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Vynidlez popisuje nové substituované ox-
iminoacetanilidy, zplisob jejich vyhoby, ja-
koZ i jejich pouZiti jako prostfedkii k poti-
rani $kidcd, zejména jako fungicidd.

Jak je jiZz dlouhou dobu zndmo, pouZivaji
se p¥i ochrang rostlin v zemé&délstvi a za-
hradnictvi jako fungicidy, zejména ethylen-
-1,2-bis-dithiokarbamdat zinetnaty a N-tri-
chlormethylthiotetrahydroftalimid. Tyto slou-
Ceniny maji mezi obchodnimi preparaty vel-
ky vyznam [viz R. Wegler, ,Chemie der
Pflanzenschutz- und Schédlingsbekdmpfung-
smittel”, sv. 2, str. 65 a 108, Berlin(Heidel-
berg)New York (1970]. Ufinek t&chto latek
v3ak pii jejich aplikaci v niZ§ich mnoZstvich
neni vZdy zcela uspokojivy.

Déle je znamo, Ze nékteré isonitroso-kyan-
acetamidové derivdty (viz DE-OS 2312956
a americké patentni spisy &islo 3 919 284,
3957 847 a 4188 401) a alkoxykarbonylethyl-
-N-halogenacetylaniliny (viz DE-OS &islo
2 350 944) maji fungicidni vlastnosti. I v t&ch-
to pripadech neni Géinnost zmingnych latek
pti jejich aplikaci v niZz3ich mnoZstvich vZdy
uspokojivd a ve vy$8ich koncentracich mo-
hou tyto slou€eniny poskozovat rostliny.

Nyni byly nalezeny nové oximinoacetanili-
dy obecného vzorce I
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()
ve kterém

Rl znamena alkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku,

R? predstavuje alkylovou skupinu s 1 a%
4 atomy uhliku,

R? predstavuje atom vodiku nebo methy-
lovou skupinu a

RS znamen alkoxyalkylovou skupinu s 1
az 4 atomy uhliku v alkoxylové a 1 aZ 3 ato-
my uhliku v alkylové &4sti, alkoxykarbonyl-
alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v
alkoxylové a 1 aZ 3 atomy uhliku v alkylo-
vé Césti, péti- nebo Sesti¢lenny, pres atom
uhliku nebo dusiku napojeny heterocyklyl-
alkylovy zbytek s 1 a# 4 atomy uhliku v al-
kylové asti, ktery miZe obsahovat do 3 ato-
mil dusiku, do 2 atom@ kysliku nebo do 2
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atomifl dusiku a 1 atom kysliiku, bicyklohete-
rocyklylalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku v alkylové &asti, obsahujici do 3 ato-
mi dusiku a celkem nejvySe 10 &lend kru-
hu, pfitemZ heterocyklické zbytky mohou
byt déle substituovdny alkylovou skupinou
s 1 aZ 2 atomy uhliku nebo ketoskupinou,
hydrogenovany furanonovy zbytek nebo zby-
tek vzorce

I T
—CH—0—N=C—C0—NH:2
kde :

R® predstavuje atom vodiku, methylovou
nebo ethylovou skupinu.

Substituované oximinoacetanilidy obecné-
ho vzorce I podle vynédlezu se mohou vysky-
tovat v riiznych stereochemickych forméch.
Obecny vzorce I zahrnuje vSechny tyto moZ-
né formy a jejich smési.

Déale bylo zjisténo, Ze substituované ox-
iminoacetanilidy shora uvedeného obecného
vzorce 1 se ziskaji tak, Ze se substituovany
acetanilid obecného vzorce 11

R!
7\ ~R® R*
N ,
CO-CH-X
RZ

ve kterém

R1, R?, R4 a R6 maji shora uvedeny vyznam
a

X pFedstavuje chlor, brom, jod nebo sulfo-
nyloxyskupinu,
nechd, popFipads v Fedidle, reagovat s ami-
dem 2-kyan-2-oximinooctové kyseliny vzor-
ce III

CN

I
HO—N=C—CO—NHz

4

ve formd soli s alkalickym kovem nebo Ko-
vem alkalické zeminy, nebo v pFitomnosti
akceptoru protond.

Predmd&tem vyndlezu je fungicidni prostfe-
dek, vyznadujici se tim, Ze jako u¢innou 14t-
ku obsahuje alespoii jeden shora definova-
ny substituovany oximinoacetanilid obecné-
ho vzorce I, jakoZ i vy3e uvedeny zplisob vy-
roby t&chto téinnych latek.

