vy$3{ ¥idici Udinek, ve srovnéni nejen s derivdty (+)~triazolylalkoholu
ale také racemdty.
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Sloudenina &. 4 : Koncentrace d&inné sloZky Hodnota rizeni
(ppm) (%)
Sloufeniny podle vyndlezu:
1 _ 0,8 100
0,2 ’ 100
2 0,8 , © 100
0,2 100

Referendni slouleniny:

3 . 0,8 0
0,2 0
4 0,8 0
0,2 0
5 0,8 84
0,2 57
6 0,8 90
0,2 © 70

Testovy p¥iklad 4
Kontrolni idinek (kurativni u&inek) na strupovitost jabloni pfi testu ne semend¥cich

Do 85 ml plastického kofendle napln&ného pis¥itohlinitou pidou se vysejl 2 nebo 3 se-
mena jablon¥ a kultivuje se v komote opatfené klimatizacl za teploty 23 af 28 °C po dobu
30 dni, aby se ziskaly semenéZky ve stadiu &tvrtého nebo Zestého listu. SemendZky v tomto
stediu se infikuj{ Venturia inaequalis a ponechaji stét ve vlhké tmavé komofe (relativni
vlhkost 90 % nebo vys81) za teploty 15 9c, aby do&lo k zamo¥eni houbou. Stvrtého dne poté
se korené¥ky postfikajl na list z¥eddnym vodnym roztokem testovend slouleniny ve formé
emulgovatelnsho koncentrdétu v mnofstvi 10 ml na korend¥. Kofend¥e se ponechajl 20 aZ 21 dnt
p¥i konstantni teplot& komory 15 °C pod um¥lym osv&tlenim s pFi zvlh&ovéni, Listy se potom
podrobl stanoven{ p¥iznekld choroby. Stanoveni nepadeni chorobou a vypofet hodnoty #{zen{
se provédsji jeko v testovém p¥ikledu 2.

Jak je ziejmé z tabulky 4, vysledky testd ukazujl, Ze F{dici d¥inek derivatd (=)-tri-

azolylalkoholu je mnohem v¥t81 ne# u derivétd (+)-triszolylalkoholu a rovndk v&ts1 nei
u racemétu.

Tabulka 4

Sloulenina &. Koncentrace G&inné sloZky . Hodnota Fizeni
(ppm) (%)

Slou¥eniny podle vynélezu:

1 3,1 : 100
0,8 50
2 3,1 100

0,8 100
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pokrafovéni tabulky 4 .

Slou&enina &, Koneentrace ¥inné elofky Hodnota rfzeni
(ppm) (%)

Referen&ni sloudeniny:

3 3 0
0,8

4 31 0
0,8 0

5 3,1 87
0,8 0

6 3,1 95
0,8 20

Pro porovnéni jsou ddle uvedeny vysledky zkoudek d¥inku regulujicfho rist rostlin a
herbicidnfho uZinku. Jak se ukazuje, uvedené udinky derivétd (+)~triazolylalkoholu a race-
métu jsou mnohem vEt3l ne? W¥inky derivétd (-)-triazolylalkoholu.

Testovy p#ikled 5

Test retardace (zpomalenf) ristu p3enice

Do 85 ml plastikového ko¥end&e napln&ného piséitohlinitou pddou se vyseje 10 aZ 15
semen pXenice (var. Chikugo &. 2), kterd byla mo¥ena ve vodném zfed&ném roztoku testované
sloufeniny ve form§ emulgovatelného koncentrétu a kultivuje se za *fzené teploty 18 a%

23 % po dobu 7 dni, Potom se zm&#{ délka listu a stanovi se procento prodlouZfeni ve srov-
néni s délkou listu z kontrolnfho ko¥endde.

délka rostliny na oSet¥end plose
ProdlouZeni (%) = x 100

délka rostliny ne kontrolni plo¥e

Vysledky testu jsou uvedeny v tabulce 5. Bylo zjisténo, Ze retardadni udinek na rast
rostlin projevujici se u derivéty (=)-triazolylalkoholu je mnohem men&f ne? u&inek derivd-
td (+)-triazolylalkoholu nebo racemdiu.

