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Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek

Oblast techniky

Vynalez se tyka insekticidniho, akaricidniho a fungicidniho prostfedku.

Podstata vynilezu

Predmétem vynalezu je insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani $kodlivych
organismil, jehoZ podstata spolivd v tom, Ze jako u&innou slozku obsahuje 0,05 az 90 dila
hmotnostnich imidazolového derivatu obecného vzorce I

MR
Ri—, I
N Rs
SOzR4
(Y
ve kterém
R, predstavuje kyanoskupinu nebo zbytek vzorce -CSNHR;, kde Rs znamena atom vodiku,

alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo zbytek vzorce —CORg, ve kterém Ry
predstavuje alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

pfedstavuje atom vodiku; cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku; naftylskupinu;
alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku; alkylskupinu se 7 az 12 atomy uhliku; alkylskupinu s 1
az 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednim atomem halogenu, jednou hydroxy-
skupinou nebo jednou alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku, kterd je substituovand jednou nebo dvéma fenylskupinami; alkylskupinu s 1 az 6
atomy uhliku, kterd je substituovana jednou hydroxyskupinou a jednou fenylskupinou;
alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednou monohalogenovanou
fenylskupinou nebo jednou alkylovanou fenylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku v alkylové
Casti; halogenovanou alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku; alkoxykarbonylskupinu s 1 az 4
atomy uhliku v alkoxylové &asti; alkenylskupinu se 2 aZ 6 atomy uhliku; fenylskupinu, ktera
Jje poptipadé substituovana jednim nebo dvéma atomy halogenu, alkylskupinami s 1 az 4
atomy uhliku a/nebo alkoxyskupinami s 1 aZ 4 atomy uhliku; fenylskupinu, ktera je
substituovana jednou halogenovanou alkoxyskupinou s 1 aZz 4 atomy uhliku, jednou
nitroskupinou nebo jednou kyanoskupinou; fenylskupinu, ktera je substituovana jednou 3,4—
methylendioxyskupinou; furylskupinu, kterd je popfipadé substituovana jednou
alkylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku; thienylskupinu, ktera je poptipadé substituovana
jednim atomem halogenu; skupinu obecného vzorce —~SR;, kde R; pfedstavuje alkylskupinu
s 1 az 6 atomy uhliku, alkenylskupinu se 2 az 6 atomy uhliku, benzylskupinu nebo
fenylskupinu, ktera je popfipadé substituovana jednim atomem halogenu; skupinu —SR;, kde
R; predstavuje pyridylskupinu, kterd je poptipadé substituovana trifluormethylskupinou;
nebo skupinu obecného vzorce —SO,Rs, kde Ry piedstavuje alkylskupinu s 1 a% 4 atomy
uhliku; skupinu ~SO,N(Ry),, kde Ry piedstavuje alkylskupinu s | aZz 4 atomy uhliku; nebo
skupinu ~CONHR o, kde Ryo pfedstavuje fenylskupinu, kterd je popiipadé substituovana
jednim atomem halogenu;
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R; predstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; nitroskupinu; alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku; alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; fenylskupinu;
furylskupinu; nebo halogenovanou alkylkarbonylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovém
zbytku a

R, predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce -NR;R)3,
kde kazdy ze symbolt R, a R, pfedstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo Ry, a
Ry, spoletné, dohromady s pfilehlym atomem dusiku, pfedstavuji morfolinoskupinu;

a 10 az 99,95 dilu hmotnostniho alespoti jednoho zemédélsky ptijatelného nosi¢e nebo pomocné
latky.

V dalsim textu jsou také popsany zplsob vyroby imidazolovych derivati obecného vzorce I a
meziprodukty pro tento zptisob.

Alkylové skupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkylové &asti alkoxyskupin s 1 aZ 4 atomy uhliku a
alkylové &asti alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku ve slouceninich shora uvedeného
obecného vzorce 1 mohou zahrnovat methylovou, ethylovou; n—propylovou, isopropylovou,
n-butylovou, sek.butylovou, isobutylovou a terc.butylovou skupinu. Alkylové skupiny s 1 az
6 atomy uhliku mohou krom& shora uvedenych alkylovych skupin s 1 az 4 atomy uhliku
zahrnovat jeté skupinu n—pentylovou a n-hexylovou. Kromé piikladii uvedenych vyse pro
alkylové skupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku mohou alkylkové skupiny s 1 az 12 atomy uhliku
zahrnovat jes$té skupinu heptylovou, oktylovou, nonylovou a decylovou. Cykloalkylovymi
skupinami se 3 aZ 6 atomy uhliku mohou byt skupiny cyklopropylovd, cyklobutylova,
cyklopentylova a cyklohexylova. Do definice alkenylovych skupin se 2 az 4 atomy uhliku mize
nalezet allylova skupina apod. Kromé pfikladii uvedenych vyse pro alkenylové skupiny se 2 az
4 atomy uhliku mohou alkenylové skupiny se 2 az 6 atomy uhliku zahrnovat jesté pentenylovou
skupinu apod. Alkenylové skupiny se 2 aZ 10 atomy uhliku mohou kromé& shora uvedenych
ptikladi alkenylovych skupin se 2 az 6 atomy uhliku zahrnovat jesté geranylovou skupinu apod.
Atomy halogenti mohou byt atomy chloru, bromu, fluoru a jodu.

Nové imidazolové derivaty shora uvedeného obecného vzorce I je mozno konkrétnéji vyrobit
postupem podle nasledujiciho reakéniho schématu:

N
Ry 7 I ¥ Y- SO,R, —>
N

(iny (i

Schéma A

10 a2 150°C

— B

1 az 48 hodin
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Ve vzorcich uvedenych v tomto schématu maji symboly R, Ry, R3 a R4 shora uvedeny vyznam a
Y pfedstavuje atom halogenu.

Slougeniny shora uvedeného obecného vzorce I, ve kterém R, znamena kyanoskupinu, Ize rovnéz
ptipravit postupem podle nasledujiciho reakéniho schématu:

Schéma B

N Ra

NG </ E/ Stupeﬁ1 :I/
N §‘
H

Y- SO;R, (III)
10 az 150°C SOR;
1 az 48 hodin
(1-1) 1-1)
Stupeni 2 R
n - C4HgLi/tetrahydrofuran N 2
419 y > NC—</ I
Ry-1
3 N Ry
-80az 30°C /
1 az 24 hodin SO2R4

(1-2)

Ve vzorcich uvedenych v tomto schématu maji symboly R,, R3 R4, R; a Y shora uvedeny
vyznam.

K vyrobé& sloudeniny shora uvedeného obecného vzorce I-2, v némz R; predstavuje skupinu

-SRy, lze ve stupni 2 postupu B pouZit namisto sloudeniny Rs-I sloudeninu obecného vzorce
R;SSR,.

Ty sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém R, znamena kyanoskupinu a R pfedstavuje atom
vodiku, chloru nebo bromu, lze rovnéZ pfipravit postupem podle nésledujiciho reakéniho
schématu:



Schéma C

vo—d I

Rs

(- 2)

Stupefi 2

n - C4HgLi/tetrahydrofuran
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302R4
Stupeh 1
Y SO,R, (1l) NC—<\ I
10 a2 150°C
1 az 48 hodin

(1-3)

R,-Y
-80az 30°C
1 az 24 hodin

Ve vzorcich uvedenych v tomto reakénim schématu maji symboly R,, Ry a R; shora uvedeny
vyznam, R"; a R"; znamenaji sou€asné atom vodiku, atom chloru nebo atom bromu a Y'

(I-4)

piedstavuje atom chloru, bromu nebo jodu.

K vyrobé sloucenin shora uvedeného obecného vzorce I-4, v némz R, pfedstavuje skupinu —SR;,
1ze ve stupni 2 postupu C pouzit namisto slouéeniny Ry—Y' slou¢eninu obecného vzorce R;SSR;
a k vyrobé sloucenin, v nichz R; pfedstavuje skupinu -CH(OH)-R 3, kde R;; znamena alkylovou
skupinu nebo poptipadé substituovanou fenylovou skupinu, lze ve stupni 2 postupu C pouzit

namisto slouceniny R—Y" slouceninu obecného vzorce R;—CHO.

Slouceniny shora uvedeného obecného vzorce I, ve kterém R, pfedstavuje skupinu -CSNH, nebo

—CSNHCORg, lze pripravit rovnéz postupem podle nasledujiciho reakéniho schématu:




CZ 283597 B6

Schéma D

N Ry
Stupen 1 R
NC——</ | — :N 2
N Y- SO,R, (Il NC—C, |
Rs 2 .
H 10 a2 150°C N Rs
1 a2 48 hodin SOzRy
(-3) (I-5)
Stuperi 2
) N R,
H,S . H Nlll‘ (," l
dioxan, triethylamin 2 §N
Rs
10az70 °C 302R4
0,1 az 5 hodin
(1-6)
Stupeh 3 0 s N RZ
ReCOCI i
__ >  RECHNC—( /|
aceton, pyridin N
0az60 °C Rs
0,5 a2 5 hodin SOR

(1-7)

Ve vzorcich uvedenych v tomto schématu maji R,, Rs, Ry, Rg a Y shora uvedeny vyznam.

Postup A a stupné 1 postupi B az D se podle potieby popfipadé provadéji v pritomnosti
rozpoustédla a akceptoru kyseliny.

Jako pfiklady vhodnych rozpoustédel lze uvést aromatické uhlovodiky, jako benzen, toluen,
xylen, chlorbenzen apod., cyklické nebo acyklické alifatické uhlovodiky, jako chloroform,
tetrachlormethan, methylenchlorid, dichlorethan, trichlorethan, n—hexan, cyklohexan apod.,
ethery, jako diethylether, dioxan, tetrahydrofuran apod., ketony, jako aceton, methylethylketon,
methylisobutylketon apod., nitrily, jako acetonitril, propionitril apod., a aprotickd polarni
rozpouitédla, jako dimethylformamid, N~methylpyrrolidon, dimethylsulfoxid, sulfolan apod.

Jako akceptor kyseliny je moZno pouzit libovolnou anorganickou nebo organickou bazi. Jako
piiklady vhodnych anorganickych bazi lze uvést hydroxidy alkalickych kovd, jako hydroxid
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sodny, hydroxid draselny apod., uhligitany alkalickych kovi a kovi alkalickych zemin, jako
bezvody uhli¢itan draselny, bezvody uhligitan vapenaty apod., hydridy alkalickych kovi, jako
natriumhydrid, alkalické kovy, jako kovovy sodik apod., z vhodnych organickych bazi lze
jmenovat trimetylamin apod.

Shora popsané reakce je mo#no provadét v pitomnosti vhodného katalyzatoru. Jako piiklady
takovychto Katalyzitort lze uvést katalyzitory fazového pfenosu, jako kvartérni amoniové
derivaty.

Jako atomy halogend ve vyznamu symbolu Y ve shora uvedeném obecném vzorci Il lze
jmenovat atom chloru, atom bromu, atom jodu a atom fluoru, pfi¢emz vyhodnym halogenem je
chlor.

Typické piiklady meziprodukti obecného vzorce II, pouZivanych pro vyrobu imidazolovych
derivata obecného vzorce I podle vynalezu, jsou shrouty do nasledujici tabulky 1.

Tabulka 1
N Re
Rl I
HoR
Uy
meziprodukt R, R, R; teplota tani (°C)
¢.
1 CN Br H 196 az 201
2 CN 3—trifluormethylfenyl H 160 az 168
3 CN Ci CH; 194 a7 196
4 CN 4—methoxyfenyl Cl 150 az 155
5 CN fenyl CH; 222 a2 225
6 CN fenyl Br 120 az 125
7 CN 4—fluorfenyl H 211 az213
8 CN 4—methylfenyl H 228 az 232
9 CN 4-methylfenyl Br 142 az 144
10 CN 4—fluorfenyl Br 176 az 178
11 CN 3,4—dichlorfenyl H 115 az 121
12 CN 4-methylfeny! Cl 124 a7 129
13- CN Cl H 150 az 153
14 CN n—C;H; Cl 107 az 109
15 CN fenyl Cl 149 az 151
16 CN 3—methylfenyl Cl 140 az 142
17 CN 3,4-dimethyifenyl Cl 150 az 152
18 CN 4—fluorfenyl Cl 153 az 155
19 CN 4-bromfenyl Cl 162 az 167
20 CN 4—ethylfenyl Cl 141 az 145
21 CN 4—ethylfenyl H 214 az217
22 CN 3—methoxyfenyl H 218 az220
23 CN 4-nitrofenyl H 230 az 235
24 CN 5—chlor—2-thienyl H 202 az 206
-6-




Tabulka 1 - pokradovani
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meziprodukt R, R, R; teplota tani (°C)
&.

25 CN SCH; H
26 CN fenylthio H 166 az 169
27 CN fenyl CN 207 az 215
28 CN H F
29 CN 2-naftyl Cl 146 az 149
30 CN 2-naftyl H 253 a2 255
31 CN 4-nitrofenyl Cl 189 az 191
32 CN 4—chlorfenyl H 215az224
33 CN 4—chlorfenyl Cl 178 az 181
34 CN 2—chlorfenyl Cl 145 az 152
35 CN 2—chlorfenyl Br 152 az 156
36 CN 4-isopropylfenyl H 180 az 184
37 CN 4--methylthiofenyl H 217 az2219
38 CN 4~2',2' 2'trifluorethoxy)fenyl H 195 az 198
39 CN CH, NO; 125 az 130
40 CN terc.C4Ho Br 120 az 127
41 CN 2—-methylfenyl H
42 CN 2—-methylfeny! Ci
43 CN 5—-methyl-2—furyl H 169 az 171
44 CN 3,4—dimethoxyfenyl H 188 az 190
45 CN 4—ethoxyfenyl H 218 a2219
46 CN 3-methyl-4-methoxyfenyl H 199 az 205
47 CN 2-thienyl H 195 az 203
48 CN 422" 2'-trifluorethoxy)fenyl Cl 164 az 166
49 CN 4—2',2',2'trifluorethoxy)fenyl Br 150 az 155
50 CN 3-methyl-4-methoxyfenyl Cl 145 az 149
51 CN 3—chlor-4-methylfenyl Br 190 az 194
52 CN CH; CN 142 az 145
53 CN C,H; H 127 az 129
54 CN C,H; Cl 138 az 140
55 CN n—C3H7 H 52 az 54
56 CN n—C;H; [ 106 az 109
57 CN n-C,Hy H 83 az 85
58 CN n—C,H, Ci 107 az 109
59 CN n—-CsH,, H 89az92
60 CN n—-CsH;, Cl 109 az 110
6l. CN iso-C;H; H 88 az 91
62 CN iso—C;H; Cl 84 az 87
63 CN iso—C;Hy H
64 CN iso—C4Hy Cl 142 az 145
65 CN terc.CyHo H 130 az 135
66 CN terC.C4H9 Cli 120 az 124
67 CN iso—CsHy, H 144 az 146
69 CN cyklopropyl Cl 170 az 183
70 CN cyklohexyl H 185 az 190
71 CN cyklohexyl Cl 130 az 133
72 CN 3—chlorpropyl Cl 117 az 120
73 CN CH,OCH; Cl
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meziprodukt R, R; R; teplota tani (°C)
[

74 CN CH,0C,H; Cl
75 CN benzyl Cl 144 az 146
76 CN fenethyl Cl 147 az 152
77 CN SC,H;s H 112az 115
78 CN SC,H;s Cl 128 az 131
79 CN S—n-C4H, H 97 az 99
80 CN S—n—-C4Hy Cl 95 az 99
81 CN 3—fluorpropyl Cl
82 CN SO,N(CH;), H 175 az 180
83 CN 3—chlorfenyl H 140 az 143
84 CN 3—chlorfenyl Cl 124 az 128
85 CN 2,3—dichlorfeny! H 202 az 206
86 CN 2,3—dichlorfeny! Cl 198 az 204
87 CN 3—chlor-4—methoxyfenyl Cl 158 az 160
88 CN 3—chlor—4-methoxyfenyl Br 161 az 163
89 CN 3—chlor—4-methylfenyl Cl 165 az 169
90 CN 4-kyanfenyl H 240 az 244
91 CN 4—kyanfenyl Cl 250 az 255
92 CN 4—kyanfenyl Br 239 az 244
93 CN 4—ethoxyfenyl Cl 151 az 153
94 CN 4—ethoxyfenyl Br 140 az 145
95 CN 2—fluorfenyl H 190 az 195
96 CN 2—fluorfenyl Cl 155 az 159
97 CN 2—methoxyfenyl H 155 az 159
98 CN 2-methoxyfenyl Ci 223 az230
99 CN 3,4-methylendioxyfenyl H 228 az 231

100 CN 3,4-methylendioxyfenyl Cl 149 az 152

101 CN 3,4-methylendioxyfenyl Br 166 az 169

V piipad€, ze zbytky ve vyznamu symboli R, a R; jsou rozdilné, zahrnuji meziprodukty

obecného vzorce II tautomerni latky odpovidajici nasledujicim obecnym vzorcim II-a a II-b

N Ry
R1_</ I
N R

—_—

H

N
1

N

Rz

Rs

(- a) (li-b)

v nichZ symboly Ry, R, a R; maji shora uvedeny vyznam.
V souladu s tim v ptipadé€, Ze se imidazolové derivaty obecného vzorce I podle vynalezu

ptipravuji za pouziti slou¢enin obecného vzorce II jako vychozich latek, lze ziskat produkty
odpovidajici nize uvedenym vzorciim I-a a I-b
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SO
N Ry 2R4
R1—</ j[ N Rz
N Ry R1—<\ I
i N Rs

(1-a) (1-b)
v nichz Ry, Ry, R; a Ry maji shora uvedeny vyznam.