Nové substituované oximinoacetanilidy o-
becného vzorce I maji silné fungicidni vlast-
nosti. Tyto je moZno pouZivat protektivné,
kurativng a eradikativng. Mimoto vykazuji
tyto sloudeniny systemické nebo/a lokosyste-
mické vlastnosti. Slou&eniny podle vynélezu
se prekvapivé vyznacuji lepsi snésitelnosti
pro rostliny ne? zndmé derivaty isonitroso-
kyanacetamidu. Oproti dithiokarbamétim a
N-trichlormethylthiotetrahydroftalimidu ma-
ji latky podle vynélezu vyhodu, vzhledem
ke svému kurativnimu a eradikativnimu d-
¢inku.

Sloudeniny podle vyndlezu, vzhledem K
fetnym moZnostem svych vyhodnych biolo-
gickych aplikaci predstavuji tudiz cenné o-
bohaceni dosavadniho stavu techniky.

Daldim zésadnim aspektem vyndlezu je,
7e poskytuje nové a&inné latky s cennymi
vlastnostmi pro praxi v dobg&, kdy starsi a-
ginné latky pozbyvaji pro trh vyznam, pro-
to¥e u 3kadct se na né& vyviji rezistence.

V soutasné dobé& i pra blizkou budoucnost
tedy existuje vyrazné pot¥eba novych fungi-
cidd,

Ze substituovanych oximinoacetanilidli o-
becného vzorce I podle vynélezu jsou zvl4st
vyhodné ty latky, v nichZ

R! znamend methylovou nebo ethylovou
skupinu, v

R? pPedstavuje methylovou nebo . ethylo-
vou skupinu,

R4 znamend atom vodiku a

RS mé& shora uvedeny vyznam.

PouZiji-li se pFl préci zplsobem podle vy-
nélezu jako vychozi latky napiiklad N-n-bu-
toxymethyl-N-(2,6-dimethylfenyl)-2-chlor-
acetamid a amid 2-kyan-2-oximinooctové ky-
seliny, a triethylamin jako akceptor proto-
nf, je moZno prib&h reakce popsat nasle-

(i) dujicim reak&nim schématem:
CH
> CHsOC,Hgn T
N + HO-N= C“C.O"NHZ_——-—V
~CO-CH,Ct
CHa
CH,
+(CyHg)yN /CHEOCH ™
~ O I
.__Hc.L CO"CHE "N-’-‘C‘ CO“'NHZ

CH,
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Substituované acetanilidy, pouZivané jako
vychozi latky pi#i praci zptisobem podle vy-
nélezu, jsou obecn# definovany shora uve-
denym vzorcem II. V tomto obecném vzorci
maji symboly R! aZ R4, RS a X vyznamy uve-
dené jiZ v souvislosti s popisem sloudenin
obecného vzorce 1.

Substituované acetanilidy obecného vzor-
ce II jsou zndmé nebo je lze ziskat princi-
pidlné zndmymi postupy, napi¥iklad reakci
N-substituovanych anilint s halogenidy ky-
selin, nebo také reakci sekudérnich acet-
anilidt se sloudeninami obecného vzorce

X—RS

ve kterém

X a R5 maji shora uvedeny vyznam,
popiipadé za podminek fazového pienosu
(viz naprikiad evropsky patentni spis &islo
29 011, americky patentni spis &. 3 997 326,
némecky patentni spis & 2328 340 a DE-0S
¢islo 2 405 510).

Nékteré sloudeniny odpovidajici obecné-
mu vzorci

X-—R6

jsou rovnéZ nové, stejn& jako p¥isluiné vy-
chozi latky k jejich vyrob& a spadaji rov-
néZ do rozsahu tohoto vyndlezu. Jedna se
0 slou€eninu vzorce

O0—N
o
C'l-CH& N\N

kterou lze pfipravit z rovn&Z nového hydro-
xymethylderivatu reakci s thionylchloridem.
Slou€eniny obecného vzorce Ila

RS CN
| 1
,CH-0~N=C~CO-NH,
RA‘
SNCO~CH-X
(11a.}

1

R?

ve kterém )

RI, R?, R4, R® a X maji shora uvedeny vy-
znam, které jsou mj. rovn&Z pot¥ebné jako
vychozi latky pfi préci zplisobem podle vy-
ndlezu, lze ziskat napfiklad reakci sloude-
niny obecného vzorce VI

1 58
CH-Hal
N R
Z\CO~CHwX
R

R

(V)

ve kterém

8

RY, R2, R4 R8, Hal a X maji shora uvede-
ny vyzonam, s derivitem 2-Kyan-2-oximino-
octové kyseliny shora uvedeného vzorce Il
a akceptorem protont, napfiklad triethyl-
aminem, v inertnim rozpoust&dle, jako v a-
cetonitrilu nebo toluenu, p¥i niZii teplots,
napiiklad pri teplotd od —20 do 0°C.