Tabulka 5

Sloulenina &. Koncentrace (ppm) Délka rostliny ProdlouZent
v kapalin& (mm) (%)
k oSetrent

Slouleniny podle vyndlezu:

1 12,5 95 69
3,1 115 83
2 12,5 133 96
3,1 138 160
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pokraéqvéni tabulky 5

Sloudenina &. Koncentrace (ppm) Délka rostliny Prodloufeni
' v kapalind (mm) : (%)
k' odetieni

Referenn{ sloueniny:

3 12,5 45 33

3,1 61 44

4 12,5 75 54

3,1 95 - 69

5 12,5 62 45

3,1 83 60

6 12,5 90 65

3,1 105 76

Kontrolni stanoveni - 138 100
(neodetieno)

UZite#né vlestnosti derivétd (+)=triszolylalkoholu jsou popsény déle v detailech
s ohledem na n¥které prikledy testd provedenych s (+)~(E)-1-(4-chlorfeny1)—2-(1,2,4-tri—
nzol-I-yl)-4,4-d1mety1-1—penten-3-olem (sloutenina ¥. 3), ziskenym v prikledu 1 e (+)=(E)=-
-1—(2.4Qdichlorfsnyl)-(1,2,4-triazol—1—yl)-4,4-dimety1-1-penten-3-olem (sloudenina &. 4),
ziskenym v pFfikladu 2, zae pou%iti referenénich vzorkd odpovidajicich derivétd (=)=triazolyl-
alkoholu, ziskenjch v pfikladech 1 a 2 (slouteniny &, 1 a 2) a raceméty ziskanych ve srov-
névacich prikladech 1| a 2 (sloudeniny & 5 a 6).

) Tesiovy pfiklad 6

Test zskrslosti na pot-mum

Pot-mum (var. Paragon) se kultivuje v 12,2 cm hlin¥ném kotend¥i naplnéném 500 g umglé
pidy sestévajici z mo¥ského pisku, horské hliny e rageliny. Dva tfdny po vyseti se rostliny
prepichuji tek, aby se trikrdt provedlo pozorovéni kmene. Dva tydny po prepichéni, kdy Jiz
zatalo puleni se testovand sloufenina, zfed¥nd ne predem stanovenou koncentraci, aplikuje
ne rostlinu. Retarda&ni ¥&inek na rist se kontroluje 42 dni po aplikeci. Vysledky Jsou uve-
deny v tabulce 6. U¥inek se hodnoti timto zpisobem: rozd{l mezi vyskou rostlin v dobd po-
ufitf chemikdlie a vyskou rostlin ¢typicdtéhodruhého dne po aplikaci se zaznamené a vyjéari
Jjako index prodlouZeni, ktery je procentem 2 uvedeného ro@dilu vztainym ne podobny rozdil
u neodetienéno korend¥e. Udaje uvedené v tabulce 6 predstavuji stfedni hodnoty z trojiho
opakovéni. ’

Vsechny testovené sloueniny vykazuji potlateni délky nosného Xlénku a sniZenf délky
rostlin, aviak fytotoxicita,_jako nekréza nebo chlordza se nepozoruji a rovnd% zelené zbar-
" veni listd se stévd sytdJjsLi. Derivéty (+)-triazolylelkoholu (slouteniny &. 3 a 4) meji mno-
hem v&tdi d&inek'zpisobujiel zakrnéni ve srovnéni s derivéty (=)-triazolylelkoholu (slou-
teniny %, 1 a 2) a siln¥Jsi u¥inek ve grovndni s racemdty (slouleniny & 5 a 6).
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Tabulka 6

Sloudenina &, Koncentrace roztoku Index prodlouZeni
pouZitého k o¥eteni (%)