V piipadg, Ze R; a R; predstavuji odlisné zbytky, jsou imidazolové derivéaty obecnych vzorci I-a
a I-b tautomerni. TotéZ plati o sloueninach obecnych vzorct I-1, I-5, 1-6 a I-7 popsanych vyse
u postupti B az D apod.

Imidazolové derivaty shora uvedenych obecnych vzorci I-a a I-b Ize oddg&lit, a to napfiklad nize
popsanymi metodami E-1 az E-3.

E-1 Metoda za pouziti chromatografie

Individualni latky je moZno ze smési isomerdi obecnych vzorch I-a a I-b izolovat pomoci
chromatografie na sloupci silikagelu, preparativni kapalinové chromatografie s vysokou
rozliovaci schopnosti, velmi rychlé chromatografie apod. V pfipadé chromatografie na sloupci
silikagelu je mono jako eluéni &inidlo pouzivat napiiklad n-hexan, tetrachlormethan,
methylenchlorid, chloroform, ethylacetat nebo smési téchto rozpoustédel.

E-2 Metoda za pouZiti prekrystalovani

Individualni komponenty je moZno ze smési isomerl obecnych vzorci I-a a I-b izolovat
piekrystalovanim za pouziti vhodného rozpoustédla, jako napiiklad tetrachlormethanu, methylen-
chloridu, chloroformu, 1,2—dichlorethanu, ethylacetatu, diethyletheru, tetrahydrofuranu, acetonu
nebo smési t&chto rozpoustédel.

E-3 Metoda za pouziti rozkladu

Individualni komponenty je mozno izolovat ze smé&si isomer obecnych vzorcii I-a a I-b pomoci
selektivni hydrolyzy provadéné pti teploté od 0 do 80 °C (s vyhodou od teploty mistnosti
do 50 °C) po dobu od 1 do 48 hodin (s vyhodou od 5 do 24 hodin).

Jako smés isomer? k d&leni podle shora popsanych metod E-1 az E-3 se s vyhodou nasazuje smés
obsahujici co nejvétsi mnozstvi jednoho z obou isomerd. Takovouto smés je moZno ziskat
vhodnou volbou reakénich podminek ve shora popsaném postupu A, naptiklad vhodnou volbou
druhu rozpoustédla a akceptoru kyseliny, mnoZzstvi téchto Einidel, reakéni teploty, reakéni doby
apod.

Imidazolové derivaty, v nichz R, znamena skupinu -CSNH, nebo ~CSNHR;, kde Rs ma shora
uvedeny vyznam, je moZno pfipravit ze slou¢enin obecného vzorce I-b, kde R, piedstavuje
kyanoskupinu, separovanych za pouZiti shora popsané metody E-1, E-2 nebo E-3, napiiklad
nasledujicim postupem:
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Schéma F
|302R4 T02R4
N Ry S N Ra
H,S Il

NC—<\ | — 2 s> HNC—( | -
N dioxan, tri- N
H Rs ethylamin Rs :

SO,R,

ReCOCI 0 s N Ry

Y

Ee

X

2

Q=
Z>/_<

aceton, pyridin

Ve vzorcich uvedenych v tomto reakénim schématu maji R, R;, R4 a Rg shora uvedeny vyznam.
Syntézu imidazolovych derivati podle vynalezu ilustruji nasledujici ptiklady provedeni, jimiZ se
viak rozsah vynalezu nijak neomezuje.

Piiklad 1
Syntéza 3—kyan—1—dimethylsulfamoylimidazolu (slou¢enina ¢. 1)

Pti teploté mistnosti se smisi 30 g 2-kyanimidazolu, 53,4 g bezvodého uhli¢itanu draselného a
600 ml acetonitrilu. Vysledna smés se necha 2 hodiny reagovat za varu pod zpétnym chladiem,
pak se ochladi a pfida se k ni 55,6 g dimethylsulfamoylchloridu, naceZ se smés dalSi 2 hodiny
zahtiva k varu pod zpétnym chladi¢em.

Po ukongeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se methylenchloridem. Extrakt se
promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje. Zbytek se
vyé&isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako elu€niho Cinidla.
Ziska se 28,0 g 2-kyan—1—-dimethylsulfamoylimidazolu (sloudenina &. 1) o teploté tani 74 az
76 °C.

Piiklad 2
Syntéza 2—-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—fenylthioimidazolu (slou¢enina &. 10-b)

Do &tythrdlé batiky se v proudu dusiku pfedloZi 12,0 g 2—kyan—1-dimethylsulfamoylimidazolu
(slougenina &. 1) a 240 ml suchého tetrahydrofuranu. K smési se za chlazeni v lazni tvofené
pevnym oxidem uhligitym v acetonu na -75 °C nebo na teplotu niZ8i pfikape 41,3 ml 1,6M
roztoku n-butyllithia v hexanu (vyrobek firmy Aldrich). Po skonéeném ptikapavani se smeés
necha jedt& 15 minut reagovat pfi shora uvedené teploté a pak se k ni pfi teploté¢ pod -70 °C
ptikape roztok 17 g difenyldisulfidu ve 30 ml tetrahydrofuranu. Vyslednd smés se pak za
michani necha p¥es noc ohfét na teplotu mistnosti.

Po ukondeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se 500 ml ethylacetatu. Extrakt se
promyje vodou, vysudi se bezvodym siranem sodnym a ethylacetat se oddestiluje. Zbytek se
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vylisti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako eluéniho &inidla.
Ziska se 4,3 g 2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-5—fenylthioimidazolu (slougenina &. 10-b) o teplot&
tani 106 az 107 °C.

Priklad 3
Syntéza 4—chlor-2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5-n—propylimidazolu (sloudenina &. 16-b)

(1) Analogickym postupem jako v ptikladu 2 se reakei 12,0 g 2-kyan—1—-dimethylsulfamoyl-

imidazolu (slou€enina ¢&. 1) a 15,3 g n—propyljodidu ptipravi 4,8 g 2-kyan—1-dimethyl-
sulfamoyl-5-n—propylimidazolu (slougenina &. 3-b) o teploté tani 51 az 52 °C.

(2) Smisi se 4,8 g 2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5-n—propylimidazolu ptipraveného vyse v
odstavei (1), 40 mi pyridinu a 11,4 g pyridiniumchloridu a smé&s se 4 hodiny micha p¥i teploté
90 °C. Po ukonéeni reakce se pyridin oddestiluje a odparek se extrahuje ethylacetatem. Extrakt
se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a ethylacetit se oddestiluje. Zbytek se
vy¢isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouZiti smési ethylacetitu a n-hexanu jako
eluniho Cinidla. Po separaci se ziskd 2,46 g 2-kyan—4(5)-n—propylimidazolu (meziprodukt
€. 55) o teploté tani 52 az 54 °C.

(3) Smisi se 2,35 g 2-kyan—4(5)-n—propylimidazolu pfipraveného vyse v odstavci (2), 80 ml
chloroformu a 2,6 g N—chlorsukcinimidu a smés se nech4 4 hodiny reagovat za varu pod zp&tnym
chladi¢em. Po ukonleni reakce se k reakéni smési ptidd 200 ml vody, organicka vrstva se
promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a chloroform se oddestiluje. Zbytek se
vytisti chromatografii na sloupci silikagelu za pouZiti smési stejnych dila ethylacetitu a n—
hexanu jako eluéniho ¢inidla. Po separaci se ziskd 2,2 g 4(5)-chlor-2-kyan—5(4)-n~propyl-
imidazolu (meziprodukt &. 14) o teplot& tani 107 az 109 °C.

(4) Smisi se 2,0 g 4(5)—chlor-2-kyan-5(4)-n—propylimidazolu ptipraveného vyse v odstavci (3),
30 ml acetonitrilu, 1,95 g bezvodého uhligitanu draselného a 1,86 g dimethylsulfamoylchloridu.
Smés se postupné zahfeje k varu a neché se | hodinu reagovat za varu pod zp&tnym chladi¢em.
Po ukonceni reakce se z reakéni smési oddestiluje aceton, k zbytku se ptidd 100 ml vody a smés
se extrahuje 50 mi methylenchloridu. Extrakt se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem
sodnym a methylenchlorid se oddestiluje. Zbytek se necha stat ptes noc a pak se podrobi analyze,
podle niZ se jeden ze dvou isomerit p¥itomnych ve smési rozlozil a piesel zp&t na vychozi 4(5)-
chlor-2-kyan-5(4)~n-propylimidazol. Zbytek obsahujici druhy isomer se vy&isti chromatografii
na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako eluéniho &inidla. Po separaci se ziska
1,1 g 4—chlor-2—kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—n—propylimidazolu (slou¢enina 16-b) o teplot&
tani 64 az 66 °C.

Priklad 4
Syntéza 2—kyan—1-dimethylsulfamoyl-4(5)-fenylimidazolu (slougenina &. 4)

(1) Ve 320 ml acetonu se rozpusti 23,04 g 4(5)-fenylimidazolu a k roztoku se ptida 12,14 g
bezvodého uhliitanu draselného. Smés se 2 hodiny zahfiva k varu pod zpétnym chladi¢em, pak
se ochladi a ptikape se k ni 45 ml acetonového roztoku obsahujiciho 25,25 g dimethyl-
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pod zpétnym chladi¢em.

Po ukonZeni reakce se reakéni smés ochladi, pevny material se odfiltruje, z filtratu se za
snizeného tlaku oddestiluje rozpoustédlo a zbytek se vygisti chromatografii na sloupci silikagelu
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za pouziti methylenchloridu jako eluéniho &inidla. Ziska se 17,8 g 1-dimethyisulfamoyl—4(5)-
fenylimidazolu o teploté tani 96 az 100 °C.

(2) Ve 290 ml tetrahydrofuranu se rozpusti 17 g l-dimethylsulfamoyl-4(5)—fenylimidazolu
pfipraveného vyse v odstavci (1), roztok se v proudu dusiku ochladi na -70 °C a béhem 30 minut
smés 30 minut mich4 pfi teploté -70 °C a pak se k ni pfikape 12 ml tetrahydrofuranového
roztoku obsahujiciho 6 g N,N—dimethylformamidu. Po skondeném piidavani se reakéni smés
15 hodin micha, pfi¢emz se jeji teplota necha pozvolna vystoupit na teplotu mistnosti.

Po ukonCeni reakce se reakéni smés vylije do vody s ledem a extrahuje se ethylacetatem.
Po promyti extraktu vodou se organicka vrstva vysusi bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo
se oddestiluje za snizeného tlaku. Zbytek poskytne po vy<isténi chromatografii na sloupci
silikagelu za pouZziti smési ethylacetitu a n—hexanu (1:2) jako eluéniho &inidla 12,8 g 1-
dimethylsulfamoyl-2-formyl—4(5)fenylimidazolu o teploté tani 86 az 89 °C.

(3) Ve 120 ml pyridinu se rozpusti 11,16 g 1-dimethylsulfamoyl-2—formyl-4(5)-fenylimidazolu
pfipraveného vySe v odstavci (2) a 5,56 g hydroxylamin—hydrochloridu, a k roztoku se pii teploté
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smés se necha 12 hodin reagovat pfi teploté 100 °C.

Po ukonceni reakce se rozpoustédlo oddestiluje za snizeného tlaku, k zbytku se pfida 125 ml
vody a vysrazeny pevny material se odfiltruje. Surovy produkt se rozpusti v ethylacetatu a vygisti
se chromatografif na sloupci silikagelu za pouZiti ethylacetitu jako eluéniho &inidla. Ziska se
5,55 g 2-kyan—4(5)-fenylimidazolu o teploté tani 203 az 205 °C.

(4) V 88 ml acetonu se rozpusti 1,7 g 2—-kyan—4(5)-fenylimidazolu ptipraveného vyse v odstavci
(3) a k roztoku se pfida 1,7 g bezvodého uhligitanu draselného. Smés se pak 2 hodiny zah¥iva k
varu pod zpétnym chladi¢em.

Po ochlazeni se k smési ptikape 6 ml acetonového roztoku obsahujici 1,7 g dimethylsulfamoyl-
chloridu a po skon¢eném pfikapavani se vysledna smés k dokongeni reakce 2 hodiny zahtiva
k varu pod zpétnym chladi¢em.

Reakéni smés se ochladi a pevny material se odfiltruje. Z filtratu se za sniZeného tlaku
oddestiluje rozpoustédlo a zbytek se extrahuje ethylacetatem. Extrakt se promyje vodou, vysusi
se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za sniZeného tlaku. Ziskaji se 2 g
2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-4(5)-fenylimidazolu o teploté tani 101 az 102 °C.

Piiklad §

Syntéza 4(5)-chlor—2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5(4)—fenylimidazolu (slougenina &. 17) a 4—
chlor-2—kyan—1—dimethylsulfamoy!-5—fenylimidazolu (sloudenina &. 17-b)

(1) Ve 100 ml chloroformu se rozpusti 1,352 g 2-kyan—4(5)—fenylimidazolu, k roztoku se prida
1,175 g N—chlorsukcinimidu a smés se 4 hodiny zahiiva k varu pod zpétnym chladi¢em.

Po ukonceni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se chloroformem. Extrakt se
promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoultédlem se oddestiluje za
snizeného tlaku. Zbytek poskytne po vytisténi chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti
methylenchloridu jako elu¢niho ¢inidla 1,28 g 4(5)~chlor—2—kyan-5(4)~fenylimidazolu (mezi-
produkt €. 15) o teploté tani 149 az 151 °C.
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(2) V 6 ml acetonu se rozpusti 0,43 g 4(5)-chlor-2-kyan—5(4)-fenylimidazolu pfipraveného vyse
v odstavei (1) a k roztoku se pfidd 0,29 g bezvodého uhli¢itanu draselného a 0,36 g
dimethylsulfamoylchloridu. Vysledna smés se pak nech4 30 minut reagovat za varu pod zpétnym
chladi¢em.