Amid 2-kyan-2-oximinooctové  kyseliny
vzorce III, pouZivany pri préci zpiisocbem
podle vyndlezu, je zndmy a lze ho pfipravit
zndmymi postupy [viz Ber. 42, 736 aZ 741
(1909); 54, 1334 (1921); americky patentni
spis ¢. 4188 401].

Jako Tedidla pro prédci zplisobem podle
vynalezu prichdzeji v uvahu vSechna orga-
nicka rozpoustédla inertni vl reakénim
slozkam, s vyhodou polarni rozpoustédla, na-
priklad acetonitril, aceton, chloroform, ben-
mid, dimethylsulfoxid, chlorbenzen, ethyl-
acetat, dioxan, methylethylketon, methylen-
chlorid a tetrahydrofuran a nepoldrni roz-
poustédla, naptiklad toluen.

Reakci 1ze pop¥ipadé uskutetnit rovné? ve
smésich tvofenych vodou a organickym roz-
poustédlem s vodou misitelnym, nebo v he-
terogennich systémech sestdvajicich z vody
a rozpoustédla s vodou bud viibec, nebo jen
¢astedné misitelného.

Jako ¢inidla vézajici kyselinu je moZno
pouZivat organické béze, s vyhodou tercidr-
ni aminy, napfiiklad chinolin, dimethylben-
zylamin, N,N-dimethylanilin, ethyldicyklohe-
xylamin, ethyldiisopropylamin, pikolin, py-
ridin a triethylamin, nebo 1ze derivaty 2-ky-
an-2-oximinooctové kyseliny nasazovat k re-
akci ve formeé soli s alkalickym kovem nebo
kovem alkalické zeminy.

Reakce podle vynélezu se provadi pi¥i tep-
loté 0 aZ 14 °C, s vyhodou 60 a¥ 110 °C. P¥i
pouZiti vody jako Fedidla se pracuje pri tep-
loté zhruba o 70 °C vys8i, neZ je teplota tuh-
nuti vodného roztoku, s vyhodou pfi teplots
40 aZ 60 °C.

Zptsob podle vynalezu je moZno provadét
napiiklad nésledovnég:

K disperzi, popfipadé k roztoku amidu 2-
-kyan-2-oximinooctové kyseliny obecného
vzorce III v Fedidle se pridd moldrni mnoz-
stvi tercidrniho aminu, p¥i€emZ mtZe dojit
k vzniku soli. PouZivaji-li se soli amidu 2-
-kyan-2-oximinooctové kyseliny s alkalicky-
mi kovy nebo kovy alkalickych zemin, lze
je k reakci predloZit v inertnim rozpousts-
dle. K této vychozi latce se pak prida substi-
tuovany acetanilid obecného vzorce II, s vy-
hodou rozpusdtény v redidle. K urychleni re-
akce je moZno pridat k reakZni smési malé
mnozstvi jodidu. Po ukonéeni reakce se sub-
stituovany oximinoacetanilid obvyklym zpii-
sobem izcluje a v pFipad& potfeby vyéisti.

V zavislosti na reakénich podminkach re-
zultuji afinné latky podle vyndlezu bud v
krystalické formé&, nebo zlistavaji rozpouits-
ny v organickém rozpoustédle, z nghoZ je
lze izolovat po promyti roztoky vodou opa-
trnym odpafenim roztoku nebo pFiddnim
méné polarniho organického rozpoustédla,



236787

7

jako cyklohexanu, dibutyletheru, butylace-
tatu nebo tetrachlormethanu. V nékterych
pFipadech je nutno rozpou$tédlo misitelné
s vodou po provedené reakci odstranit od-
pafenim ve vakuu.

jsou-li slou€eniny podle vynédlezu rozpusté-
ny v rozpou$tédle misitelném s vodou, lze
je napfiklad vysréZet rovnéZ piidénim vo-
dy. Pokud to zvlastni podminky zpracovani
dovoluji, roztoky u&innych latek podle vy-
néalezu, popripadsd suspenze téchto ufinngch

......

bé& okyseli.