(ppm)

Sloudeniny podle vyndlezu:

200 15

3 100 23
50 39

200 48

4 100 79
50 N

Referendni{ sloudeniny:

200 88

1 100 94
50 p 103

200 v 90

2 100 101
50 103

200 21

5 100 42
50 . 78

200 63

6 100 95
50 101

Testovy pFiklad 7
Test retardace b¥inych vyhonki na semenddcich jablond

SemendéZky jabloné (var. Golden Delicious) vysézené do 18 cm hlindného kobendde se pro-
Yefe a kultivuji ve sklenfku. T¥i t¥dny po objeveni se b&Zného puleni se vzrostld Z4st
rostlin Uplné oBet¥{ kapalnym prost¥edkem testovend sloudeniny v pFedem stanovené koncent-
raci pomoci rudntho rozstdikova&e, Strndct dni po ofietFeni se zm&*{ délka b&inych vyhonkd
a stanovi se prodlouZeni z rozdilu mezi uvedenou délkou a délkou v dobd chemického oSetie-
ni. Pro ka%dé chemické oZetent se pou#ijf dva ko¥endée s rostlinemi a délka, kterd na-
rostla se stanovi na 4. af 6. vyhonku. Vysledky v primérné hodnot# Jsou uvedeny v tabul-
ce 7. Derivdty (+)-triazolylalkoholu vykazuji mnohem v&t31 d&inek potlafujici rist, ve
srovnéni s derivéty (-)-triazolylslkoholu a racemdty.,
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Tabulka 7
Test retardace b&%nych vyhonkd provedeny na jablonich

Sloudenina &. Koncentrace kapaliny ProdlouZeni
pou¥ité k odetbeni
(ppm) : (mm) (%)
Sloufeniny podle vyndlezu:
100 "33 18
3 ‘ 50 64 36
25 79 44
100 120 67
4 50 147 82
25 163 ‘ 91
Referen¥ni slouleniny:
100 189 106
1 . 50 168 94
25 185 103
100 m 96
2 50 : 176 . 98
25 180 101
100 65 36
5 50 8 44
25 93 52
100 160 89
6 50 172 96
25 172 96
Kontrolni stanoveni - 179 100

(neoSeti¥eno)

Testovy priklad 8

Test retardace ristu trévy na trévnicich

1/5 000 Wagneriv kofendd naplnény horskou pidou se oseje semeny trévy na tr&vniky
(var. Seaside grass)s Po pokryti pidou se semena kultivujl ve sklenfku. Po | mdsicli se tré-
va sest¥ihne ve vysi | cm od zem¥ a jak 1ist, tak pdda se oBet¥i predem stenovenym mnoZ-
stvim chemického prostredku zae pouzit{ rudniho rozatfikovele. Dva tydny po oBet¥eni se sta-
novi vzrist trévy, potom se tréva op&t ostfihd a v kultivaci se pokrafuje dalsi 4 tydny.
Vjsledky zkoudek provédsnych po 2 tydnech (prvni zkouseni) a tybech tydnech (druhé zkou-
Seni) od o¥etfeni jeou uvedeny v tabulce 8, Pfi srovnéni s derivéty (=)=triazolylalkoholu
a raceméty, derivéty (+)-triazolylelkoholu vykazuji mnohem v&t3L d¥inek.
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Tabulka 8

Test retardace rdstu trdvy na trévnfcich

Sloudenina PouZité mnoZstvi Rist trévy na trévnicich (cm)
(g/ha) prvni obdobi druhé obdob{ celkem
Slou&eniny
podle vyndlezu:
1 000 1,0 0,5 1,5
3 500 ' 1,3 0,5 1,8
' 250 1,5 1,0 2,5
» 1 000 2,0 3,0 5,0
4 500 3,0 35 6,5
250 3,8 4,8 8,6
Referenén{ slouZeniny:
1 000 4,3 8,0 12,3
1 500 4,5 8,5 13,0
250 5,0 9,0 14,0
1000 4,5 8,5 13,0
2 500 4,5 9,0 13,5
250 5,0 9,0 14,0
1 000 1,5 1,0 , 2,5
5 500 1,8 2,0 3,8
250 2,0 3,0 5,0
» 1 000 2,5 3,3 5,8
6 500 3,8 3,3 7,1
250 4,0 6,0 10,0
Neo8etieno - 5,0 9,0 14,0