Po ukonéeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se ethylacetitem. Extrakt se po
promyti vodou vysusi bezvodym siranem sodnym, rozpoustédlo se oddestiluje za sniZeného tlaku
a zbytek se vy&isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako
eluéniho &inidla. Ziska se 0,5 g 4(5)-chlor—2-kyan—I-dimethylsulfamoyl-5(4)-fenylimidazolu
(sloucenina &. 17) o teploté tani 106 az 109 °C.

Podle NMR spektroskopie je shora uvedeny produkt tvofen smési isomert sestavajici z téméf
stejnych dilt 4-chlor-2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—fenylimidazolu a S-chlor-2-kyan—1-
dimethylsulfamoyl-4—fenylimidazolu.

(3) 2,9 g smési t&chto isomeru, piipravena analogickym postupem jako v odstavci (2), se necha
24 hodiny stit pti teploté mistnosti a pak se vy&isti chromatografii na sloupci silikagelu za
pouziti methylenchloridu jako eluniho ¢&inidla. Ziska se 1,15 g 4—chlor—2—kyan—l-dimethyl-
sulfamoyl-5—fenylimidazolu (sloudenina &. 17-b) o teploté tani 109 az 112 °C. Dale pak se
ztohoto produktu izolaci a &iSténim ziskd 0,7 g 4(5)-chlor-2-kyan-5(4)-fenylimidazolu
(meziprodukt &. 15).

Priklad 6

Syntéza 4(5)—chlor-2—kyan—I1—-dimethylsulfamoyl-5(4)—(4-methylfenyl)imidazolu (slou¢enina
¢. 18) a 4—chlor—2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—(4—methylfenyl)imidazolu (slou¢enina ¢. 18-b)
Analogickym postupem jako v piikladech 4 a 5 se ziskd smés isomerl (slouCenina ¢. 18)
o teploté tani 101 az 108 °C, sestavajici z 4—chlor-2—kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—(4-methyl-
fenyl)imidazolu a 5—chlor-2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-4—(4-methylfenyl)imidazolu v poméru
6:4. 0,75 g této smési isomeri se necha 8 hodin reagovat pii teploté 40 °C a pak se reakeni smés
vygisti chromatografii na sloupci silikagelu za pouZiti methylenchloridu jako elu¢niho ¢inidla.
Ziska se 0,45 g 4—chlor-2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-5—(4—methylfenyl)imidazolu (slou¢enina
¢. 18-b) o teploté tani 133 az 134 °C. Z vyse uvedené slouceniny se ¢isténim a izolaci ziska
rovnéz 0,15 g 4(5)~chlor-2-kyan—5(4)—(4—methylfenyl)imidazolu (meziprodukt ¢. 12) o teploté
tani 124 az 129 °C.

Priklad 7

Syntéza  4(5)—chlor-5(4)~(4—chlorfenyl)-2-kyan—1—dimethylsulfamoylimidazolu (slou¢enina
&. 23), 4-chlor—5(4—chlorfenyl)-2—kyan—1-dimethylsulfamoylimidazolu (sloudenina €. 23-b)
a 5—chlor—4—(4—chlorfenyl)-2-kyan—1—-dimethylsulfamoylimidazolu (slou¢enina €. 23-a)

Analogickym postupem jako v ptikladech 4 a 5 se z 4(5)~(4—chlorfenyl)imidazolu ziska 0,80 g
smési isomerl (slouéenina &. 23) o teploté tani 108 °C, tvofené 4—chlor-5—(4—chlorfenyl)-2—
kyan—1-dimethylsulfamoylimidazolem a S5—chlor—4—(4—chlorfenyl)-2-kyan—1-dimethylsulfa-
moylimidazolem. Tato smés se vyCisti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti
methylenchloridu jako eluéniho &inidla. Druha frakce eluatu se zahusti a zbytek se piekrystaluje
z methylenchloridu, ¢&imz se ziskd 0,16 g 4—chlor-5—(4—chlorfenyl)}-2-kyan—1-dimethyl-
sulfamoylimidazolu (sloutenina ¢&. 23-b) o teploté tani 117 az 120 °C. Vymyta prvni frakce se
rovnéz zahusti a odparek se piekrystaluje z methylenchloridu. Ziska se 0,50 g S—chlor—4—4—

chlorfenyl)}-2—kyan—1-dimethylsulfamoylimidazolu (slou€enina &. 23-a) o teploté tani 133 az
138 °C.
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Priklad 8
Syntéza 1-dimethylsulfamoyl-4(5)-fenylimidazol-2—karbothioamidu (slou€enina €. 49)

Ve 30 ml dioxanu se rozpusti 1,0 g 2-kyan—l-dimethylsulfamoyl-4(5)-fenylimidazolu
(sloudenina ¢&. 4) a k roztoku se pfida 0,36 g triethylaminu. Smés se za michani zahfeje na 40 az
50 °C, po dobu 1 hodiny a 25 minut se do ni uvadi plynny sirovodik, nacez se vyslednd smés
necha jesté 50 minut reagovat pfi teploté 40 az 50 °C.

Po ukonéeni reakce se reakéni smé&s ochladi, vylije se do vody a extrahuje se ethylacetatem.
Extrakt se po promyti vodou vysusi bezvodym siranem sodnym, rozpoustédlo se oddestiluje za
snizeného tlaku a zbytek se vyc&isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti smési
ethylacetatu a n~hexanu (1:3) jako elu¢niho Cinidla. Ziska se 0,8 g 1-dimethylsulfamoyl-4(5)-
fenylimidazol-2—karbothioamidu (slougenina &. 49) o teploté tani 155 az 175 °C. Ziska se rovnéz
malé mnozstvi krystalického 4(5)-fenylimidazol-2-karbothioamidu.

Ptiklad 9
Syntéza 2—kyan—l—isopropylsulfonyl-4(5)-fenylimidazolu (slou€enina ¢. 101)

Pti teploté mistnosti se smisi 1 g 2-kyan—4(5)-fenylimidazolu, 0,98 g bezvodého uhli¢itanu
draselného a 30 ml acetonitrilu a smés se necha 2 hodiny reagovat za varu pod zpétnym
chladi¢em. Reakeni smé&s se ochladi a pfida se k ni roztok 1,0 g isopropylsulfonylchloridu v 5 ml
acetonitrilu. Vyslednd smés se pak necha znovu reagovat 1,5 hodiny za varu pod zpétnym
chladi¢em.

Po ukonéeni reakce se smés vylije do vody a extrahuje se methylenchloridem. Extrakt se
promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za sniZeného
tlaku. Zbytek se vy&isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako
eluéniho &inidla. Ziska se 1,4 g 2—kyan—I-isopropylsulfonyl—4(5)-fenylimidazolu (slouenina
¢. 101) o teploté tani 80 az 83 °C.

Priklad 10
Syntéza 4(5)(2-thienyl)-2—kyan—1—dimethylsulfamoylimidazolu (slou¢enina ¢. 6)

(1) Do 150 ml formamidu se vnese 25 g 2—(bromacetyl)thiofenu a smés se nechad 2 hodiny
reagovat pfi teploté 180 az 190 °C.

Po ukonéeni reakce se reakéni smés vylije do vody, smés se okyseli koncentrovanou kyselinou
chlorovodikovou a promyje se methylenchloridem. Po neutralizaci vodnym amoniakem se vodna
faze extrahuje methylenchloridem, extrakt se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem
sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za sniZeného tlaku. Ziska se 11 g 4(5)—(2-thienyl)-
imidazolu.

(2) Do 200 ml acetonitrilu se vnese 11,6 g dimethylsulfamoylchloridu, 11,1 g bezvodého
uhligitanu draselného a 11 g 4(5)—(2-thienyl)imidazolu pfipraveného vyse v odstavci (1).
Vysledna smés se pak necha 2 hodiny reagovat za michéni.

Po ukongeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt se po

promyti vodou vysusi bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za sniZzeného
tlaku, &imz se ziska 14,5 g 4(5)~«2-thienyl)-1-dimethylsulfamoylimidazolu.
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3) 9,5 g 4(5)-(2-thienyl)-1-dimethylsulfamoylimidazolu pfipraveného vy3e v odstavci (2) se
rozpusti ve 120 ml bezvodého tetrahydrofuranu a k tomuto roztoku se pii teploté -78 °C v proudu
dusiku pfikape 26,2 ml 1,6M roztoku n—butyllithia v hexanu. Smés se pfi shora uvedené teploté
15 minut micha a pak se k ni pfikape 20 ml tetrahydrofuranového roztoku obsahujiciho 5,4 g
N,N-dimethylformamidu. Po skondeném pftikapavani se k dokoneni reakce nechd smés
postupné ohfat na teplotu mistnosti.

Reakéni smés se vylije do vody a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt se promyje vodou a po
vysuseni bezvodym siranem sodnym se rozpoustédlo oddestiluje za snizeného tlaku. Ziska se
5,4 g 4(5)—(2-thienyl}-2—formyl—~1—dimethylsulfamoylimidazolu.

(4) V 54 ml pyridinu se rozpusti 2,6 g hydroxylamin-hydrochloridu a 5,4 g 4(5)-2-thienyl)-2—-
formyl-1—-dimethylsulfamoylimidazolu pfipraveného vyse v odstavci (3). Roztok se 15 minut
micha pfi teplot€ mistnosti a pak se k nému postupné ptida 10 ml acetanhydridu. Smés se necha
2 hodiny reagovat pii teploté 60 az 70 °C.

Po ukondeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se ethylacetitem. Extrakt se
promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za snizeného
tlaku. Zbytek poskytne po vyc&iSténi chromatografii na sloupci silikagelu, za pouziti smé&si
ethylacetitu a n—hexanu (2:1) jako eludniho &inidla 1,2 g 4(5)-(2-thienyl)-2—kyanimidazolu
(meziprodukt €. 47) o teploté tani 195 az 203 °C.

(5) Do 50 ml acetonitrilu se vnese 1,1 g dimethylsulfamoylchloridu, 1,0 g bezvodého uhli¢itanu
draselného a 1,2 g 4(5)~(2-thienyl)}-2-kyanimidazolu pfipraveného vyse v odstavci (4). Smés se
pak necha 2 hodiny reagovat za zah#ivani k varu pod zpétnym chladi¢em.

Po ukonéeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt se
vysu$i bezvodym siranem sodnym, rozpouitédlo se oddestiluje za snizeného tlaku a zbytek se
vy¢isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako eluéniho ¢inidla.
Ziska se 1,3 g 4(5)~(2-thienyl)-2-kyan—1—dimethylsulfamoylimidazolu (slou¢enina ¢&. 6) o
teploté tani 145 az 150 °C.

Ptiklad 11

Syntéza 4(5)-chlor—2—kyan-1-dimethylsulfamoyl-5(4)-isopropylimidazolu (slou€enina &. 125)
a 4—chlor—2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-5—isopropylimidazolu (slou¢enina &. 125-b)

(1) 360 g formamidu se zahieje na 180 °C a b&hem 30 minut se k nému pfikape 102 g 1-
hydroxy—3-methyl-2—butanonu ptipraveného postupem, ktery popsali Lipshutz a Morey, J. Org.

Chem., 48, 3745 (1983). Po skonéeném prikapavani se smés necha 1 hodinu reagovat pfi teploté
180 °C.

Po ukonceni reakce se reakéni smés ochladi a vylije se do vody s ledem. Vysledna smés se
kyselinou chlorovodikovou okyseli na pH 1 a promyje se methylenchloridem. Hodnota pH vodné
vrstvy se vodnym roztokem amoniaku upravi na 4 az 5, pfida se 5 g aktivniho uhli a smés se
1 hodinu micha. Aktivni uhli se odfiltruje a filtrat se vodnym roztokem amoniaku zalkalizuje na
pH 8. Smés se extrahuje methylenchloridem, extrakt se vysu$i bezvodym siranem sodnym a
rozpoustédlo se oddestiluje za snizeného tlaku, ¢imZ se ziska 13 g 4(5)-isopropylimidazolu.

(2) Ve 300 ml acetonitrilu se rozpusti 11,8 g 4(5)-isopropylimidazolu pfipraveného vyse
v odstavci (1) a k roztoku se ptida 18 g bezvodého uhliditanu draselného. Smés se 30 minut
zahfiva k varu pod zpétnym chladi¢em, pak se ochladi a piikape se k ni 17 g dimethyl-
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sulfamoylchloridu. Po skondeném piikapavani se vysledna smés zahfiva k varu pod zpétnym
chladic¢em.

Po ukonéeni reakce se reakéni smés ochladi, vylije se do vody a extrahuje se ehtylacetatem.
Extrakt se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za
snizeného tlaku. Zbytek poskytne po vyéisténi chromatografii na sloupci silikagelu, za pouziti
methylenchloridu jako eluéniho ¢inidla, 13 g 1-dimethylsulfamoyl—4(5)—isopropylimidazolu.

(3) Ve 200 ml tetrahydrofuranu se rozpusti 13 g 1-dimethylsulfamoyl—4(5)-isopropylimidazolu.
piipraveného vyse v odstavci (2), roztok se v proudu dusiku ochladi na -70 °C a béhem 15 minut
se k nému prikape 38 ml 1,6M roztoku n-butyllithia v hexanu. Po skoneném piikapavani se
smés 30 minut micha pfi teploté -70 °C, nadez se k ni prikape 5,6 g N,N-dimethylformamidu a
vysledna smés se necha za michani 15 hodin reagovat, pfiCemz se jeji teplota necha pomalu
vystoupit na teplotu mistnosti.

Po ukondéeni reakce se reakéni smés vylije do vody s ledem a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt
se promyje vodou, vysu$i se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za
sniZzeného tlaku. Ziska se 8,6 g 1-dimethylsulfamoyl-2—formyl—4(5)-isopropylimidazolu.

(4) Ve 100 ml pyridinu se rozpusti 8,5 g 1-dimethylsulfamoyl-2—formyl-4(5)-isopropylimid-
azolu ptipraveného vyse v odstavci (3) a 4,8 g hydroxylamin—hydrochloridu, a k roztoku se pfi
teploté mistnosti ptikape 10 ml acetanhydridu. Po skonceném prikapavani se teplota postupné
zvysi a smés se nechd 5 hodin reagovat pii teploté 80 az 90 °C.

Po ukondeni reakce se rozpoustédlo z reakéni smési oddestiluje za snizeného tlaku, k odparku se
pfida voda a smés se extrahuje ethylacetaitem. Extrakt se promyje zfedénou kyselinou chloro-
vodikovou a pak vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za
snizeného tlaku. Ziska se 2,35 g 2—kyan—4(5)—isopropylimidazolu (meziprodukt ¢. 61) o teploté
tani 88 az 91 °C.

(5) V 80 ml methanolu se rozpusti 2 g 2-kyan—4(5)-isopropylimidazolu ptipraveného vyse
v odstavci (4) a k roztoku se pfida 2,1 g N—chlorsukcinimidu. Smés se micha nejprve 20 hodin
pii teploté mistnosti a pak se necha 8 hodin reagovat pii teplote 40 °C.

Po ukonéeni reakce se z reakéni smési oddestiluje ve vakuu methanol, k zbytku se ptida voda a
smés se extrahuje ethylacetatem. Extrakt se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem sodnym
a rozpoustédlo se oddestiluje za snizeného tlaku. Odparek poskytne po vycisténi chromatografii
na sloupci silikagelu, za pouziti methylenchloridu jako elu¢niho &inidla, 1,67 g 4(5)—chlor-2—
kyan—5(4)—isopropylimidazolu (meziprodukt ¢. 62) o teploté tani 84 az 87 °C.