Slougeniny podle vynélezu se v nékterych
piipadech pFi vy38i teploté rozklddaji, tak-
7e nelze vidy presnd zjistit jejich teploty
tani.

Uéinné latky podle vynélezu vykazujl sil-
ny mikrobicidni t¢inek a lze je v praxi po-
uZivat k potirdni neZddoucich mikroorganis-
mil. Popisované tfinné 1atky jsou vhodné k
upotiebeni jako &inidla k ochrané& rostlin.

Fungicidni prost¥edky se p¥i ochrané rost-
lin pouZivaji k potirdni hub z tfidy Plasmo-
diophoromycetes, Qomycetes, Chytridiomyce-
tes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomy-
cetes a Deuteromycetes.

Vzhledem k tomu, Ze rostliny afinné lat-
ky podle vyndlezu v koncentracich potieb-
nych k potirani houbovych chorob rostlin
dobfe snéSeji, 1ze tyto sloudeniny pouZivat
k oSetFovani nadzemnich &&sti rostlin, saze-
nic a semen, jakoZ i k oSetfovéani pidy.

Jako ¢inidla k ochrané rostlin je moZno
Géinné latky podle vyndlezu se zvlast dobry-
mi vysledky pouZivat k potiréni hub z tiidy
Oomycetes, napiiklad k potirdni pilivodce
plisné bramborové na brambordch a rajca-
tech (Phytophtora infestans).

Popisované sloueniny vykazuji vysokou
kurativni a protektivni uacinnost. Déale u
nich byly zji$tény dobré tfinky proti bakte-
rifm.

Uginné latky podle vyndlezu nejen Ze ma-
ji dobré vlastnosti vynikajicich sougasnych
obchodnich preparéti, ale oproti nim maji
jestd vyrazné vyhody. Tyto pFednosti spoci-
vaji v prvé fadé ve schopnosti slouenin po-
dle vyndlezu pronikat do rostlin. Tyto latky
mohou byt pfijimdny povrchem semen, Ko-
Feny, jakoZ i nadzemnimi ¢dstmi rostlin po
povrchovych aplikacich. Popisované sloue-
niny majl rovnéZ vyhodnou schopnost piiso-
bit lokosystemicky, tj. plisobit hlobkové v
rostlinné tkani a tak nifit plivodce houbo-
vych chorob, ktefi jiZz do tkdn& uZitkové
rostliny pronikly.

U¢inné latky se mohou pfevdd&t na ob-
vyklé prostfedky, jako jsou roztoky, emul-
ze, suspenze, prasky, pény, pasty, granula-
ty, aerosoly, pfirodni a syntetické latky im-
pregnované Géinnymi ldtkami, malé &éstice
obalené polymernimi latkami a obalovaci
hmoty pro osivo, dale na prostfedky se za-
palnymi pfisadami, jako jsou koufové pat-
rony, koufové dozy, koufové spirdly apod.,
jakoZ i na prostredky ve formé& koncentratd

t& rozpousStédlo, se sla-

8

G¥inné latky pro rozptyl mihou za studena
nebo za tepla.