Testovy p¥ikled 9
Korend&ovy test na jeZmeni nahém

1/2 000 Wegnerovy korendde se naplni pidou z ryfovist¥ ze zorané vrstvy, kterd se
prosela sitem se ¥tvercovymi otvory 1,5 x 1,5 cm., Jako zékladniho hnojiva se pouZije hno-
Jiva na bdzi modoviny, p*i eplikaci v poudru N:PZOS:KZO = 1,3:1,3:1,3 g kotendd. Do kofe-
néfe se 5. prosince vyseje 12 semen Jefmene nehého (var. Hinodehadaeka). Semena se kultivu-
Ji ve skleniku. Kdy% vzejdou semendlky a vyrostou na vysku ndkolika centimetri, semenddky _
se Jednoti na Best rostlinek na korend®. Na zaddtku prodlouZeni nosného ¥lénku (15, tnora)
se nast¥ikd p¥edem urdené mnoistvi chemického prostifediu ne povrch pidy a v kultivaci se
ddle pokraduje a% se doséhne doby #ni (21, kv&tna), kdy se zm&¥{ vy8ka rostlin, podet kla-
st a hmotnost vyloupaného je&mene. V¥sledky zkousky Jsou uvedeny v tabulce 9, A¥koliv
vBechny testovené sloudeniny zplisobuji zekrn¥ni, podporovéni ristu ko¥{nku s maji d&inek
zvySujicl vynos, derivdt (+)-triazolylalkoholu vykazuje mnohem lep8{ W¥inek, ve srovnéni
s derivédtem (-)-triazolylalkoholu a 8ilngjsL Wdinek zplisobujics zekrnéni, ve srovnéni s ra-
cemdtem,
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Tabulka 9

Kotenddovy test na jeimeni nehém

Sloudenina &. PouZité mnoZstvi Polet klasl Vyske rostlin Hmotnost vyloupsa-
déinn? 14tky (na ko¥endd) (cm) ného Jjedmene
(g/he) (g/kovendd) (%)
Sloud&eniny
podle vyndlezu:
3 100 58,0 64,7 1,7 18
500 60,0 50,4 66,2 109
4 100 48,3 79,7 64,6 107
500 53,3 72,3 62,4 103
Referendni
slouleniny:
1 100 46,7 88,7 60,0 99
500 48,7 75,3 61,2 101
2 v 100 45,0 86,1 59,6 98
500 46,7 | 82,4 59,8 99
3 100 57,7 76,4 74,3 123
500 ‘ 60,0 54,3 67,3 111
4 100 47,4 83,5 63,1 104
500 49,0 80,1 62,4 103
NeoSetfeno - 45,3 85,9 60,6 100

Testovy priklaed 10
Test potla¥eni plevele v horské padad

1/1 000 Wagnerovy kot'endle se neplni pidou smichanou se semeny rosi¥ky krvavé, laskav~
ce zeleného a merliku. ZPed&nd vodnd emulze obsehujici predem etenovené mnozstvi testované

' sloufeniny se aplikuje pomoci ruéniho rozstiikovale na oSetfoveny povrch pﬁdy; Po oZet¥eni

se semendlky Fepy cukrovky (var. Monohill) ve stadiu p¥ti listd p3stovemé v papirovych ko-

tendéich prenesou do Wagnerovych kofené¥d a p&stuji ve skleniku. U¥inek potlaleni plevele

a fytotoxicita testovené slouleniny se pozoruje dvacdtého dne od oSet¥eni. Vysledky pozo-

rovéni jsou uvedeny v tabulce 10. . ' -

Hodnoceni d&inku potla¥eni plevele se provédf{ klasifikaci ziskanych vyhledkﬁ v Besti-
stupnové stupnici od 0 do 5.