(6) Ve 30 ml acetonitrilu se rozpusti 1,6 g 4(5)—chlor-2—kyan—5(4)-isopropylimidazolu ptipra-
veného vyse v odstavci (5) a k roztoku se pfida 1,56 g bezvodého uhli¢itanu draselného. Smés se
30 minut michd za varu pod zpétnym chladi¢em, pak se ochladi a piikape se k ni 1,49 g
dimethylsulfamoylchloridu. Po skoneném prlkapavam se smés k dokonéeni reakce 15 minut
zahtiva k varu pod zpétnym chladic¢em.

Reakéni smés se ochladi, vylije se do vody a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt se promyje
vodou, vysudi se bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje za snizeného tlaku.
Zbytek poskytne po vy&isténi chromatografii na sloupci silikagelu, za pouziti methylenchloridu
jako elugniho &inidla, 2,1 g 4(5)~chlor-2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-5(4)-isopropylimidazolu
(sloucenina ¢&. 125).
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Podle NMR spektroskopie je shora uvedeny produkt tvofen smési isomeri sestavajici z 4—chlor—
2-kyan—1—dimethylsulfamoyl-5—isopropylimidazolu a S5-chlor—2—kyan—I-dimethylsulfamoyl-
4—isopropylimidazolu v poméru cca 2:1.

(7) 2,1 g smési isomeru ziskané vy3e v odstavci (6) se necha 5 dni stat pfi teploté mistnosti a pak
se vyCisti chromatografif na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako elu¢niho ¢inidla.
Ziska se 1 g 4—chlor-2-kyan—!—dimethylsulfamoyl-5~isopropylimidazolu (slou¢enina &. 125-b)
tajiciho za rozkladu pfi 75 az 82 °C. Z vySe uvedené slouceniny se &isténim a izolaci ziska
rovnéz 4(5)-chlor-2-kyan-5(4)-isopropylimidazol (meziprodukt &. 62).

Ptiklad 12

Syntéza 4-chlor-1-dimethylsulfamoyl-5—-n—propylimidazol-2—karbothioamidu (slouéenina ¢&.
185-b)

(1) Do c¢tythrdlé bariky se v proudu dusiku prfedlozi 6,0 g 2-kyan—4,5-dichlor-1-dimethyl-
sulfamoylimidazolu o teploté¢ tini 100 az 103 °C a 180 ml suchého tetrahydrofuranu.
Za udrZovani teploty chlazenim pevnym oxidem uhli¢itym v acetonu na -75 °C nebo na teploté
niz3i se k smési postupné piikape 15,3 ml 1,6M roztoku n—butyllithia v hexanu (vyrobek firmy
Aldrich), reakéni smés se 15 minut chladi na shora uvedenou teplotu, pak se k ni pii teploté
-70 °C nebo pfi teploté nizsi prikape roztok 5,7 g n—propyljodidu v 15 ml tetrahydrofuranu a
vysledna smés se pfes noc micha, pfi¢emz se jeji teplota necha postupné vystoupit na teplotu
mistnosti.

Po ukongeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se 500 ml methylenchloridu.
Extrakt se promyje vodou, vysu$i se bezvodym siranem sodnym a methylenchlorid se
oddestiluje. Zbytek se vyd&isti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu
jako elu¢niho cinidla a pak novou chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti smési
ethylacetatu a n-hexanu jako eluéniho ¢&inidla. Ziska se 2,8 g 4—chlor—2-kyan—l—-dimethyl-
sulfamoyl-5-n—propylimidazolu (slou¢enina &. 16-b) o teploté tani 66 az 68 °C.

(2) Do &tythrdlé baiiky se predlozi 2,7 g 4—chlor-2—kyan—I—dimethylsulfamoyl-5—-n—propyl-
imidazolu ptipraveného vyse v odstavci (1), 40 ml dioxanu, 1,0 g triethylaminu a 0,8 g pyridinu.
Do této smési se pak pii teploté 20 az 25 °C po dobu zhruba 30 minut uvadi plynny sirovodik az
do vymizeni vychoziho materialu.

Po ukonleni reakce se reak¢ni smés vylije do vody, vysraZené krystaly se odfiltruji pomoci
odsavaci nalevky a vysusi se. Tento krystalicky material poskytne po vy&isténi chromatografii na
sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako eluéniho ¢inidla 2,3 g 4—chlor-1-dimethyl-
sulfamoyl-5-n—propylimidazol-2-karbothioamidu (slou¢enina & 185-b) o teplot& tani 160 az
162 °C.

Priklad 13

Syntéza N—propionyl-4—chlor—1-dimethylsulfamoyl-5-n—propylimidazol-2—karbothioamidu
(sloucenina ¢&. 187-b)

Do &tythrdlé barky se predlozi 2,0 g 4—chlor—!-dimethylsulfamoyl-5—n—propylimidazol-2—
karbothioamidu (slouenina ¢. 185-b), 24 ml acetonu a 1,12 g pyridinu. K smési se pfi teploté 0
az 5 °C piikape 1,19 g propionylchloridu a po skonéeném ptikapavani se smés neché reagovat
nejprve 1 hodinu pfi teploté 30 az 35 °C a pak za michani dal3ich 30 minut za varu pod zpé&tnym
chladic¢em.
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Po ukonCeni reakce se reakéni smés vylije do vody a extrahuje se ethylacetatem. Extrakt se
promyje vodou, vysu$i se bezvodym siranem sodnym a ethylacetit se oddestiluje. Zbytek
poskytne po vycisténi chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako
eluéniho ¢inidla 1,02 g N-propionyl—4—chlor—1-dimethylsulfamoyl-5—n—propylimidazol-2-
karbothioamidu (sloucenina ¢. 187-b) o teploté tani 150 az 152 °C.

Ptiklad 14

Syntéza 2—kyan-1—-dimethylsulfamoyl-4,5—difenylthioimidazolu (slou€enina &. 141)

(1) Smisi se 8,0 g 2-kyan—I-dimethylsulfamoyl-5—fenylthioimidazolu (slou¢enina &. 10-b)
pfipravené¢ho obdobnym postupem, jaky je popsan vyse v pfikladu 2, 60 ml methanolu a 60 ml
7% vodného roztoku kyseliny chlorovodikové a smés se necha za michani 2 hodiny reagovat pfi
teploté 40 az 50 °C. Po ukondeni reakce se reakéni smés slabé zalkalizuje amoniakem, vysraZené
krystaly se odfiltruji a vysusi se. Ziska se 4,2 g 2-kyan—4(5)fenylthioimidazolu (meziprodukt &.
26) o teplote tani 166 az 169 °C.

(2) K smési 4,2 g 2-kyan—4(5)-fenylthioimidazolu, pfipraveného vySe v odstavci (1), 80 ml
acetonitrilu a 3,1 g bezvodého uhli¢itanu draselného se pfida 3,4 g dimethylsulfamoylchloridu a
vysledna smés se nechd 1 hodinu reagovat za varu pod zpétnym chladi¢em. Po ukonéeni reakce
se reakéni smés ochladi a pevny material se odfiltruje. Z filtratu se oddestiluje rozpoustédio a
odparek se vycisti chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako
elu¢niho Cinidla. Izoluje se 5,8 g 2~-kyan—1—dimethylsulfamoyl-4(5)-fenylthioimidazolu (sloude-
nina ¢. 10).

(3) Do &tyrhrdlé bariky se v dusikové atmosféfe predlozi 5,8 g 2-kyan—1—dimethylsulfamoyl—
4(5)-fenylthioimidazolu pfipraveného vyse v odstavci (2) a 150 ml suchého tetrahydrofuranu, a
k smési se za udrzovani teploty chlazenim pevnym oxidem uhli¢itym v acetonu na -75 °C nebo
Po skonéeném piikapavani se smés je$té 15 minut chladi na shora uvedenou teplotu, natez se
k ni pfi teploté -70 °C nebo pfi teploté niz$i pfikape 20 ml roztoku 5,2 g difenyldisulfidu
v tetrahydrofuranu. Vysledna smés se pak necha ohfat na teplotu mistnosti.

Po ukonceni reakce se reakeni smés extrahuje ethylacetatem, extrakt se promyje vodou, vysusi se
bezvodym siranem sodnym a rozpoustédlo se oddestiluje. Zbytek se vy€isti chromatografii na
sloupci silikagelu za pouziti methylenchloridu jako eluéniho ¢éinidla. Izoluje se 1,7 g 2—-kyan—1—
dimethylsulfamoyl-4,5—difenylthioimidazolu (slou¢enina €. 141) o teplot& tani 98 az 101 °C.

Ptiklad 15
Syntéza 4-brom—-2—kyan—1—dimethylsulfamoyl-5-n—propylimidazolu (sloucenina &. 157-b)

(1) Analogickym postupem jako v pfikladu 1 se z 2—kyan—4,5—dibromimidazolu o teploté tani
200 az 203 °C ptipravi 2-kyan—4,5—dibrom—1-dimethylsulfamoylimidazol o teploté tani 118 az
120 °C.

(2) Do ¢tyrhrdlé bariky o objemu 200 ml se v proudu dusiku ptedlozi 5 g 2—kyan—4,5-dibrom—1-
diemthylsulfamoylimidazolu pfipraveného vySe v odstavci (1) a 120 ml suchého tetra-
hydrofuranu. Za udrzovani teploty chlazenim pevnym oxidem uhliitym v acetonu na -75 °C
nebo na niz8i hodnoté se k smési postupné piikape 9,6 ml 1,6M roztoku n—butyllithia v hexanu
(vyrobek firmy Aldrich). Po skoneném ptikapavani se reakéni smés chladi na shora uvedenou
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teplotu jestd 15 minut, nadeZ se k ni za chlazeni na teplotu -75 °C nebo na teplotu niz3i pfikape
roztok 3,6 g n—propyljodidu v 15 ml tetrahydrofuranu. Vysledna smés se pak necha za michéni
postupné ohfat na teplotu mistnosti.

Po ukondeni reakce se reakéni smés extrahuje ethylacettem, extrakt se promyje vodou, vysusi se
bezvodym siranem sodnym a ethylacetdt se oddestiluje. Zbytek poskytne po vy<isténi
chromatografii na sloupci silikagelu za pouZiti methylenchloridu jako elu¢niho &inidla 2,1 g
4-brom-2-kyan—1-dimethylsulfamoyl-5—n—propylimidazolu (slou¢enina &. 157-b) o teploté tani

93 a7z 94 °C.

Typické ptiklady imidazolovych derivatd obecného vzorce I podle vyndlezu jsou uvedeny v

nasledujici tabulce 2.

Tabulka 2
N
Ri—, I
N R,
SO2R4
(Y
SLLé R R, R; R4 teplota
tani (°C)
1 CN H H -N(CH;), 74 az 76
2 CN CH; H -N(CH;), 78 az 83
4 CN fenyl H -N(CH3), 101 az 102
5 CN 4—chlorfenyl H ~N(CH3), 148 az 149
6 CN 2—thienyl H -N(CH3), 145 az 150
7 CN 5—chlor-2-thienyl H -N(CHas), 145 az 148
8 CN 5—brom—2-thienyl H ~N(CHzs), 138 az 140
11 CN 2—chlorfenyl H —N(CH;)2 118 az 121
12 CN 4—nitrofenyl H -N(CH;), 107 az 108
17 CN fenyl Cl ~N(CH:), 106 az 109
18 CN 4-methylfenyl Cl ~N(CHs;), 101 az 108
19 CN 3—methylfenyl Cl ~N(CH3), 90 az 95
21 CN 3,4-dimethylfenyl Cl -N(CHs), 95 az 105
22 CN 4-methoxyfenyl Cl —N(CH3), 102 az 107
23 CN d4—chlorfenyl Cl -N(CH;s), 108
25 CN 3,4—dichlorfenyl Cl -N(CH;3), 99 az 105
26 CN 4—fluorfenyl Cl ~N(CHs); 105 az 107
31 CN terc.butyl Br ~N(CHs), 88 a2 90
33 CN 4—methylfenyl Br -N(CH;), 106 az 108
34 CN 4—terc.butylfenyl Br -N(CH;), 105az 110
35 CN 4—methoxyfenyl Br —N(CH3)» 96 az 99
36 CN 4—fluorfenyl Br ~N(CHs)2 87 az 93
41 CN 4-bromfeny! Cl ~N(CH;), 110az 116
43 CN 2-naftyl Ci ~N(CH3), 124 a7 126
44 CN CH; CH; -N(CH;); 52 az 54
45 CN fenyl CH; -N(CHj3), 101 az 105
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Tabulka 2 - pokrac¢ovani

SL &. R, R> R; R4 teplota tani
(&)
47 CN fenyl fenyl -N(CH:s), 148 az 149
48 CN fenyl CN -N(CHs;), 124 az 129
49 —CSNH, fenyl H ~N(CH;), 155 az 175
50 —CSNH, 4—chlorfenyl H ~N(CH3), 197 az 201
51 —CSNH, fenyl Cl ~N(CH;), 110 az 130
52 ~CSNH, H Br ~N(CH;), 140 az 144
66 CN 3,4—dichlorfenyl H ~N(CH;), 139 az 142
74 CN CH; NO; ~N(CHs), 110az 117
84 CN 5—methyl-2—furyl H ~N(CHs), 120 a2 124
87 CN 4—(chlormethyl)thio)fenyl H ~N(CHj;), 142 az 146
88 CN CH; CN -N(CHjs), 80 az 84
101 CN fenyl H isopropyl 80 az 83
103 CN fenyl Cl ~N(C;Hs)2 70 az 80
104 CN fenyl Br -N(C,Hs), 55a276
105 CN fenyl Ci morfolino 106 az 110
106 CN fenyl Br morfolino 70 az 83
114 CN 2—furyl 2—furyl ~N(CH;), 118 az 123
115 CN 4—pyridyl H -N(CH;), 138 az 142
134 CN S—n—-C,;Ho Cl -N(CH;), 36 az 38
141 CN fenylthio fenylthio —N(CH;), 98 az 101
151 CN benzyl Cl -N(CH;), 94 az 97
166 CN OCH,CF; Br ~N(CH;), 77 az 79
180 CN H I -N(CHj3), 101 az 105
190 CN -SO,N(CH3), H -N(CHj3), 142 az 149
212 CN 4-nitrofenyl Cl —N(CH;), 140 az 145
3-b CN n—C;H; H —N(CHj3), 51az52
9-b CN SCH; H —N(CHj3), 114 az 115
10-b  CN fenylthio H —N(CH;), 106 az 107
14-b CN H Cl -N(CH;), I111az114
15-b CN CH; Cl —N(CH3;), 90 az 95
16-b CN n—C;H; Cl -N(CHj3), 64 az 66
17-b  CN fenyl Cl -N(CHj;), 109 az 112
18-b CN 4-methylfenyl Cl ~N(CHs)2 133 az 134
20-b CN 2—-methylfenyl Cl ~N(CHs), 93 az 96
23-a CN 4—chlorfenyl Cl -N(CHa3), 133 az 138
23-b CN 4—chlorfenyl Cl ~N(CH;), 117 az 120
24-b CN 2—chlorfenyl Cl —N(CHs), 113 az 117
26-b CN 4—fluorfenyl Cl ~N(CHj;), 120 az 122
27-b CN SCH; Cl -N(CH;), 101 az 103
28-b CN fenylthio Cl -N(CHs), 107 az 108
29-b CN H Br -N(CH;), 100 az 103
30-b CN CH; Br -N(CH;), 107 az 110
32-b CN fenyl Br ~N(CH;), 122 az 124
33-b CN 4-methylfenyl Br ~N(CH;), 136 az 137
39-b CN C,H;s Br —N(CH;), 112 az 115
40-b CN ~CH,CH=CH;, Br —N(CH;), 92 az %4
42-a CN 4—isopropylfenyl Cl —N(CHs), 110az 114
46-a CN fenyl SCH; ~N(CHj3), 99 az 101
51-b —~CSNH, fenyl Cl ~N(CH;), 115 az 128
53-b —CSNH;, fenyl Br -N(CH;), 110az 118
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Tabulka 2 - pokracovani