Tyto prostiedky se pFipravuji Zznamym
zplisobem, napfiklad smisenim uginné latky
s plnidly, tedy kapalnymi rozpoustédly, zka-
palngnymi plyny nachéazejicimi se pod tla-
kem nebo/a pevnymi nosnymi latkami, po-
pFipad& za pouZiti povrchové aktivnich ¢i-
nidel, tedy emulgatord nebo/a dispergétord
nebo/a zpéilovacich ¢inidel. V pripadé po-
vziti vody jako plnidla je moZno jako po-
mocna rozpou$tédla pouZivat napfiklad ta-
ké organickd rozpoudtddla. Jako kapalnd
rozpoustédla prichdzeji v podstaté v uva-
hu: aromaty, jako xylen, toluen nebo alkyl-
naftaleny, chlorované arométy nebo chloro-
vané alifatické uhlovodiky, jako chlorben-
zeny, chlorethyleny nebo methylenchlorid,
alifatické uhlovodiky, jako cyklohexan ne-
bo parafiny, napiiklad ropné frakce, alko-
holy, jako butanol nebo glykol, jakoz i je-
jich ethery a estery, ddle ketony, jako ace-
ton, methylethylketon, methyisobutylketon
nebo cyklohexanon, silnd polarni rozpoudté-
dla, jako dimethylformamid a dimethylsul-
foxid, jakoZ i voda. Zkapalnénymi plynnymi
plnidly nebo nosnymi latkami se mini tako-
vé kapaliny, které jsou za normélni teploty
a normélnfho tlaku plynné, napriklad aero-
solové propelanty, jako halogenované uhlo-
vodiky, jakoZ i butan, propan, dusik a kys-
li¢nik uhli¢ity. Jako pevné nosné latky pri-
chédzeji v tivahu: p¥irodni kamenné moucky,
jako kaoliny, aluminy, mastek, kiida, kTe-
men, attapulgit, montmorillonit nebo ki'eme-
lina, a syntetické kamenné moulky, jako
vysoce disperzni kyselina kiemicitd, kysli¢-
nik hlinity a kFemi¢itany. Jako pevné nos-
né latky pro pfipravu granuldtd prichézeji
v tivahu drcené a frakcionované pFirodni
kamenné materidly, jako védpenec, mramor,
pemnza, sepiolit a dolomit, jakoZ i syntetic-
ké granuldty z anorganickych a organickych
mouéek a granulaty z organického materia-
lu, jako z pilin, skofdpek kokosovych ofe-
chfl, kukuFi¢nych palic a tabdkovych ston-
kil. Jako emulgétory nebo/a zp&iovaci &ini-
dla prichdzejl v tivahu neionogenni a anio-
nické emulgdtory, jako polyoxyethyleneste-
ry mastnych kyselin, polyoxyethylenethery
mastnych alkoholfi, napfiklad alkylarylpo-
lyglykolether, alkylsulfondty, alkylsulfaty,
arylsulfonédty a hydrolyzdty bilkovin a jako
dispergatory naptiklad sulfitové odpadni
louhy s obsahem ligninu a methylceluloza.

Je tfeba podotknout, Ze kromé zpracova-
ni na shora uvedené prostiedky je moZno
sloudeniny podle vyndlezu zpracovavat na
vhodné prostfedky rovnéZ v kombinaci se
sachardzou, dextrézou, dextriny, bezvodym
siranem vapenatym nebo hemihydrdtem si-
ranu vdpenatého, jakoZ 1 v kombinaci s kar-
boxylovymi Kkyselinami, napfiklad s Kyseli-
nou fumarovou nebo 4-hydroxybenzoovou,
nebo také v kombinaci se slab& kyselymi
iontomé&niki.

Prostfedky mohou obsahovat adheziva, ja-
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ko karboxymethylcelulézu, pfirodni a synte-
tické préskové, zrnité nebo latexovité poly-
mery, jako arabskou gumu, polyvinylalkohoi
a polyvinylacetat.

Dale mohou tyto prostiedky obsahovat
barviva, jako anorganické pigmenty, nap¥i-
klad kyslitnik Zelezity, kysli¢nik titani¢ity
a ferrokyanidovou mod¥, a organickd barvi-
va, jako alizarinovd barviva, azobarviva a
kovovd ftalocyaninova barviva, jakoZ i sto-
pové prvky, naptiklad soli Zeleza, manganu,
boru, médi, kobaltu, molybdenu a zinku.

Koncentraty obsahuji obecnd mezi 0,1 a
95 % hmotnostnimi, s vyhodou mezi 0,5 a
96 % hmotnostnimi, G&inné latky.

Utinné latky podle vyndlezu mohou byt
v koncentratech nebo v riiznych aplikaé-
nich forméch obsaZeny ve smési s jinymi
znamymi GCinnymi ldtkami jako fungicidy,
baktericidy, insekticidy, akaricidy, nemato-
cidy, herbicidy, ochrannymi latkami proti
ozobu ptéky, rlstovymi latkami, Zivinami
pro rostliny a ¢inidly zlepSujicimi strukturu
pady.

U¢inné latky podle vyndlezu je moZno a-
plikovat jako takové, ve formé koncentrati
nebo z nich dal$im Fed&nim pFipravenych
aplikagnich forem, jako piimo pouZitelnych
roztokl, emulzi, suspenzi, praskii, past a
granuldtd. Aplikace se provadi obvyklym
zplisobem, napfiklad zdlivkou, namédenim,
postrikem, zamlZovanim, odpafovanim, inji-
kaci, natirdnim, popraSenim, pohazovanim,
mofenim za sucha, za vlhka, za mokra ne-
bo v suspenzi, nebo inkrustaci.

P¥i pouZiti a&innych latek k oSetfovani
nadzemnich ¢asti rostlin se mohou jejich
koncentrace v aplikovatelnych prostFedcich
pohybovat v Sirokém rozmezi. Tyto koncen-
trace obecné& leZi mezi 1 a 0,001 % hmotnost-
niho, s vyhodou mezi 0,5 a 0,001 % hmot-
nostniho.

PFi o3etfovani osiva je obecnd zapotrebi
na kazdy kilogram osiva pou#it 0,001 a¥ 50
grami, s vyhodou 0,01 a# 10 g G&inné latky.

Pri oSetfovédni plidy je zapotfebi pouzivat
tCinné latky v mistd, kde se ma docilit da-
ného a¢inku, v koncentracich od 0,00001 %
hmotnostniho do 0,1 % hmotnostniho, s vy-
hodou od 0,0001 aZ 0,02 % hmotnostniho.

18
Zplsob vyroby G&innych 1atek ilustruji na-
sledujici pfiklady provedeni, jimiZ se v3ak
rozsah vyndlezu v Zadném sméru neomezu-
je. vl

Priklad 1

CH,
7NN CN
X 0-CHO-p- 0
CH, CO-CHz0-N=C~CO-NH

K 7,91 g 2-kyan-2-oximinocacetamidu a 200
grami dimethylsulfoxidu se p¥Fida 7,1 g tri-
ethylaminu. Po 30 minutach se p¥idéd 20,6 g
N-{tetrahydrofuran-2-on-3-yl}-N-(2,6-dime-
thylfenyl)-2-chloracetamidu a smés se 7 ho-
din zah¥ivd na 115 °C. Priib&h reakce se sle-
duje chromatografii na tenké vrstvé silika-
gelu za pouZiti smé&si kyseliny octové, ethyl-
acetatu a toluenu jako rozpoustédlového
systému. Vé&tSina dimethylsulfoxidu se od-
destiluje za tlaku 20 Pa a k destilaénimu
zbytku se pridd ethylacetat a voda. Ethyl-
acetatovy roztok se tFikrat promyje vodou
a po vysuSen{ siranem sodnym se odpafi ve
vakuu. Krystalizaci odparku z diisopropyle-
theru se ziskd 20,8 g 2-kyan-2-[ (N-/2,6-di-
methylfenyl/-N-tetrahydrofuran-2-on-3-yl/}-
aminokarbonylmethoximino Jacetamidu o tep-
loté téani 201 aZ 203 °C. Po prekrystalovani
ze smési toluenu a diethylketonu (7:1) taje
produkt pri 203 aZ 204 °C.

Analogickym zpiisobem se pFipravi nésle-
dujici sloufeniny obecného vzorce I

1
R Ré
/ i
N R CN
R3 AN { {
p2 CO~CH~O~N=C~CO-N;‘»IL,

(1)
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a) Priprava meziproduktu pro praci postu-
pem podle prikladu 6

C,Hs

CH 0
3
CH )
/ Z 0

~ CO—CHZCL
CHy

K roztoku 19,9 g N-[ (5-ethyl-1,3-dioxan-5-
-yl)methyl]-2,6-dimethylanilinu v 50 ml
chlorbenzenu se p¥i teploté 5°C piida 6,4 g
chloracetylchloridu. Smés se 2 hcdiny za-
hiivd na 80°C, pfifemZ se k ni vidy po 1
hodin& znovu pfidd dal3ich 3,2 g chloracetyl-
chloridu. Vyslednd smés se jesté 5 hodin za-
hiiva na 100 °C, pak se odpafi ve vakuu, zby-
tek se rozpusti v xylenu a roztok se dvakrat
promyje vodou s pridavkem malého mnoz-
stvi kyseliny octové. Xylenovy roztok se vy-
sudi siranem sodnym, dvakrat se rozmicha
s prepardtem Tonsil optimum a odpali se ve
vakuu. Odparek o hmotnosti 22,6 g pomalu
zkrystaluje a trituruje se s peroletherem.
Vysledné krystaly se vysudi ve vakuu p¥i
teploté 60 °C, ¢imZ se ziskd krystalicky pro-
dukt o teploté& tani 99 °C, jehoz IC spektrum
(chloroform) obsahuje pii 1680 cm~! pas
pro seskupeni N—CO.

al) Priprava vychozi latky

& NH—CH}@
CHy

Smés 82,3 g 5-ethyl-1,3-dioxan-5-ylmethyl-
-toluensulfonétu, 106 g dimethylformamidu,
121 g 2,6-dimethylanilinu a 40 g uhligitanu
draselného se 16 hodin zah#ivd na 163 a¥
169 °C. Reakéni smés se zPed! toluenem, pro-
myje se vodou, odpafi se ve vakuu a zbytek
se podrobi destilaci. Frakce vrouci p#i 126 °
Celsia/4 Pa obsahuje 11,6 g N-[(5-ethyl-1,3-
-dioxan-5-yl)methyl]-2,6-dimethylanilinu.

b} Priprava meziproduktu pro praci postu-
pem podle p¥ikladu 7
0

A~

FHs cH-N" N
CH;
NN s

i CO-CH,C1

12

Smés 19,8 g N-chloracetyl-2,6-dimethylani-
linu, 200 ml methylenchloridu, 100 ml 45%
chloridu a 22,5 g 2-chlormethyl-3-ox0-4,5-
-pentamethylen-1,2,4-triazol-5-inu se 0,5 ho-
diny intenzivné& michd pii teploté& 40 °C, pak
se k ni pfida 600 m! tolueny, vyslednd smés
se nekolikrat promyje vodou, vysu$i se si-
ranem sodnym, rozmichd se s preparatem
Tonsil optimum a odpa¥i se ve vakuu. Odpa-
rek se rozpusti v 600 ml! horkého xylenu a
k roztoku se pfidd smés 100 ml dibutyiethe-
ru a 200 ml petroletheru, p¥i¢emZ vykrysta-
luje N-(2,6-dimethylfenyl)-N-{3-0x0-4,5-pen-
tamethylen-1,2,4-triazol-5-in-2-ylmethyl }-
chloracetamid. Tento materidl se oddgli a
po promyti petroletherem se vysusi. Produkt
taje pfi 128 °C.

b1) Priprava vychozi latky

1
N gy

CICHZ N

K roztoku 21,7 g 2-hydroxymethyl-3-0x0-
-4 5-pentamethylen-1,2,4-triazol-5-inu v 50 ml
chloroformu obsahujictho 1 kapku dime-
thylformamidu se p¥i teploté 3 °C piida 29 g
thionylchloridu. Reakéni smés se nechd bez
chlazeni 4 hodiny stdt, nadeZ? se odpafi ve
vakuu. Vysu3enim pevného zbytku pf¥i 30 °C/
/10 Pa se ziskd 23,3 g 2-chlormethyl-3-ox0-
-4,5-pentamethylentriazol-5-inu.

b2) Pfiprava vychoziho materidlu

0

h’OCH-_"NJ\N"\ i
A= (G

Do 290 g 24,2% roztoku formalinu se pri
teploté 24°C v 5 davkdch pridd 199 g 4,5-
-pentamethylen-1,2,4-triazol-5-in-3-onu. Smés
se 3,5 hodiny michd, pak se zfiltruje, filtrat
se zfedi 120 ml vody a extrahuje se tFikrat
vzZdy 300 ml chloroformu. Chloroformovy
roztok se vysu$i siranem sodnym, odpari se
ve vakuu a odparek se vysu3i pFi 60°C/10
Pa. Ziska se 204,8 g 2-hydroxymethyl-3-oxo-
-4,5-pentamethylen-1,2,4-triazol-5-inu o tep-
loté tani 104 °C.

Nasledujici priklad ilustruje fungicidni -
finnost sloutenin obecného vzorce I podle
vyndlezu. Jako standardni srovnavaci latka
se pouZiva slou€enina niZe uvedeného vzor-
ce A.
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- H ?Hso o
M 3 CH-C-0-C,Hg
72
C-CH C1
CH O

(A)
P¥fklad A

Test protektivni t&innosti na pliseil brambo-
rovou (Phytophthora infestans)/rajce

Rozpoustédlo:
4,7 dilu hmotnostniho acetonu

emulgétor:

0,3 dilu hmotnostniho alkylarylpolyglykol-
etheru

ucinna latka

14

K pripravé vhodného uéinného prostied-
ku se 1 dil hmotnostni G¢inné latky smisi s
uvedenym mnoZstvim rozpou$tédla a emul-
gédtoru, a koncentrat se zfFedi vodou na Za-
danou koncentraci.

K stanoveni protektivni uginnosti se mla-
dé pokusné rostliny aZz do oroseni postiika-
ji pFipravenym uéinnym prostiedkem. Po o-
schnuti povlaku naneseného postiikem se
rostliny inokuluji vodnou suspenzi spor plis-
né bramborové (Phytopthora infestans].

Rostliny se pak uchovévaji v inkubalni
komote pri 100% relativni vihkosti vzduchu
a teploté zhruba 20 °C.

Za 3 dny po inokulaci se pokus vyhodno-
ti.

U&inné latky, koncentrace a&innych latek
a dosaZené vysledky jsou uvedeny v nésle-
dujici tabulce.

Tabulka A

napadeni v % p¥i koncentraci u¢inné
1atky 0,0005 %

= C~CH >C1

1]
CHJ 0

(A; zndmd)

CH
> CH;0-CH,
7NN (N
=( > C0-CH;0-N=C-CO-NH,
CZ.H5

CN
/CLHS 1

CH-0-N=C-CO-NH,
2
O o
y CO-CH;0-N=C-CO-NH,
)
£y CH-0
{
-\co—CHZo—N=c-co-m{,_

CH,, /@
N o} ” v,

CN
l

3 CO-CH£O’N=C—CO~NH&

51

12

24

31

25



236787

15

uc¢inné latka

16

napadeni v % pii koncentraci Géinné
latky 0,0005 %

CH,
CH !
3 ,CH-CO-0CH,

/
C,N
OCHONCCONH

CHj
CH, --
CHZN
7 \ =1 CN
{
™ C0-CH-0-N=C~CO-NH,
CH, 4 -

21

26

PREDMET VYNALEZU

1. Fungicidni prostfedek, vyznadujici se
tim, Ze jako udinnou latku obsahuje alespoil
jeden substituovany oximinoacetanilid obec-
ného vzorce 1

1

R RC‘)
N/ RH CN
N CO—ICH—O“N=C“CO'NH2.
N\ 2
R {1)
ve kterém

R! znamend alkylovou skupiou s 1 aZ 4
atomy uhliku,

R? predstavuje alkylovou skupinu s 1 a¥
4 atomy uhliku,

R4 predstavuje atom vodiku nebo methy-
lovou skupinu a

R% znamend alkoxyalkylovou skupinu s 1
az 4 atomy uhliku v alkoxylové a 1 aZ 3 ats-
my uhliku v alkylové Césti, alkoxykarbonyl-
alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v
alkoxylové a 1 aZ 3 atomy uhliku v alkylové
¢dsti, péti- nebo se%tlclenny, pres atom uhli-
ku nebo dusiku napojeny heterocyklylalkylo-
vy zbytek s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylové
¢asti, ktery miZe obsahovat do 3 atom@ du-
siku, do 2 atomt kysliku nebo do 2 atomf
dusiku a 1 atom kysliku, bicykloheterocyk-
lylalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku
v alkylové gasti, obsahujici do 3 atomf dusi-
ku a celkem nejvySe 10 &lendt kruhu, pii-
CemZ heterocyklické zbytky mohou byt da-
le substituovény alkylovou skupinou s 1 a%
2 atomy uhliku nebo ketoskupinou, hydro-
genovany furanonovy zbytek nebo zbytek
vzorce

RS

—CH—0—~N==C-~C0O—NH2

kde

RY predstavuje atom vodiku, methylovou
nebo ethylovou skupinu.

2. Zpisob vyroby a&innych latek obecné-
ho vzorce I podle bodu 1, vyznadujici se tim,

Ze se substituovany acetamhd obecného vzor-

ce Il

R
R® i
~

7 NN ?

= S CO~CH-X

9

R B
ve kterém

R1, R?, R* a R% maji shora uvedeny vyznam
a

X predstavuje chlor, brom, jod nebo sul-
fonyloxyskupinu,
nechd, popFipads v ledldle reagovat s aimi-
dem 2 -kyan-2- oumlnooctove kyseliny vzor-
ce II1

CN

HO-—N==C—CO—NHz
(111)

ve formé soli s alkalickym kovem nebo ko-
vem alkalické zeminy, nebo v pritomnosti
akceptoru protonil.
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