Fytotoxicita se hodnoti podobnd.

Stupen potlaZeni plevele %

0 a2 9
10 a% 29
30 aZ 49
50 a% 69
70 a% 89
90 a% 100

[V N R
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Tabulka 10
Test potla¥enf plevele v horské pddd

Sloudenina &, Pougité1 U¥inek potladujict plevel Fytotoxicita
" mnoZstv pro Pepu
Rosil&ka Laskavec Merlik
(g/ha) krvave ‘zeleny cukrovku
SlouZeniny
podle vyndlezu:
3 2 000 5 5 5 0
1 000 5 5 5 0
4 2 000 5 . 5 5
1 000 4 5 ' 5
Referenini
sloudeniny:
1 2 000 4 4 5 0
1000 3 3 4 - 0
2 2 000 3 3 3 0
) 1 000 3 3 3
5 2 000 5 5 5 0
1 000 4 5 5 0
6 2 000 4 5 5 0
1 000 4 T4 5 0

Vysledky testu fungicidniho W¥inku sloulenin podle vynélezu jsou popsédny déle pro
informaci. Fungicidni U¥inek derivétd (+)-triazolylalkoholu je mnohem v&t3{ ne% \Zinek de-
rivétd (-)-triazolyialkoholu»a racemétu,

PF{klad prost¥edku 1
Popra¥

2 d11y sloufeniny &. 1, 88 dild hlinky a 10 df13 mastku se pellivé promiché mletim na
formu popradového prostfedku, ktery obsahuje 2 % W&inné létky.

Priklad prostiedku 2
Poprad

3 dfly slou¥eniny &, 2, 67 dfld hlinky a 30 d{1d mastku se pellivé promiché mletim na
formu popra¥ového prostiedku, ktery obsshuje 3 % d¥inné lédtky.
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Priklad prostrediu 3
Smé¥itelny préSek

30 aild sloudeniny ¥. 1, 45 dil8 rozsivkové zeminy, 20 d£13 koloidniho oxidu kiemidi-
tého, 3 dily smé¥edla (leaurylsulfdtu sodného) a 2 dfly dispergeZntho prostfedku (lignin-
sulfondtu vépenatého) se dikladn¥ promiché mletim na formu smé¥itelného prédkového pro-
stredku, ktery obsahuje 30 % u¥inné latky.

Pr{klad prostfedku 4
Smé&itelny prések

50 df1d slouZeniny &. 2, 45 4113 rozsivkové zeminy, 2,5 4113 smé¥edla (elkylbensen-
sulfondtu vépenatého) a 2,5 dild dispergainiho prost¥edku (ligninsulfondtu vépenatého)
ge dikladnd promfchéd mletim ne formu smé¥itelndho pré#kového prostfedku, ktery obashuje
50 % y&inné létky.

Priklad prost¥edku 5
Emulgovatelny koncentrét

10 d£1d slouZeniny &. 1, 80 dfld cyklohexenonu a 10 df14 emulgdtoru (polyoxyetylén-

alkylaryléteru) se smiché na formu emulgovatelného koncentrdtu obasshujiciho 10" % ydinné
1ldatky. )

P*ikled prostfedku 6
Granule

5 d£18 hmotnostnich slouleniny &. 2, 40 4fld hmotnostnich bentonitu, 50 d{1d hmotnost~
nich hlinky a 5 a{ld nmotnostnich ligninsulfonétu sodného se dikladnd promichd rosmlni¥nim,

Vjslednd amds se mele s dostateinym mnofstvim vody, potom se granuluje a sudl, aby se zis-
kel ‘granulovany prostiedek.