SL &, R, R, R; Ry teplota tani
W9
556 CN 3—methyl-4—methoxyfenyl Cl —N(CHj), 115az 118
56-b CN 4—ethylfenyl Cl -N(CH3), 110az 112
57-b CN fenylthio Br ~N(CH;), 94 az 97
58-b CN benzyl Br -N(CHj3)» 87 az 89
60-b CN —SOzcsz H —N(CH3)2 121 az 124
61-b CN 3—fluorpropyl Cl -N(CH;), 75 az 79
65-b CN 2—chlorfenyl Br -N(CH;), 119 az 123
67-b CN 4-2'2'2'~ Cl —N(CH;), 111az 113
trifluorethoxy)fenyl
68-b CN 4-2'2',2'- Br ~N(CHj3), 115az118
trifluorethoxy)fenyl
69-b CN —CH,OH H —N(CH;), 106 az 107
70-b CN 3—chlorfenyl Cl -N(CH3), 96 az 99
73-b CN ~SCH,CH=CH;, H -N(CH;), 20 az 30
75-b CN 1,2—difenylethyl H -N(CH;), 101 az 103
76-b CN o~hydroxybenzyl H -N(CH;), 98 a7z 100
103-b CN fenyl Cl -N(C,H;s), 99 az 101
106-b CN fenyl Br morfolino 126 az 130
I11-b CN 4—chlorfenylthio Cl ~N(CHs;), 92 az 94
112-b CN 3—chlorpropyl Cl ~-N(CH;), 102 az 105
113-b CN C,H; Cl —N(CH;), 95 az 97
119-b CN n—C,4H, Cl -N(CH;), 48 az 49
120-b CN n—-CsH, Cl ~N(CH;), 37 az39
121-b  CN n—CgH3 Cl —~N(CHs), np>>"1,500
2
1226 CN n—-C;H;s Cl -N(CH3), np>°1,501
9
123-b  CN n—CgHy; Cl ~N(CHs), np>>°1,498
1
124-b CN n—C,Hys Cl —N(CH3), 34 az 36
125-b CN iso—C;H; Cl ~N(CHj3), 75 az 82
(rozklad) .
126-b CN iso—C4Hy Cl ~N(CH;), 73 az76
127-b CN terc.C4Hy Cl -N(CH;), 74 az 80
128-b CN cyklopropyl Cl —-N(CH;), 76 a2z 79
129-b CN cyklohexyl Cl -N(CHs3), 107az 111
130-b CN —CH,;CH=CH, Cl -N(CHs3)» 67 az72
132-b CN SC,H; Cl -N(CH;), 107 az 110
133-b CN S—n-C;H, Cl -N(CHj;), 70 az 74
135-b CN benzylthio Cl -N(CH;s), 149 az 152
136-b CN 3—trifluormethyl-2— Cl -N(CHj3), 126 az127
pyridylthio
137-b CN 3—trifluormethyl-2— H -N(CH;), 109 az 111
pyridylthio
138-b CN 4—chlorfenylthio H —N(CH:)» 110az 112
140-a CN SC,H; H -N(CH;), 36 az 40
140-b CN SC,H; H -N(CH;), 41 az45
142-a CN fenylthio C,H; ~N(CH;), 86 az 89
145-b CN 4—chlorbutyl Cl -N(CH;), np'1,538
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Tabulka 2 - pokradovani

Sl ¢. R; R, R; Ry teplota tani
CO
146-b CN 5—chlorpentyl Cl -N(CH;), np***1,532
8
147-b  CN CH,OCH; Cl -N(CH;), 64 az 66
148-b CN CH,0OC,H;s Cl -N(CH;), 82az 84
149-b CN 1-hydroxypropyl Cl -N(CHs), 70 az 73
150-b CN 1-hydroxybutyl Cl ~-N(CH;), np***1,509
7
151-b CN benzyl Cl -N(CHs), 92 az 100
152-b CN 4-methylbenzyl Cl -N(CHs), 125 a7 129
153-b CN 3—methylbenzyl Cl -N(CHzs), 93 az 96
154-b CN 2-methylbenzyl Cl -N(CHzs), 119 az 123
155-b CN 2—fluorbenzyl Cl -N(CH;s), 105 az 109
156-b CN fenethyl Cl -N(CH;3), 106 az 110
157-b  CN n—C;H, Br —N(CHa), 93 az 94
160-b  CN n—C¢Hj3 Br -N(CHs), 99 az 101
165-b CN 4—chlorfenylthio Br —N(CHs), 94 az 95
167-b CN S—-n-C;H; Br -N(CH;), 76 az 78
168-b CN S—n-C;Hy Br -N(CH3), 48 az 50
169-b CN S—iso—-C4Hy Br -N(CH;), 77 a2 79
170-b CN CH,OCH; Br —N(CH;3), 65 az 67
171-b  CN CH,0C,H;s Cl -N(CHs), 100 az 101
172-b  CN methoxykarbonyl Cl -N(CH;), 98 az 101
173-b  CN N—(4—chlorfenyl)-karbamoyl Br -N(CH;), 106 az 109
174-b CN N—fenylkarbamoyl Br -N(CHs), 105 az 107
175-b  CN N—ethylkarbamoy! Br —N(CH;), 98 az 100
181-a CN n—C;H, I ~N(CH;), 76 az 79
181-b CN n-C;H, I -N(CHs), 99 az 103
182-a CN n-C;H; —COCF;  -N(CH;), 90 a2 92
185-b -CSNH, n—-C;H; Cl —N(CHs), 160 az 162
186-b  N-acetylthio- n—C;H; Cl -N(CH;), 119 az 123
karbamoyl
187-b  N-propionyl- n-C;H, Cl -N(CHz3), 150 az 152
thiokarbamo
yl
188-b N- fenyl Cl —N(CHs), 67 az 72
methylthio-
karbamoyl
189-b  N-acetylthio- fenyl Cl —N(CH;3), 110az 114
karbamoyl
191-b CN —Si(CH;); Cl -N(CHjs), 116 az 119
192-b  CN n—CyoHa Cl -N(CH3),  np~°1,499
4
193-b CN C-Hs H -N(CHs), 69 az 71
194-b CN n—C,H, H -N(CHs), 52 az 53
195-b CN S—n—-C,H, H —N(CH;), 50az 51
196-b CN 1-hydroxy-3—fenylpropyl Cl ~N(CH3), np**°1,551
2
197-b  CN 1-hydroxypropyl H -N(CHs), 94 az 97
198-b CN o—hydroxybenzyl Cl -N(CH;), 102 az 104
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Tabulka 2 - pokradovani

Sl &. R; R; R; R4 teplota tan{
(°C)

199-b CN a~acetoxybenzyl Cl -N(CHs) 82 az 86
200-b CN 1-hydroxy-3—methylbutyl Cl —N(CH;), 71 az 74
201-b CN 4-methyl-3—chlorfenyl Cl —N(CHs), 99 az 103
202-b CN 4-methyl-3—chlorfenyl Br ~N(CH3), 103 az 106
203-b CN 4—methoxy—-3—chlorfenyl Cl -N(CHs), 97 az 101
204-b CN 4—methoxy-3—chlorfenyl Br —N(CHj3), 105az 110
205-b CN 2,3~dichlorfenyl Cl -N(CH3), 103 az 107
206-b CN 4—ethoxyfenyl Cl —N(CHj), 122 az 124
207-b CN 4—ethoxyfenyl Br ~N(CH;), 110az 113
208-b CN 3,4-methylendioxyfenyl Ci -N(CH;), 150 az 153
209-b CN 3,4-methylendioxyfenyl Br —N(CHs)» 95 a7 98
210-b CN 4—kyanfenyl Cl -N(CH3), 182 az 185
211-b CN 4-kyanfenyl Br -N(CHj3), 175 a2 178
212-b CN 4—nitrofenyl Cl ~N(CHj3), 144 az 146
213-b CN 2-butenyl Cl -N(CH;), 87 az 90
214-b CN iSO'-CsHu Cl —N(CH3)2 45 az 47
218-b —CSNH, benzyl Cl —N(CH3), 118 az 121
222-b  N-acetylthio- benzyl Cl ~N(CHj;), 163 az 165

karbamoy]!
223-n  N-propionyl- benzyl Cl —N(CH3), 149 a7 152

thiokarbamo

yl
227-b  CN 3—chlorbutyl Cl ~N(CHs), 54 az 57
230-b CN -CH,CH=C(CH3), Cl ~N(CH3s), 75a278

Jako fungicidy pouzitelné v zem&délstvi a zahradnictvi vykazuji sloueniny podle vynalezu
vynikajici 0ginky proti chorobam napadajicim uZitkové rostliny, jako jsou choroba ryze
zplisobovana houbou Pyricularia oryzae, hniloba pochev ryZe zplisobovana houbou Rhizoctonia
solani, rzivost ovsa zpasobovana houbou Colletotrichum lagenarium, padli na okurkach
zplisobované houbou Sphaerotheca fuliginea, peronospora okurek zpisobovana houbou
Pseudoperonospora cubensis, hniloby rajéat zpiisobované houbami Phytophthora infestans a
Alternaria solani, melanosa citrusi zptisobovana houbou Diaporthe citri, plisiiové onemocnéni
citrusti zptsobované houbou Penicillium digitatum, strupovitost hrusni zpiisobovana houbou
Venturia nashicola, skvrnitost listi jabloni zplisobovana houbou Alternaria mali, peronospora
révy vinné zpasobovand houbou Plasmopara viticola, dale pak plisiovd onemocnéni
zpiisobovana houbou Botrytis cinerea a sklerotiniové choroby zphsobované houbou Sclerotinia
sclerotiorum na riiznych uzitkovych rostlinach, jako i piidni choroby zpiisobované napfiklad
fytopathogennimi houbami naleZejicim k rodim Fusarium, Pythium, Rhizoctonia, Verticillium,
Plasmodiophora, Aphanomyces apod.

Popisované slouéeniny zejména vykazuji vynikajici preventivni dCinek na takové choroby, jako
jsou pliseii bramborova (Phytophthora infestans) na rajéatech a okurkach, peronospora okurek
(Pseudoperonospora cubensis), peronospora révy vinné (Plasmopara viticola) a peronospora
tabakova (Peronospora tabacina), jakoZ i na pudni choroby zpiisobované houbami nalezejicimi
do t¥idy Phycomycetes, jako jsou rody Plasmodiophora, Aphanomyces, Pythium apod.

Slougeniny podle vynalezu maji dlouhodoby residulni Ginek, takze vykazuji jednak vynikajici
preventivni G¢innost a spolu s ni i vyte¢nou G¢innost kurativni. Chorobu je tedy moZzno potirat i
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po jiz prob&hlé infekei. Sloudeniny podle vynalezu je mozno aplikovat na listy oSetfovanych
uzitkovych rostlin. Popisované sloudeniny dale vykazuji systemickou GCinnost, coZ umoziiuje
potirat choroby napadajici stonky a listy rostlin aplikaci G€innych latek do pidy.

Slougeniny podle vynalezu mimoto vyte¢n& hubi hmyz $kidce vyskytujici se v zemédélstvi a
zahradnictvi, jako jsou rizni kfisci a svitilky, pfedivka Plutella xylostella, Nephotettix
cincticeps, Callosobruchus chinensis, Spodoptera litura, Myzus persicae (msice broskvoiova),
dale roztodi, jako je Tetranychus urticae (sviluska snovaci) a Tetranychus cinnabarinus,
Panonychus citri apod., a nematody, jako je hid’atko Meloidogyne incognita apod.

K aplikadnim G¢eliim je moZno sloudeniny podle vynéalezu zpracovavat na rizné prosttedky, jako
jsou emulgovatelné koncentraty, suspenzni koncentraty, popraSe, smacitelné prasky, vodné
roztoky, granulaty apod., a to za pouZiti nosnych a pomocnych latek, jak je to v daném oboru
obvyklé. Tyto prostfedky je moZzno pouzivat bud’ jako takové nebo je lze fedit vhodnym
fedidlem, jako vodou apod., na zadanou niz3i koncentraci.

Jako vhodné pomocné latky pouzivané k shora zmin&€nému aéelu je mozno uvést, kromé nosica,
napiiklad emulgatory, suspenda¢ni d&inidla, dispergatory, penetratni Cinidla, smacedla,
zahustovadla, stabilizatory apod.

Nosi¢e je mozno rozdélit na nosiCe pevné a nosiCe kapalné. Jako piiklady pevnych nosici Ize
uvést razné praskové materidly Zivodi$ného a rostlinného pilivodu, jako jsou Skroby, cukr,
praskova celuldza, cyklodextrin, aktivni uhli, s6jovd moucka, pSeni¢nd mouka, mleté plevy,
dievni mougky, rybi moucky, suSené mléko apod., a mineralni praskové materidly, jako jsou
mastek, kaolin, bentonit, komplex bentonit-alkylamin, uhli¢itan vapenaty, siran véapenaty,
hydrogenuhligitan sodny, zeolit, kiemelina, koloidn{ oxid kfemicity, jil, alumina, oxid kfemicity,
praskova sira apod. Z kapalnych nosi¢l lze jmenovat vodu, Zivoci$né a rostlinné oleje, jako
kukufiény olej, sdjovy olej, bavinikovy olej apod., alkoholy, jako ethylalkohol, ethylenglykol
apod., ketony, jako aceton, methylethylketon apod., ethery, jako dioxan, tetrahydrofuran apod.,
alifatické uhlovodiky, jako kerosen, petrolej, kapalny parafin apod., aromatické uhlovodiky, jako
xylen, trimethylbenzen, tetramethylbenzen, cyklohexan, solventnaftu apod., halogenované
uhlovodiky, jako chloroform, chlorbenzen apod., amidy kyselin, jako dimethylformamid apod.,
estery, jako ethylacetat, estery mastnych kyselin s glycerolem apod., nitrily, jako acetonitril
apod., slou€eniny obsahujici siru, jako dimethylsulfoxid apod., dale N-methylpyrrolidon apod.

Jako priklady dalich pomocnych latek (kromé nosicl), jako shora zminénych emulgétord,
suspendadnich &inidel, dispergatort, penetraénich &inidel, smacedel, zahuStovadel, stabilizatord
apod., Ize uvést nasledujici konkrétni povrchové aktivni Cinidla.

Polyoxyethylen-alkylarylethery,  polyoxyethylenglykol-nonylfenylethery,  polyoxyethylen—
laurylether, polyoxyethylovany ricinovy olej, polyoxyethylen—alkylarylsulfaty (polyoxyethylen—
alkylfenylether—sulfaty), polyoxyethylenestery mastnych kyselin (polyoxyethylenstearat), estery
polyoxyethylovanych mastnych kyselin se sorbitanem, fosfatované nizsi alkoholy, natrium-
alkylsulfat, natrium-ligninsulfonat, ligninsulfonat vapenaty, alkylarylsulfonaty, natrium-alkyl-
benzensulfonaty, kondenzaéni produkt natrium—f3-naftalensulfonatu s formaldehydem a dialkyl-
sulfosukcinaty.

K vyrobé biocidniho prosttedku se slou¢enina podle vynalezu homogenné smisi s alespofi jednou
shora uvedenou nosnou nebo/a pomocnou latkou.

Hmotnostni pomér sloudeniny podle vynéalezu k nosné & pomocné latce v biocidnim prostfedku
se obecné pohybuje od 0,05:99,95 do 90:10, s vyhodou od 0,2:99,8 do 80:20.
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Protoze koncentrace a aplikované davky G¢innych latek podle vynalezu se mohou znadné ménit v
zavislosti na o3etfované uzitkové rostling, na zpiisobu aplikace, aplikaéni formé apod., je velmi
obtizné definovat n&jaké pfesné rozmezi koncentraci a davek. Obecné lze vSak fici, Ze v pfipadé
aplikace na list se koncentrace uéinné latky v aplikovaném prostfedku obvykle pohybuje od 0,1
do 10 000 ppm, uelné od 1 do 2000 ppm, v pFipadé pidni aplikace se pak davky obvykle
pohybuji od 10 do 100 000 g/ha, Gcelné od 200 do 20 000 g/ha.

Je-li to zadouci nebo Ggelné, Ize sloudeniny podle vynalezu pouZivat ve smési nebo v kombinaci
s jinymi agrochemikaliemi, jako jsou napfiklad insekticidy, akaricidy, nematocidy, fungicidy,
antivirova &inidla, atraktanty, herbicidy, regulatory ristu rostlin apod. Pfi pouZiti t&chto smési
nebo kombinaci 1ze n¢kdy dosahnout jesté lepsich vysledki.

Jako priklady vhodnych insekticidi, akaricidi a nematocidi je moZno uvést organické
sloueniny fosforu, karbamaty, organické chlorderivaty, organokovové slouceniny, pyrethroidy,
derivaty benzoylmoc&oviny, sloudeniny typu juvenilniho hormonu, dinitroslou¢eniny, organické
sloudeniny siry, derivaty mod&oviny, triazinové derivaty apod. Sloudeniny podle vynalezu lze
rovnéZ pouzivat ve smési nebo v kombinaci s biologickymi pesticidy, jako jsou BT-Cinidla,
virové preparaty pathogenni pro hmyz apod.

Jako vhodné fungicidy je moZno jmenovat napfiklad organické slouceniny fosforu, organické
chlorderivaty, dithiokarbamaty, N-halogenthioalkylderivaty, dikarboximidoderivaty, benz-
imidazolové sloudeniny, azolové slouéeniny, karbinoly, benzanilidové derivaty, acylalaninové
sloudeniny, morfolinové sloudeniny, anthrachinonové sloudeniny, chinoxalinové slouceniny,
derivaty krotonové kyseliny, derivaty sulfenovych kyselin, derivaty mo¢oviny, antibiotika apod.

V nasledujici ¢asti jsou uvedeny testy u€innosti biocidnich prostfedki podle vynalezu proti
$kodlivym organismiim v zemédelstvi a zahradnictvi.

Pokud neni uvedeno jinak, vyhodnocuji se vysledky jednotlivych testi podle nasledujicich
kritérii.

Udinnost se vyhodnocuje vizuain€ tak, Ze se zji$tuje rozsah choroby na pokusné rostling, a
vyjadfuje se za pomoci nasledujici stupnice:

stupeti i¢innosti rozsah choroby
5 rostlina neni chorobou viibec zasazena
4 plocha, pocet nebo délka 1ézi je v porovnani s neoSetfenou

rostlinou niz$i nez 10 %

3 plocha, podet nebo délka lézi je v porovnani s neosetfenou
rostlinou niz$i nez 40 %

2 plocha, pocet nebo délka lézi je v porovnani s neo3etfenou
rostlinou nizsi nez 70 %

1 plocha, pocet nebo délka lézi je v porovnani s neoSetienou
rostlinou vys§i nez 70 %
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Test 1
Test preventivni G¢innosti proti padli na okurkach

V polyethylenovém kvétina¢i o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina okurky (odriida Suyo). Kdyz
rostlina doroste do stadia 1 listu, postiika se za pomoci postiikové pistole 10 ml roztoku
obsahujiciho testovanou slouceninu ve stanovené koncentraci. O$etiena rostlina se jeden den a
jednu noc uchovavd v komofe s teplotou 22 az 24 °C a pak se inokuluje konidiemi houby
Sphaerotheca fuliginea (padli). Za 10 dnu se zjisti rozsah choroby na prvém listu, ktery se
vyjadri za pomoci odpovidajiciho stupné u¢innosti definovaného vySe.

Vysledky testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 3.

Tabulka 3

slouéenina €. stupeii iéinnosti
(500 ppm)

15-b
23-a
59-b
106-b
133-b
167-b
169-b
171-b

Vi W W E Wes A

Test 2
Test preventivni u€innosti proti anthraknéze na okurkach

V polyethylenovém kvétinac¢i o praméru 7,5 cm se péstuje rostlina okurky (odriida Suyo). Kdyz
rostlina doroste do stadia 2 listd, postiikd se za pomoci postfikové pistole 10 ml roztoku
obsahujiciho testovanou slou¢eninu v predem stanovené koncentraci. Kvétinaée s o3etfenymi
rostlinami se jeden den a jednu noc uchovévaji v klimatizované komofe pfi teploté 22 az224 °C a
pak se rostliny inokuluji suspenzi spér houby Colletotrichum lagenarium vyvolavajici
anthraknézu. Za 7 dni po inokulaci se zjisti rozsah choroby na prvém listu a za pomoci shora
uvedené stupnice s¢ vyjadii pomoci stupné ainnosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nésledujici tabulce 4.
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Tabulka 4

sloucenina &. stupeifi Géinnosti
(500 ppm)

3-b
17-b
26
28-b
51
51-b
59-b
69-b
70-b
73-b
75-b
101
105
106

upbuuauuwuumwu

Test 3
Test preventivni G¢innosti proti peronospdie na okurkach

V polyethylenovém kvétinagi o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina okurky (odrida Suyo). Kdyz
rostlina doroste do stadia 2 listd, postiikd se za pomoci postiikové pistole 10 ml roztoku
obsahujiciho testovanou sloudeninu v pfedem stanovené koncentraci. Kvétinage s oletfenymi
rostlinami se jeden den a jednu noc uchovavaji v klimatizované komofe pfi teploté 22 az 24 °Ca
pak se inokuluji suspenzi spor houby Pseudoperonospora cubensis vyvolavajici peronosporu. Za
6 dni po inokulaci se zjisti rozsah choroby na prvnim listu a tento Gdaj se za pomoci shora
uvedené stupnice pievede na stupeti G¢innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 5.
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Tabulka 5
sloucenina &. stuperi uéinnosti
125 ppm 31 ppm
4 5 5
5 5 5
6 5 4
7 5 5
8 5 3
14-b 5 3
15-b 5 5
16-b - 5
17 5 5
17-b - 5
23 5 5
29-b 5 5
30-b 5 5
31 4 3
32-b 5 5
33 - 5
34 5 5
36 - 5
37 5 S
45 5 5
47 5 5
48 5 5
49 5 4
50 5 5
52 5 5
53-b 5 5
101 5 4
103 5 5
105 4 -
106 5 5
Test 4

Test kurativni aéinnosti proti peronospofe na okurkach

V polyethylenovém kvétinaci o pruméru 7,5 cm se péstuje rostlina okurky (odriida Suyo), ktera
po dosaZzeni stadia 2 listt inokuluje suspenzi spor houby Pseudoperonospora cubensis
vyvolavajici peronosporu. Za 6 hodin po inokulaci se rostlina za pouZiti postfikové pistole
postiiki 10 ml roztoku obsahujiciho testovanou sloudeninu v pfedem stanovené koncentraci.
Kvétinace se jeden den a jednu noc uchovavaji v klimatizované komote pii teploté 22 az 24 °C,
pak se zjisti rozsah choroby na prvnim listu a tento (daj se za pomoci shora uvedené stupnice
pfevede na stuperi uéinnosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 6.
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Tabulka 6

slou€enina €. stupefi iinnosti
125 ppm 31 ppm

3-b

8

9-b
10-b
12
14-b
15-b
16-b
17
17-b
18
18-b
19
20-b
22
23
23-a
23-b
24-b
25
26
26-b
27-b
28-b
29-b
30-b
32-b
33
33-b
36
37
39-b
40-b
41
46-a
48
51
51-b
52
53-b
56-b
57-b
58-b
59-b -
60-b -
61-b -
65-b 5
67-b 5
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Tabulka 6 - pokradovani

slouéenina €.

CZ 283597 B6

125 ppm

stupeti ucinnosti

31 ppm

68-b
69-b
70-b
72
74
76-b
88
101
103-b
106-b
111-b
112-b
113-b
119-b
120-b
121-b
125-b
126-b
128-b
129-b
130-b
132-b
133-b
134
135-b
136-b
138-b
141
142-a
145-b
146-b
147-b
148-b
149-b
150-b
151
151-b
152-b
153-b
154-b
155-b
156-b
157-b
160-b
166
167-b
169-b
170-b

[, -8
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Tabulka 6 - pokraovéni

slouéenina ¢. stupefi u€innosti
125 ppm 31 ppm

171-b
173-b
180

181-a
181-b
185-b
186-b
187-b
189-b
190

201-b
203-b
208-b
209-b
210-b
212-b
213-b
214-b

5

[V N -V
'

[
S thh i e

(IR - VT S VS I - SV IV
w

Wi b

Test 5
Test systemické (i¢innosti proti peronospote na okurkach

V polyethylenovém kvétinagi o priiméru 7,5 cm se péstuje rostlina okurky (odriida Suyo), ktera
se po dosazen{ stadia 2 listd o3etii tak, Ze se na povrch pidy v kvétina&i pomoci pipety nanese
15 ml roztoku obsahujiciho testovanou sloudeninu v predem stanovené koncentraci. Kvétinate
s oSetfenymi rostlinami se dva dny uchovévaji v klimatizované komote pti teplots 22 az 24 °C
a pak se inokuluji suspenzi spér houby Pseudoperonospora cubensis vyvolavajici peronosporu.
Za 6 dni po inokulaci se zjisti rozsah choroby na prvnim listu a tento udaj se za pomoci shora
uvedené stupnice pfevede na stupefi a&innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 7.

Tabulka 7
sloucenina ¢&. stupeii u¢innosti
500 ppm 125 ppm

1 5 3
14-b 5 5
15-b - 5
17 5 4
29-b 5 5
30-b 5 5
37 5 5
52 5 5
53-b 5 5
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Test 6
Test preventivni G&innosti proti plisni na rajéatech

V polyethylenovém kvétinagi o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina rajéete (odrida Ponderosa).
Kdy?Z rostlina doroste do stadia 4 listd, postiika se za pouziti postiikové pistole 10 ml roztoku
obsahujiciho testovanou slougeninu v pfedem stanovené koncentraci. Kvétinice s oSetfenymi
rostlinami se jeden den a jednu noc uchovéavaji v klimatizované komorte pfi teplot& 22 az 24 °©
a pak se inokuluji suspenzi zoosporangii houby Phytophthora infestans (pliseti bramborova).
Za 5 dni po inokulaci se zjisti rozsah choroby na listech rostliny a tento udaj se za pomoci shora
uvedené stupnice pfevede na stupeii G¢innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 8.

Tabulka 8

slou€enina stupeil G€innosti
125 ppm 31 ppm 8 ppm

1y h oy

14-b -
15-b -
16-b -
17 5
17-b 5
18 -
18-b -
19 -
20-b -
21 -
22 -
23 5
23-a -
23-b -
24-b -
25 -
26 -
26-b -
27-b -
28-b -
29-b 5
30-b -
32-b 5
33 5
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Tabulka 8 - pokradovani

sloudenina stupefi G¢innosti
125 ppm 31 ppm 8 ppm

33-b -
34
36
37
39-b
50-b -
41 -
42-a -
42-b -
43
45
46-a
48
49
50
51
51-b
52
53-b
55-b
56-b
57-b
58-b -
59-b -
60-b -
61-b -
65-b -
66 5
67-b -
68-b -
70-b -
72 -
73-b -
74 -
75-b -
76-b -
84 -
88 -
101 5
103 5
104 5
5
5
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105

106-b

111-b

112-b -
113-b -
114 -
119-b -
120-b -
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Tabulka 8 - pokradovani

sloucenina stupeii u¢innosti
125 ppm 31 ppm 8

=

121-b - 5
122-b -
123-b -
124-b -
125-b -
126-b -
128-b -
129-b -
130-b -
132-b -
133-b -
134 -
135-b -
136-b -
137-b -
138-b -
141 -
142-a -
145-b -
146-b -
147-b -
148-b -
149-b -
151 -
151-b -
152-b - -
153-b - -
154-b - -
155-b -
156-b -
157-b -
160-b -
166 -
167-b -
169-b -
170-b -
171-b -
173-b

174-b -
180 -
181-a -
182-b -
185-b -
186-b -
187-b -
189-b -
190 -
201-b -
202-b -

[V SV, SR,

[ T, IV, I R O, B RV AV, B}

[~ R ¥, S BV R W, N |

[V, RV R T S O U RV, BV SR, BV, BV, T ]
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Tabulka 8 - pokradovani

slou€enina stupeni u€innosti

125 ppm 31 ppm 8
203-b - 4
205-b -
206-b -
207-b -
208-b -
209-b -
210-b -
211-b -
212-b -
213-b -
214-b -

S
3

MLWI W1 Ly o wnig

Vi b bl n

Test 7
Test systemického t¢inku proti plisni na rajéatech

V polyethylenovém kvétinaci o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina rajéete (odriida Ponderosa).
Kdyz rajce doroste do stadia 4 listd, zalije se piida v kvétina¢i za pomoci pipety 15 ml roztoku
obsahujiciho testovanou slouceninu v pfedem stanovené koncentraci. Kvétinade se 2 dny udrzuji
v klimatizované komofe pfi teploté 22 az 24 °C, naleZ se pokusné rostliny inokuluji suspenzi
zoosporangii houby Phytophtora infestans. Za 5 dnii po inokulaci se zjisti rozsah choroby na
listech rostliny a tento (daj se za pomoci shora uvedené stupnice pfevede na stupeii G¢innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 9.

Tabulka 9

slou€enina &. stupeil uéinnosti
500 ppm 125 ppm

3-b
10-b
16-b
17-b
19
20-b
22
27-b
28-b
40-b
51
51-b
57-b
58-b
59-b
76-b

L L hh b =&

w
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Test 8
Test preventivni G¢innosti proti Pyricularia oryzae

V polyethylenovém kvétina&i o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina ryZe (odrida Chukyo Asahi).
KdyZ rostlina doroste do stadia 4 listd, postiika se za pomoci postiikové pistole 20 ml roztoku
obsahujiciho testovanou sloudeninu v piedem stanovené koncentraci. Kvétinade s oSetfenymi
rostlinami se 1 den a 1 noc uchovavaji v klimatizované komote pti teploté 22 az 24 °C a pak se
inokuluji suspenzi spor houby Pyricularia oryzae. Za 5 dnd po inokulaci se zjisti pocet 1ézi a
tento daj se za pomoci shora uvedené stupnice prevede na stupeii i¢innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 10.

Tabulka 10
sloucenina &. stupent ti€innosti
500 ppm
27-b 4
48 3
53-b 3
55-b 4
134 3
167-b 3
201-b 4
202-b 4
Test 9

Test preventivni G€innosti proti hnilobé pochev ryze

V polyethylenovém kvétina¢i o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina ryze (odrida Chukyo Asahi).
KdyzZ rostlina doroste do stadia 5 listd, posttika se za pomoci postikové pistole 20 ml roztoku
obsahujiciho testovanou sloudeninu v pfedem stanovené koncentraci. Kvétinace s oSetfenymi
rostlinami se jeden den a jednu noc uchovavaji v klimatizované komote pri teploté 22 az 24 °C,
a pak se inokuluji tak, Ze se mezi pochvy jejich listt poloZi ryZova sldma, na niz byla inkubovana
houba vyvolavajici hnilobu pochev (Rhizoctonia solani). Kvétina€e s rostlinami se 5 dnt udrzuji
ve vIhké komore s teplotou 28 °C a 100% relativni vihkosti vzduchu, nadez se zjisti délka lézia z
tohoto tdaje se za pomoci shora uvedené stupnice zjisti stupeii G&innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 11.
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Tabulka 11
slou¢enina €. stupeil u€innosti
500 ppm
6 3
21 3
27-b 3
34 3
51-b 3
53-b 3
104 3
Test 10

Test preventivni G¢innosti proti rzivosti ovsa

V polyethylenovém kv&tinagi o priméru 7,5 cm se péstuji rostliny ovsa (odriida Zenshin). Kdyz
rostliny dorostou do stadia 2 listd, postfikaji se za pomoci postfikové pistole 10 ml roztoku
obsahujiciho testovanou sloudeninu v pfedem stanovené koncentraci. Kvétinate s oSetfenymi
rostlinami se jeden den a jednu noc uchovavaji v klimatizované komote pfi teplot€ 22 az 24 °C a
pak se inokuluji konidiemi houby Puccinia coronata, vyvolavajici rzivost ovsa. Za 10 dni po
inokulaci se zjisti plocha 1éze na druhém listu a tento udaj se za pomoci shora uvedené stupnice
pfevede na stupeil u¢innosti.

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 12.

Tabulka 12

slou€enina ¢. stupefi uéinnosti
500 ppm

4
14-b
44
52
59-b

104
172-b
180
190

Wb dswWW

Test 11

Test preventivni G&innosti proti nadorovitosti kodt'alovin

Kvétinas o plose 1/140 m® se naplni plidou zamofenou houbou Plasmodiophora brassicae
vyvolavajici nadorovitost kost'alovin a na povrch této pidy se za pomoci pipety nanese 20 ml

roztoku obsahujiciho testovanou sloudeninu v koncentraci odpovidajici aplikaci davky jednak
4 g/m? a jednak 1 g/m*. Za 1 den po o¥etfeni se piida v kvétina¢i plné promisi a zasiji se do ni
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semena vodnice (odriida Kanamachi Kokabu). Rostliny vodnice se pak dale péstuji ve skleniku.
Za 30 dni po zaseti se zjisti rozsah tvorby nadorti na kofenech rostliny a tento tdaj se za pomoci
niZe uvedené stupnice pfevede na stupeni Gi¢innosti:

stupeii ucinnosti vyskyt nadori
5 Zadny
4 mirny
3 stfedni
2 éetny
1 hojny

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 13.

Tabulka 13

sloudenina ¢&. stupeii a¢innosti

N
[

8

O 0~ B -
VRV RN RV vy ]

10-b
12
14-b
15-b
16-b
17
17-b
18
18-b
19
20-b
21
22
23
23-a
23-b
24-b
26
26-b
27-b
29-b
30-b -
32-b
33
33-b
34

[V R NV ]

[ R R Y IV I R I ]

(I, T B S |
Pmnsack
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Tabulka 13 - pokradovani

sloucenina &. stupefi G¢innosti

~

36 5
37 5
39-b -
40-b -
42-a
42-b
46-a
49
50
51
51-b
52
53-b
55-b
56-b
58-b
59-b
65-b
67-b
68-b
73-b
88
105
106
180
201-b
202-b
206-b -
207-b -

Y STV, RV SR ¥, S BV, B R |

[, JL Y, T S T ~NU R |
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Test 12
Test antimikrobialni G&innosti proti fytopathogennim houbam

Na agarové Zivné prostiedi s bramborovym vyluhem a dextrosou, obsahujici 100 ppm
streptomycinu a 100 ppm testované sloudeniny se pfenese kruhovy vyfez mycelia vytiznuty z
agaru, na némz byla péstovana houba Pythium aphanidermatum. Po inkubaci provadéné 48 hodin
pii teploté 22 °C se zméFi primé&r mycelia. Podle nasledujiciho vzorce se pak zjisti inhibice
vegetativniho riistu v procentech.

pramér mycelia na oSetfeném agaru
inhibice vegetativniho riistu (%) = 100 - x 100
primér mycelia na neoSetfeném agaru

Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 14.

-39-




CZ 283597 B6

Tabulka 14
sloucenina €. inhibice vegetativniho ristu
(%)
3-b 100
5 95
7 100
9-b 100
10-b 100
14-b 100
15-b 100
16-b 100
17 100
17-b 100
23 100
27-b 100
28-b 100
29-b 100
30-b 100
31 100
33 100
34 100
36 100
37 100
45 100
49 100
53-b 100
101 100
103 100
104 100
105 100
106 100
180 100
Test 13

Test akaricidni G&innosti na dospélce svilusky snovaci (Tetranychus urticae)

V polyethylenovém kvétina€i o priméru 7,5 cm se péstuje rostlina fazolu (odrida Edogawa
Saito). Kdy% rostlina doroste do stadia primarnich listd, ponechd se na ni jeden z téchto
primarnich listd a zbyvajici listy se odtiznou. Rostlina se zamoii asi 30 dospélci svilusky snovaci
(Tetranychus urticae; rezistentni na Dicofol a organofosforedné insekticidy) a zhruba na
10 sekund se ponofi do 20 ml roztoku obsahujiciho testovanou slouéeninu v pfedem stanovené
Kkoncentraci. Po oschnuti se rostliny nechaji stat v osvétlované klimatizované komofte pfi teploté
26 °C. Za 2 dny po zamoteni se zjisti poSet mrtvych sviludek a podle nasledujiciho vzorce se
vypodita mortalita v procentech:

pocet mrtvych sviluSek
mortalita (%) = x 100
podet sviluSek pouzitych k zamofeni
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Vysledky tohoto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 15.

Tabulka 15
sloudenina &. mortalita (%)
800 ppm 200 ppm
9-b 100 100
10-b 100 100
14-b 100 100
15-b 100 100
23 100 100
23-a 91 -
23-b 100 -
26-b 100 -
29-b 100 100
36 100 100
40-b 100 100
41 100 -
52 100 100
57-b 100 -
58-b 100 -
72 100 -
88 100 -
101 100 100
112-b 100 -
113-b 100 100
119-b 100 100
133-b 100 90
151-b 100 -
167-b 100 87
169-b 100 100
172-b 100 -
205-b 100 -
Test 14

Test ovicidni G¢innosti na vajicka svilusky snovaci (Tetranychus urticae)

Do polyethylenového kvétinice se piesadi rostlina fazolu majici pouze jeden primarni list.
Na rostlinu se prenesou dospélci svilusky snovaci (Tetranychus urticae), kteti se na rostling
ponechaji 24 hodiny k nakladeni vajidek, nadeZ se odstrani. Rostlina fazolu s nakladenymi
vajicky se zhruba na 10 sekund ponofi do 20 ml roztoku obsahujiciho testovanou slougeninu
v pfedem uréené koncentraci. Po oschnuti se rostliny fazolu uchovavaji v osvétlované
klimatizované komofe pfi teploté 26 °C. Za 5 az 7 dnii po osetéeni se zjisti, v jakém rozsahu byla
odetfend vajicka schopna lihnuti a podle nasledujictho vzorce se vypogita ovicidni G&innost
v procentech:

pocet mrtvych vaji¢ek
ovicidni G¢innost (%) = x 100
pocCet nakladenych vaji¢ek
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Umrti okamzité po vylihnuti se poditd do ovicidni Géinnosti.

Vysledky dosaZené pfi tomto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 16.

Tabulka 16

sloucenina €. ovicidni u¢innost (%)
800 ppm

10-b 100
15-b 100
26-b 100
29-b 100
30-b 70
40-b 100
52 98
57-b 90
88 100
101 100
113-b 100
119-b 100
133-b 100
167-b 100
169-b 100

Test 15

Insekticidni G¢innost na Laodelphax striatellus

Mladé kli¢ni rostliny ryze se zhruba na 10 sekund ponofi do 20 ml roztoku obsahujiciho
testovanou sloudeninu v predem stanovené koncentraci. Po oschnuti se kofeny rostliny obali
vlhkou vatou a vlozi se do zkumavky. Do této zkumavky se vnese 10 larev (2. aZ 3. instar)
Laodelphax striatellus a zkumavka se uzavie gdzou, naCez se za osvétlovani uchovava v
klimatizované komote pfi teploté 26 °C. Za 5 dnii po vloZeni larev se zjisti poCet mrtvych
exemplar a podle nasledujiciho vzorce se vypo&ita mortalita v procentech:

podet mrtvych exemplaitt hmyzu
mortalita (%) = x 100
potet vliozenych exemplaft hmyzu

Vysledky dosaZené pii tomto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 17.
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Tabulka 17
sloucenina ¢. mortalita (%)
800 ppm 200 ppm
14-b 100 100
15-b 100 80
40-b 100 -
113-b 100 -
119-b 100 -
133-b 100 -
151-b 100 -
Test 16

Insekticidni Gi¢innost na msici broskvotiovou (Myzus persicae)

Kousek zelného listu se zhruba na 10 sekund ponofi do 20 ml roztoku obsahujiciho testovanou
slouCeninu v pfedem stanovené koncentraci a pak se necha oschnout. Do Petriho misky
o pruméru 9 cm se viozi vlhky filtraéni papir, na ktery se poloZi oSetfeny kousek zelného listu
vysu$eny na vzduchu. Do misky se pak vypusti bezkiidlé viviparni sami¢ky mSice broskvoiiové
(Myzus persicae), miska se prikryje a za osvétlovani se uchovava v klimatizované komofte pfti
teploté 26 °C. Za 2 dny po vpusténi hmyzu se zjisti pocet mrtvych exemplafi a podle stejného
vzorce jako v testu 15 se vypocita mortalita v procentech.

Vysledky dosazené pii tomto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 18.

Tabulka 18
sloucenina €. mortalita (%)
800 ppm
1 70
32-b 70
52 90
Test 17

Kousek zelného listu se zhruba na 10 sekund ponofi do 20 ml roztoku obsahujiciho testovanou
slou¢eninu v predem stanovené koncentraci a pak se necha oschnout. Do Petriho misky o
priméru 9 cm se vlozi vihky filtra¢ni papir, na ktery se poloZzi oSetfeny kousek zelného listu
oschnuty na vzduchu. Do misky se pak vypusti larvy Spodoptera litura (2. a 3. instar), miska se
ptikryje a za osvétlovani se uchovava v klimatizované komote pfi teploté 26 °C. Za 5 dnl po
vpusténi larev se zjisti pocet mrtvych exemplafl a stejnym zpisobem jako v testu 15 se vypocita
mortalita v procentech.

Vysledky dosazené v tomto testu jsou uvedeny v nasledujici tabulce 19.
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Tabulka 19
slouéenina ¢. mortalita (%)
800 ppm
26-b 100
40-b 100
67-b 100
68-b 100
72 100
74 100

V naésledujici Casti jsou uvedeny predpisy pro sloZeni a ptipravu prostfedkii podle vynélezu,
Jimiz se viak rozsah vynalezu nikterak neomezuje.

Predpis 1

Smacitelny prasek

(a) sloudenina &. 5 50 dilih hmotnostnich
(b) kaolin 40 dilt hmotnostnich
(c) ligninsulfonat sodny 7 dili hmotnostnich
(d) dialkylsulfosukcinat 3 dily hmotnostni
Predpis 2

Smaécitelny prasek

(a) sloucenina &. 17-b 20 dild hmotnostnich
(b) kaolin 72 dilt hmotnostnich
(¢) ligninsulfonat sodny 4 dily hmotnostni
(d) polyoxyethylen—alkylarylether 4 dily hmotnostni

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Piedpis 3

Smacitelny prasek

(a) sloucenina ¢. 18-b 6 dili hmotnostnich
(b) kfemelina 88 dili hmotnostnich
(c) dialkylsulfosukcinat 2 dily hmotnostni
(d) polyoxyethylen—alkylarylsulfat 4 dily hmotnostni

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.
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Ptedpis 4
Smaégitelny prasek

(a) kaolin

(b) kondenzaéni produkt natrium—B-naftalensuifonatu
s formaldehydem

(c) polyoxyethylen—alkylarylsulfat

(d) jemné mlety oxid kiemicity

78 dili hmotnostnich

2 dily hmotnostni
5 dili hmotnostnich
15 dild hmotnostnich

Smés shora uvedenych komponent a sloueniny &. 22 se smisi v hmotnostnim pom&ru 4:1.

Pfedpis 5
Smacitelny prasek

(2) sloudenina &. 16-b

(b) kiemelina

(c) pragkovy uhli¢itan vapenaty

(d) dialkylsulfosukcinat

(e) polyoxyethylen—alkylarylsulfat

(f) kondenzaéni produkt natrium—B-naftalensulfonatu
s formaldehydem

Shora uvedené slozky se smisi do homogenity.

Ptedpis 6

Smacitelny prasek

(a) sloudenina €. 14-b

(b) kiemelina

(c) dialkylsulfosukcinat

(d) polyoxyethylen—alkylarylsulfat

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Predpis 7

Smagitelny prasek

(a) sloutenina &. 186-b

(b) kifemelina

(¢) dialkylsulfosukcinat

(d) polyoxyethylen—alkylarylsulfat

(e) jemn& mlety oxid kifemi¢ity

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.
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10 dilt hmotnostnich
69 diltt hmotnostnich
15 dil& hmotnostnich
1 dil hmotnostni
3 dily hmotnostni

2 dily hmotnostni

0,05 dilu hmotnostniho
93,95 dilu hmotnostniho

2 dily hmotnostni

4  dily hmotnostni

90 dili hmotnostnich
4 dily hmotnostni
1 dil hmotnostni
2 dily hmotnostni
3 dily hmotnostni
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Predpis 8

Smacitelny prasek

(a) sloucenina ¢. 16-b

(b) kifemelina

(c) praskovy uhliditan vapenaty

(d) dialkylsulfosukcinat

(e) polyoxyethylen—alkylarylsulfat

(f) kondenzaéni produkt natrium—3—naftalensulfonatu
s formaldehydem

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Ptedpis 9

Smacitelny prasek

(a) slouenina €. 17-b

(b) kaolin

(c) jemné mlety oxid kiemidity
(d) alkylarylsulfonat

(e) polyoxyethylen—-alkylarylsulfat
() polyoxyethylen—alkylarylether

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Piedpis 10

Popra3

(a) sloucenina €. 23
(b) mastek

(c) fosfat nizsiho alkoholu

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Piedpis 11

Popra$

(a) sloudenina €. 16-b

(b) praskovy uhlicitan vapenaty

(c) fosfat nizsiho alkoholu

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.
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10 dili hmotnostnich
69 dili hmotnostnich
15 dili hmotnostnich
1 dil hmotnostni
3 dily hmotnostni

2 dily hmotnostni

20 dild hmotnostnich
62,4 dilu hmotnostniho
12,8 dilu hmotnostniho
1,6 dilu hmotnostniho
2,4 dilu hmotnostniho
0,8 dilu hmotnostniho

5 dild hmotnostnich
94,5 dilu hmotnostniho
0,5 dilu hmotnostniho

0,2 dilu hmotnostniho
98,8 dilu hmotnostniho
1,0 dilu hmotnostniho
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Ptepis 12

Popras

(a) slougenina ¢&. 124-b

(b) praskovy uhli¢itan vapenaty

(c) fosfat niz§iho alkoholu

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Ptedpis 13

Popra3

(a) sloudenina €. 189-b

(b) praskova uhligitan vapenaty

(c) fosfat niz§iho alkoholu

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Piedpis 14

Popra$

(a) slou€enina &. 185-b

(b) jemné mlety oxid kiemicity

(c) fosfat niz§iho alkoholu

Shora uvedené komponenty se smisi do homogenity.

Piedpis 15
Emulgovateiny koncentrat
(a) slouenina &. 26

(b) xylen
(c) polyoxyethylen—alkylarylether

0,05 dilu hmotnostniho
98,95 dilu hmotnostniho
1,0 dilu hmotnostniho

20 dild hmotnostnich
79 dili hmotnostnich
1 dily hmotnostni

90 dild hmotnostnich
9 dilti hmotnostnich
1 dil hmotnostni

20 dild hmotnostnich
60 dild hmotnostnich
20 dild hmotnostnich

Shora uvedené komponenty se smisi a smés se micha az do vzniku roztoku.

Piedpis 16
Emulgovatelny koncentrat
(a) sloudenina &. 132-b

(b) xylen
(c) polyoxyethylen—alkylarylether

0,05 dilu hmotnostniho
79,95 dilu hmotnostniho
20  dilt hmotnostnich

Shora uvedené komponenty se smisi a smés se micha do vzniku roztoku.
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Predpis 17
Emulgovatelny koncentrat
(a) sloucenina ¢&. 145-b

(b) xylen
(c) polyoxyethylen—alkylarylether

CZ 283597 B6

10 dild hmotnostnich
70 dilt hmotnostnich
20 dili hmotnostnich

Shora uvedené komponenty se smisi a smés se micha do vzniku roztoku.

Predpis 18
Emulgovatelny koncentrat
(a) sloudenina ¢&. 123-b

"(b) xylen
(c) polyoxyethylen—alkylarylether

50 dili hmotnostnich
30 dili hmotnostnich
20 dili hmotnostnich

Shora uvedené komponenty se smisi a smés se micha do vzniku roztoku.

Ptedpis 19
Suspenzni koncentrat

(a) sloucenina ¢. 151

(b) kukufi¢ny olej

(c) oxethylovany ricinovy olej
(d) bentonit—alkylamin

10 dilt hmotnostnich

77 dili hmotnostnich

12 dili hmotnostnich
1 dil hmotnostni

Shora uvedené komponenty se rovnomérné promisi.

Predpis 20
Suspenzni koncentrat

(a) sloucenina ¢. 113-b

(b) kukufiény olej

(c) oxethylovany ricinovy olej
(d) komplex bentonit-alkylamin

0,05 dilu hmotnostniho
84,95 dilu hmotnostniho
12 dilt hmotnostnich

3  dily hmotnostni

Shora uvedené komponenty se rovhomérné promisi.

Predpis 21
Suspenzni koncentrat
(a) sloucenina €. 119-b

(b) kukuficny olej
(c) oxethylovany ricinovy olej

30 dilt hmotnostnich
58 dilt hmotnostnich
12 dild hmotnostnich
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Shora uvedené komponenty se rovnomérné promisi.

Predpis 22

Granule

(a) slou€enina ¢. 33-b 1 dil hmotnostni
(b) bentonit 61 dilt hmotnostnich
(c) kaolin 33 dilt hmotnostnich
(d) natrium—ligninsulfonat 5 dili hmotnostnich

K shora uvedenym komponentam se p¥ida potfebné mnoZzstvi vody, smés se promisi a granuluje.

Predpis 23

Granule

(a) slou€enina €. 112-b 0,05 dilu hmotnostniho
(b) bentonit 60  dili hmotnostnich
(c) kaolin 34,95 dilu hmotnostniho
(d) natrium-ligninsulfonat 5  dild hmotnostnich

K shora uvedenym komponentam se pfida potfebné mnoZstvi vody, smés se promisi a granuluje.

Predpis 24

Granule

(a) slou¢enina €. 17-b 10 dild hmotnostnich
(b) bentonit : 60 dili hmotnostnich
(c) kaolin 25 dild hmotnostnich
(d) natrium-ligninsulfonat 5 dili hmotnostnich

K shora uvedenym komponentam se ptid4 potfebné mnozstvi vody, smés se promisi a granuluje.

Predpis 25

Granule

(a) slou¢enina &. 178-b 50 dild hmotnostnich
(b) bentonit 45 dili hmotnostnich
(c) natrium-ligninsulfonat 5 dili hmotnostnich

K shora uvedenym komponentim se ptida potfebné mnoZstvi vody, smés se promisi a granuluje.
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PATENTOVE NAROKY

l. Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani Skodlivych organismi,
vyznadujici se tim, Zze jako GCinnou slozku obsahuje 0,05 az 90 dili hmotnostnich
imidazolového derivatu obecného vzorce I

¢)]
ve kterém

R; pfedstavuje kyanoskupinu nebo zbytek vzorce -CSNHR;s, kde Rs znamena atom vodiku,
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo zbytek vzorce —CORs, ve kterém Rs
pfedstavuje alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

R, prfedstavuje atom vodiku; cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku; naftylskupinu;
alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku; alkylskupinu se 7 az 12 atomy uhliku; alkylskupinu s 1
az 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednim atomem halogenu, jednou hydroxy-
skupinou nebo jednou alkoxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 az 6 atomy
uhliku, ktera je substituovana jednou nebo dvéma fenylskupinami; alkylskupinu s 1 az 6
atomy uhliku, ktera je substituovana jednou hydroxyskupinou a jednou fenylskupinou;
alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednou monohalogenovanou
fenylskupinou nebo jednou alkylovanou fenylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku v alkylové
&asti; halogenovanou alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; alkoxykarbonylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku v alkoxylové &asti; alkenylskupinu se 2 az 6 atomy uhliku; fenylskupinu,
ktera je poptipadé substituovana jednim nebo dvéma atomy halogenu, alkylskupinami s 1 az
4 atomy uhliku a/nebo alkoxyskupinami s 1 az 4 atomy uhliku; fenylskupinu, ktera je
substituovana jednou halogenovanou alkoxyskupinou s 1 az 4 atomy uhliku, jednou
nitroskupinou nebo jednou kyanoskupinou; fenylskupinu, které je substituovana jednou 3,4—
methylendioxyskupinou; furylskupinu, kterd je poptipadé substituovina jednou alkyl- |
skupinou s 1 az 4 atomy uhliku; thienylskupinu, kterd je popiipadé substituovana jednim |
atomem halogenu; skupinu obecného vzorce ~SR;, kde R, predstavuje alkylskupinu s 1 aZ |
6 atomy uhliku, alkenylskupinu se 2 az 6 atomy uhliku, benzylskupinu nebo fenylskupinu, |
kterd je popfipadé substituovana jednim atomem halogenu; skupinu -SR;, kde R;
pfedstavuje pyridylskupinu, ktera je popfipadé substituovéna trifluormethylskupinou; nebo
skupinu obecného vzorce —SO,R;, kde Rg predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;
skupinu —SO,N(Ry),, kde Ry predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; nebo skupinu
-CONHR o, kde R, piedstavuje fenylskupinu, ktera je popfipadé substituovana jednim
atomem halogenu;

R; predstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; nitroskupinu: alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku; alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; fenylskupinu;
furylskupinu; nebo halogenovanou alkylkarbonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém
zbytku a
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R; predstavuje alkylskupinu s | aZ 6 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce ~NRiR,
kde kazdy ze symbold R;; a R,, predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo R;; a
R, spole&ng, dohromady s pfilehlym atomem dusiku, pfedstavuji morfolinoskupinu;

a 10 az 99,95 dilu hmotnostniho alespoii jednoho zemé&délsky pfijatelného nosi¢e nebo pomocné
latky.

2. Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani skodlivych organismi podle
naroku 1, vyznadujici se tim, Ze jako ucinnou slozku obsahuje 0,05 az 90 dild
hmotnostnich imidazolového derivatu obecného vzorce I

M

ve kterém
R, predstavuje kyanoskupinu nebo zbytek vzorce -CSNHRs, kde Rs znamena atom vodiku;

R, ptedstavuje atom vodiku; naftylskupinu; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku; alkylskupinu

s1 az 6 atomy uhliku substituovanou jednim atomem halogenu, jednou monohaloge-
novanou fenylskupinou nebo jednou fenylskupinou alkylovanou alkylskupinou s 1 az 4
atomy uhliku; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku substituovanou jednou nebo dvéma
fenylskupinami; alkenylskupinu se 2 aZ 6 atomy uhliku; fenylskupinu, ktera je popiipadé
substituovana jednim nebo dvéma atomy halogenu, alkylskupinami s 1 az 4 atomy uhliku
a/nebo alkoxyskupinami s 1 aZ 4 atomy uhliku; fenylskupinu, ktera je substituovéna jednou
halogenovanou alkoxyskupinou s 1 az 4 atomy uhliku, jednou nitroskupinou nebo jednou
kyanoskupinou; thienylskupinu, ktera je popiipadé substituovana jednim atomem halogenu
nebo skupinou vzorce —SR;, kde R; pfedstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku,
benzylskupinu nebo fenylskupinu, ktera je popfipadé substituovdna jednim atomem
halogenu;

R; ptedstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku; alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu nebo fenylskupinu;

R, predstavuje skupinu vzorce -NR Ry, kde Ry; a Ry oba pfedstavuji methylskupiny a
10 az 99,95 dilu hmotnostniho alesporti jednoho zemé&délsky ptijatelného nosi¢e nebo pomocné

latky.

3. Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani $kodlivych organismii podle
naroku 1, vyznadujici se tim, Ze jako Gginnou slozku obsahuje 0,05 az 90 dild
hmotnostnich imidazolového derivatu obecného vzorce I
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MR
Ri— I
N Rs
SOR,
(Y
ve kterém
R, ptedstavuje kyanoskupinu nebo zbytek vzorce -CSNHRs, kde Rs znamena atom vodiku,

R,

R;

alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo zbytek vzorce —COR¢, ve kterém Rg
predstavuje alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

pfedstavuje atom vodiku; cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku; naftylskupinu;
alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, kterd je substi-
tuovana jednim atomem halogenu, jednou hydroxyskupinou nebo jednou alkoxyskupinou s
1 aZ 4 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je substituovana jednou nebo
dvéma fenylskupinami; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednou
hydroxyskupinou a jednou fenylskupinou; alkenylskupinu se 2 az 6 atomy uhliku;
fenylskupinu, ktera je popfipad¢ substituovdna jednim nebo dvéma atomy halogenu,
alkylskupinami s 1 az 4 atomy uhliku a/nebo alkoxyskupinami s 1 az 4 atomy uhliku;
fenylskupinu, ktera je substituovana jednou halogenovanou alkoxyskupinou s 1 az 4 atomy
uhliku, jednou nitroskupinou nebo jednou kyanoskupinou; furylskupinu, ktera je poptipadé
substituovana jednou alkylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku; thienylskupinu, kterad je
popiipadé substituovéna jednim atomem halogenu; skupinu obecného vzorce —SR;, kde Ry
piedstavuje alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku, alkenylskupinu, se 2 az 6 atomy uhliku,
benzylskupinu nebo fenylskupinu, kterd je popfipad¢ substituovdna jednim atomem
halogenu; nebo skupinu obecného vzorce —SO,R;, kde Rg predstavuje alkylskupinu s 1 az 4
atomy uhliku;

piedstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; nitroskupinu; alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku; alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; fenylskupinu;
furylskupinu; nebo halogenovanou alkylkarbonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém
zbytku a

piedstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce -NR; R,
kde kazdy ze symboli R;; a Ry, pfedstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo R, a
R), spole¢né, dohromady s pfilehlym atomem dusiku, pfedstavuji morfolinoskupinu,

pficemZ kdyz

(1) R, pfedstavuje kyanoskupinu nebo skupinu obecného vzorce -CSNHR;, kde Rs predstavuje
atom vodiku,

(2) R; predstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; alkylskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku; alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; nebo fenylskupinu a

(3) R, predstavuje skupinu obecného vzorce —NR;R;», kde kazdy ze symbold R,; a Ry,
pfedstavuje methylskupinu, potom

R,

piedstavuje cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku,
ktera je substituovana jednou hydroxyskupinou nebo jednou alkoxyskupinou s 1 az 4 atomy
uhliku; alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterd je substituovana jednou hydroxyskupinou
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a jednou fenylskupinou; furylskupinu, ktera je popfipadé substituovdna jednou alkyl-
skupinou s 1 a% 4 atomy uhliku; skupinu obecného vzorce —SR;, kde Ry pfedstavuje alkenyl-
skupinu, se 2 aZ 6 atomy uhliku, nebo skupinu obecného vzorce —SO;Rs, kde R pfedstavuje
alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

a 10 az 99,95 dilu hmotnostniho alespoii jednoho zemédélsky pfijatelného nosie nebo pomocné
latky.

4.

Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani $kodlivych organismi podle

niaroku 1, vyznaéujici se tim, Ze jako G¢innou slozku obsahuje 0,05 az 90 dila
hmotnostnich imidazolového derivatu obecného vzorce I

@

ve kterém

R,

R;

predstavuje kyanoskupinu nebo zbytek vzorce -CSNHR;, kde Rs znamena atom vodiku,
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo zbytek vzorce —CORg, ve kterém Rg
pfedstavuje alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu se 7 az 12 atomy uhliku; alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera
je substituovana jednou monohalogenovanou fenylskupinou nebo jednou alkylovanou
fenylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku v alkylové &asti; fenylskupinu, ktera je substituovana
jednou 3,4-methylendioxoskupinou; halogenovanou alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku v alkoxylové &asti; skupinu obecného
vzorce SR;, kde R; predstavuje pyridylskupinu, kterd je poptipad€ substituovdna jednou
trifluormethylskupinou; skupinu obecného vzorce —SO;N(Rg);, kde Ry piedstavuje
alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; nebo skupinu obecného vzorce -CONHRo, kde Ryo
predstavuje fenylskupinu, ktera je popfipadé substituovana jednim atomem halogenu;

predstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; nitroskupinu; alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku; alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; fenylskupinu;
furylskupinu; nebo halogenovanou alkylkarbonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém
zbytku a

predstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce ~-NR;1R)5,
kde kazdy ze symbold Ry, a Ry, pfedstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo Ry; a
Ry, spole¢ng, dohromady s pfilehlym atomem dusiku, piedstavuji morfolinoskupinu,

pfi¢emz kdyz

(1) R, piedstavuje kyanoskupinu nebo skupinu obecného vzorce -CSNHRs, kde Rs predstavuje
atom vodiku,

(2) R; predstavuje atom vodiku; atom halogenu; kyanoskupinu; alkylskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku; alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku; fenylthioskupinu; nebo fenylskupinu a
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(3) Ry piedstavuje skupinu obecného vzorce —NR;;R;;, kde kazdy ze symboli R;; a Rj;
piedstavuje methylskupinu, potom

R; nepfedstavuje alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je substituovana jednou monohalo-
genovanou fenylskupinou nebo jednou alkylovanou fenylskupinou s 1 az 4 atomy uhliku
v alkylové &asti;

a 10 az 99,95 dilu hmotnostniho alespoti jednoho zemédélsky piijatelného nosi¢e nebo pomocné
latky.

5. Insekticidni, akaricidni a fungicidni prostfedek pro potirani $kodlivych organismi podle
naroku |, vyznaéujici se tim, Ze jako ucinnou slozku obsahuje imidazolovy derivat
obecného vzorce 1, kde R,, pfestavuje kyanoskupinu; R, ptedstavuje 4-methylfenylskupinu; R;
predstavuje atom chloru a R, pfedstavuje dimethylaminoskupinu.

Konec dokumentu
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