P¥iklad prostiedku 7
Popral

2 afly sloueniny ¥. 3, 88 d{ld hlinky a 10 {13 mestku se diklednd promiché mletim
na formu popralového prostfediu, ktery obsahuje 2 % u¥inné ldtky. : )

Priklad prostfedku 8
Poprad

3 dfly sloudeniny &. 4, 67 d11d hlinky a 30 df1d mastku se dikladnd promiché mletim
na formu popradového prostiedku, ktery obsmhuje 3 % u¥inné ldtky.
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Priklad prostredkﬁ 9
Smdéitelny prédek

30 d11% sloudeniny &. 3, 45 d11d4 rozsivkové zeminy, 20 d118 koloidniho oxidu k¥emii-"
tého, 3 dfly smddedla (laurylsulfdtu sodného) a 2 dily disperga®niho prostiedku (lignin-
sulfondtu vépenatého) se dikladnd promichd mletfm na formu smé&itelného préskového pro-
st¥edku, ktery obsehuje 30 % G¥inné 1létky.

Pr{klad prostiedku 10
Smé&itelny prédek

50 df14 sloudeniny &. 4, 45 d{l) rozsivkové zeminy, 2,5 d11) sméZedla (alkylbenzen-
sulfondtu védpenatého) a 2,5 dfl4 dispergainiho prostfedku (ligninsulfondtu vépenatého)
se dikladn® promichd mletim na forma smé¥itelného prédkového prostfedku, ktery obsahuje
50 % W&inné létky.

P¥{klad prosti¥edku 11
Emulgovatelny koncentrét

10 d{1d sloudeniny &. 3, 80 d1l3d cyklohexanonu a 10 df1d emulgétoru (polyoxyetylén-
alkylaryléteru) se smichd na formu emulgovatelného koncentrétu obsehujfctho 10 % W¥inné
14tky.

P¥{klad prostiedku 12

Granule

5 d11d hmotnostnich slouleniny &. 4, 40 d1l1d hmotnostnich bentonitd, 50 4118 hmotnost-
nich hlinky a 5 d11d hmotnostnich ligninsulfondtu sodného se dikladn& promiché rozm¥lninim,
potom dikladn¥ mele s vodou, grenuluje a suli na formu grenuloveného prost¥edku.

P¥iklad prostiedku 13
Kapalny prost¥edek

0,05 d1ld hmotnostnich sloudeniny &. 3, 1 dil hmotnostni povrchovd aktivai ldtky
“Hymal 1009" (vyrdbi firme Matsumoto Yushi Co.), 1 df1 hmotnostnf neionogennfho emulgdtoru
"Newcol 560", 2,5 413 hmotnostnich cyklohexenonu a 95,45 dfld hmotnostnfch vody se pro-
michéd na formu kapalného prosti¥edku,
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PREDMET VYNALEZU

1. Fungicidni prostfedek, vyznadujici se tim, Ze Jjeko UZinnou létku obsahuje derivét
-triazolylelkoholu obecného vzorce 1 ‘

Ci
OH CHjy
X SH_C-cH (n
%] 3
J'-QEN CHy
L

kde

X znemend atom vodiku nebo atom chloru a hv&zdifke ozneduje asymetricky atom, ktery md
optickou aktivitu (-).

2. Zpdsob podle bodu ! pro vyrobu U¥inné létky obecného vzorce I, kde X mé shora uve-
deny vyznem a hvdzdi¥ke oznaluje asymetricky atom uhliku, kterdé mé optickou aktivitu (-)
vyznafujfci se tim, Ze se derivéty triazolylketonu obecného vzorce II

Cl

x 9 CH3 ’ (I1)

kde
X ' mé vySe uvedeny vyznam,

agymetricky redukujf chirdlnim redukénim ¥inidlem modifikovaného lithiumaluminiumhydrido-
vého typu. :



	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS

