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(54) 살균효과를 가지는 옥사졸 유도체

요약

본 발명은 살균효과를 가지는 신규한 옥사졸 유도체 및 그의 제조방법에 관한 것이다. 본 발명에 의하면, 아마이드로

부터 신규한 옥사졸 유도체를 제조할 수 있으며, 전기 옥사졸 유도체는 벼도열병, 벼잎집무늬마름병, 오이잿빛곰팡이

병, 토마토역병, 밀녹병, 밀붉은녹병 및 보리흰가루병을 각각 일으키는 피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia o
ryzae Cavara ), 라이족토니아 솔라니( Rhizoctonia solani AG-1), 보트리티스 시네레아( Botrytis cinerea KCI ), 
파이토프소라 인페스탄스( Phytophthora infestans ), 푸치니아 레콘디타( Puccinia recondita ), 에리시페 그라미니

스 포마 스페셜리스 호르데이( Erysiphe graminis f.sp. hordei )에 대하여 살균효과를 나타내는 바, 본 발명의 옥사

졸 유도체는 살균제의 유효성분으로 유용하게 사용될 수 있다.

색인어

옥사졸 유도체, 살균제

명세서

발명의 상세한 설명
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발명의 목적

발명이 속하는 기술 및 그 분야의 종래기술

본 발명은 살균효과를 가지는 신규한 옥사졸 유도체에 관한 것이다. 좀 더 구체적으로, 본 발명은 식물병원균에 대하

여 우수한 살균효과를 가지는, 하기 일반식(Ⅰ)의 옥사졸 유도체, 전기 유도체의 제조방법 및 전기 유도체를 유효성분

으로 하는 살균제에 관한 것이다.

상기 식에서,

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시 또는 메틸아민기이다.

농약에 대한 균주의 내성에 대한 기전은 여러가지로 분류될 수 있는데, 우선 벼의 도열병균은 대한 블라스티시딘-S(b

lasticidin-S), 알터나리아( Alternaria )에 대한 폴리옥신 D(polyoxin D)의 경우와 같이, 균체의 세포벽을 약제가 투

과할 때, 약제에 대하여 균체의 감수성과 저항성에 차이를 보임으로써, 약제침투이행량이 감소되어 약제저항성이 발

생하는 경우가 있다.

이외에도, 벤즈이미다졸(benzimidazole)에 대한 버티실리움( Verticillium ), 유기수은제에 대한 피레노포라( Pyreno
phora ), 유기인제에 대한 피리큐라리아( Pyricularia )의 경우와 같이 약효가 불활성화되어 살균제의 약효가 감소되

는 경우도 있다.

농약제에 대하여 내성을 가지게 되는 다른 원인으로는, 농약의 작용점에서의 약제작용의 감소를 들 수 있는데, 이러한

기전은 균의 효소계와 같은 생리적 조건이 변화하여 약제와의 친화력이 저하되어 약제작용이 감소되어 발생될 수 있

는데, 옥수수깜부기 병균( Ustilago maydis )에 대한 카르복신(carboxin, Vitavax), 아스퍼질러스에 대한 벤즈이미다

졸, 피리쿨라리아에 대한 카수가마이신(kasugamycin)의 경우가 그 예이며, 이 중 옥수수깜부기 병균의 저항성은 염

색체 상의 동일한 좌위(座位)의 변이에 의하여 발생된다고 알려져 있다. 아울러, 농약의 작용점에서 균의 생리적 조건

이 양적으로 증가하여 약제의 반응성이 상대적으로 저하되어 작용점에 서 약제작용이 감소될 수 있다. 예를 들면, 오

이의 검은별무늬병균( Cladosporium cucumerinum )에서 6-아자우라실(6-azauracil)에 대한 목표효소가 활성이 증

대하여 약제에 대하여 저항성을 가지게 되는 경우이다.

상술한 단일 농약제에 대한 내성이외에도, 트리아리몰(triarimol)에 저항성을 지닌 오이의 검은별무늬병균이 트리포

린(triforine)이나 덴마트(denmart)에 대해서 저항성을 가지게 되는 경우, 베노밀(benomyl)에 대하여 저항성을 갖는 

병균이 티오파나메이트-메틸(thiophanamate-methyl, Topsin-M)에 대하여 저항성을 갖는 경우, 또는 카르벤다짐(c

arbendazim)에 대하여 내성을 갖는 병균이 화학적으로 유사한 티아벤다졸(thiabendazole)이나 푸리다졸(furidazole

)에 대해서도 내성을 갖게되는 경우와 같이, 1개의 약제에 대하여 저항성을 지니게 된 균이 다른 약제에 대하여 저항

성을 가지게 되는 교차저항성이 농약제를 선택하는데 있어서, 중요한 관건이 되고 있다.

한편, 현재까지 사용되고 있는 프로피오코나졸(propioconazole, TiltㆍDesmelㆍCGA 64250, 1-[2-(2,4-dichlorop

henyl)-4-propyl-1,3-dioxolan-2-ylmethyl]-1H-1,2,4-triazole), 에타코나졸(etaconazole, CGA 64251ㆍVang

ardㆍSonax, 1-[2-(2',4'-dichlorophenyl)-4-ethyl-1,3-dioxolan-2-ylmethyl]-1H-1,2,4-triazole), 플루실라졸

(flusilazol, NewstarㆍDPX-H 6573)과 같은 트리아졸계(Triazole) 살균제들은 에르고스테롤(erogosterol)의 생합

성을 저해함으로써 살균효과를 나타내는데, 특히 프로피오코나졸은 각종 작물의 녹병과 흰가루병에, 에타코나졸은 

사과나무의 검은별무늬병과 흰가루병에, 플루실라졸은 사 과나무ㆍ배나무의 검은별무늬병, 붉은별무늬병ㆍ흰가루병

이나 채소류의 흰가루병에 선택적으로 살균작용을 나타낸다.

그러나, 트리아졸계 살균제들은 우수한 살균효과에도 불구하고 동일한 구조의 유사체가 계속 개발됨에 따라 표적 병

원균주들이 해당 유사체를 유효성분으로 하는 농약에 대하여 내성을 가지게 되었다. 따라서, 살균제에 대하여 내성을

가지는 병원균에 대하여 약제를 선택하는데 있어서, 현재까지 사용되고 있는 살균제들에 대하여 병원균들이 내성을 

갖게 되어, 실제 살균에 필요한 유효성분량이 상대적으로 많이 소요되어 환경오염을 일으킨다는 문제점이 지적되었

다. 이외에도, 스트로빌리루린(Strobiliurin)의 경우는 빛에 대한 낮은 안정성때문에 실제 살균제로 사용되는 데는 어

려움이 있었다.

이에 따라, 안정성이 뛰어나면서도 살균효과가 우수한 살균제 개발의 필요성이 대두되었다.

발명이 이루고자 하는 기술적 과제
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이에, 기존의 살균제에 대한 내성을 가진 병원균에 대해서도 현저한 살균효과를 갖는 신규한 유도체를 개발하고자 예

의 연구 노력한 결과, 신규한 옥사졸 유도체를 합성하고, 전기 유도체가 식물병원균에 대하여 소량으로도 강력한 살

균효과를 가지므로, 농업용 살균제로서 사용될 수 있음을 확인하고, 본 발명을 완성하게 되었다.

결국, 본 발명의 주된 목적은 신규한 옥사졸 유도체를 제공하는 것이다.

본 발명의 다른 목적은 전기 옥사졸 유도체의 제조방법을 제공하는 것이다.

본 발명의 또 다른 목적은 옥사졸 유도체를 유효성분으로 하는 농업용 살균제를 제공하는 것이다.

발명의 구성 및 작용

본 발명은 다음 일반식(Ⅰ)의 옥사졸 유도체, 전기 유도체의 제조방법 및 전기 유도체를 유효성분으로 하는 살균제를 

제공한다.

상기 식에서,

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시 또는 메틸아민기이다.

전기 본 발명의 옥사졸 유도체 중, R이 메톡시인 경우에는 아마이드 화합물을 다이클로로에탄 및 다이클로로아세톤

과 에탄올 용매에서 환류하여 클로로메틸 옥사졸을 수득하는 공정; 및, 클로로메틸 옥사졸의 염소 원자를 소디움 아

이오다이드를 사용하여 아이오딘 원자로 치환시킨 후, 2-(2-하이드록시페닐)-3-메톡시 아크릴산 메틸 에스테르 또

는 2-메톡시이미노-(2-하이드록시페닐)-아세트산 메틸 에스테르와 반응시켜 옥사졸 유도체를 수득하는 공정을 포

함하는 방법에 의하여 제조된다. 아울러, R이 메틸아민인 경우에는 전기에서 수득한 옥사졸 유도체를 메틸아민과 반

응시켜 다음 일반식(I)(단, R=NHCH  3 )으로 표시되는 화합물을 수득하는 공정을 포함하는 방법에 의하여 제조된다.

이하, 전기 옥사졸 유도체의 제조방법을 공정별로 나누어 설명하고자 한다.

제 1공정 : 클로로메틸 옥사졸의 수득

아마이드 화합물(Ⅱ)을 다이클로로에탄 및 다이클로로아세톤과 에탄올 용매에서 환류하여 클로로메틸 옥사졸(Ⅲ)을 

수득한다. 이때, 아마이드 화합물은 산염화물을 암모니아수와 반응시켜 수득하고, 전기 아마이드 화합물을 다이클로

로아세톤과 에탄올 용매에서 환류하여 클로로메틸 옥사졸을 수득한다. 바람직한 아마이드 화합물은 벤즈아마이드가 

되며, 전기 아마이드 화합물을 다이클로로아세톤과 에탄올 용매에서 80℃에서 48시간 동안 환류하여 클로로메틸 옥

사졸을 수득한다.

제 2공정 : 옥사졸 유도체의 제조

전기 클로로메틸 옥사졸(Ⅲ)의 염소원자를 소디움 아이오다이드을 사용하여 아이오다인 원자로 치환시켜, 2-(2-하이

드록시페닐)-3-메톡시 아크릴산 메틸 에스테르(IV)(A=C인 경우) 또는 2-메톡시이미노-(2-하이드록시페닐)-아세

트산 메틸 에스테르(IV)(A=N인 경우)와 반응시켜 옥사졸 유도체(Ⅰ)(단, R=OCH  3 )를 수득한다: 이때, 아이오다인

으로 치환시키는 과정은 DMF 및 K  2 CO  3 촉매의 존재하에 이루어진다.

상기 식에서,

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시이다.

한편, 전기 수득한 옥사졸 유도체(Ⅰ)(단, R=OCH  3 )를 메틸아민과 반응시켜 다음 일반식(Ⅰ)(단, R=NHCH  3 )의 옥
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사졸 유도체를 제조한다.

상기 식에서,

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시 또는 메틸아민기이다.

전기 방법에 의하여 제조된 옥사졸 유도체의 바람직한 예는 표 1에 기재되어 있으며, 가장 바람직한 옥사졸 유도체는

상기 일반식(Ⅰ)에서, X는 페닐, A는 탄소 및 R은 메톡시인 경우, 즉 3-메톡시-2-[2-(2-페닐옥사졸-4-일-메톡시)-

페닐]-아크릴산 메틸 에스테르인 경우이다.

본 발명의 옥사졸 유도체의 살균효과를 알아보기 위하여, 벼도열병, 벼잎집무늬마름병, 오이잿빛곰팡이병, 토마토역

병, 밀녹병, 밀붉은녹병 및 보리흰가루병을 각각 일으키는 피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia oryzae Cavar
a ), 라이족토니아 솔라니( Rhizoctonia solani AG-1), 보트리티스 시네레아( Botrytis cinerea KCI ), 파이토프소라 

인페스탄스( Phytophthora infestans ), 푸치니아 레콘디타( Puccinia recondita ), 에리시페 그라미니스 포마 스페

셜리스 호르데이( Erysiphe graminis f.sp. hordei )를 대상으로 살균력을 시험한 결과, 소량으로도 우수한 살균효과

를 나타내며, 특히 밀녹병, 보리흰가루병의 병원균에 대해 선택적으로 우수한 살균력을 보이며, 약해가 없어서 농업용

살균제로 유용하게 사용할 수 있음을 확인할 수 있었다. 따라서, 본 발명의 옥사졸 유도체는 곡류, 과수, 채소류, 커피,

차나무, 잔디, 임업용 및 관상용 묘목, 화훼류의 지상부 및 지하부, 그리고 종자 또는 농산물의 저장 과정에서, 식물에 

병을 일으키는 병원곰팡이에 대하여 저약량으로 강력한 살균효과를 나타내는데 사용될 수 있을 것이다.

본 발명의 옥사졸 유도체를 유효성분으로 하고, 보조제를 포함하는 살균제를 단제의 형태로 제조할 수 있으며, 약효를

증진시키거나 적용범위를 확대하기 위한 혼합제의 형태로 제조될 수 있다. 이때, 보조제로서는 탄화수소류·할로겐

화탄화수소·알코올류·케톤류·에테르류·에스테르류·아마이드류 등의 용제, 탈크·산성백토·석회분말·카올

린·벤토나이트·제올라이트 등의 고체증량제, 카제인·젤 라틴·아교·고무질수지·폴리비닐알코올 등의 고착제, 

방향족아민·고급지방산 등의 안정제, CCl  3 F·CCl  2 F  2 등의 할로겐화 탄화수소인 분사제, 또는 계면활성제 등

이 사용되며, 전기 보조제와 함께 혼합되어 유제, 액제, 수용제, 수화제, 플로우어블(flowable)제, 유제, 미량살포제 등

의 액제 또는 분제, DL분제(driftless dust), 플로우더스트제(flow dust, FD), 입제 등으로 제조될 수 있다.

이하, 실시예를 통하여 본 발명을 보다 상세히 설명하고자 한다. 이들 실시예는 오로지 본 발명을 보다 구체적으로 설

명하기 위한 것으로, 본 발명의 요지에 따라 본 발명의 범위가 이들 실시예에 의해 제한되지 않는다는 것은 당업계에

서 통상의 지식을 가진 자에게 있어서 자명할 것이다.

실시예 1 : 옥사졸 유도체의 제조

실시예 1-1 : 3-클로로메틸-2-페닐옥사졸의 제조

벤즈아마이드(2.50g, 14.5mmol)를 무수 에탄올(50mL)에 용해시킨 후, 1,3-다이클로로아세톤(2.03g, 16.0mmol)를 

가하고 80℃에서 48시간 환류냉각하였다. 이어, 에탄올을 제거하고 컬럼크로마토그래피로 분리하여, 순수한 3-클로

로메틸-2-페닐옥 사졸을 수득하였다(2.1g, 수율 68%).

실시예 1-2 : 3-메톡시-2-[2-(2-페닐옥사졸-4-일 메톡시)-페닐]-아크릴산 메틸 에스테르의 제조

전기 실시예 1-1에서 수득한 3-클로로메틸-2-페닐옥사졸(194mg, 1.00mmol)을 다이메틸 포름아마이드(2mL)에 

용해시키고, 소디움 아이오다이드(165mg, 1.10mmol), 탄산칼륨(166mg, 1.20mmol) 및 하이드록시메틸에스테르(25

0mg, 1.20mmol)를 가한 후, 50 내지 60℃로 밤새 교반하였다. 그런 다음, 물을 가하고 에테르(5mL)로 3회 추출하고,

무수황산 마그네슘으로 건조한 후, 용매를 제거하고 수득한 불순한 생성물을 컬럼크로마토그래피(실리카젤, 헥산: 에

틸아세테이트 =4:1(v/v))로 분리하여, 순수한 3-메톡시-2-[2-(2-페닐옥사졸-4-일 메톡시)-페닐]-아크릴산 메틸 

에스테르를 제조하였다(216mg, 수율 54%).

실시예 1-3 : 2-[2-(4-클로로페닐)옥사졸-4-일 메톡시]페닐)-메톡시이미노 아세트산 메틸 에스테르

3-클로로메틸-2-(4-클로로페닐)옥사졸(194mg, 0.47mmol)을 다이메틸 포름아마이드(2mL)에 용해시키고, 소디움 

아이오다이드(165mg, 1.10mmol), 탄산칼륨(166mg, 1.10mmol) 및 메톡시아미노페닐-아세트산 메틸에스테르(251

mg, 1.20mmol)를 가한 후 밤새 교반하였다. 이어, 물을 가하고 에테르(5mL)로 3회 추출한 다음, 무수황산 마그네슘
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으로 건조 후 용매를 제거하여 얻은 생성물을 컬럼크로마토그래피로(실리카젤, 헥산:에틸아세테이트 =4:1(v/v))로 분

리하여 순수한 2-[2-(4-클로로페닐)옥사졸-4-일 메톡시]페닐)-메톡시이미노 아세트산 메틸 에스테르를 제조하였

다(225mg, 수율 61 %).

본 발명에 따라 제조되는 옥사졸 유도체의 대표적인 예를 하기 표 1에 기재하였다.

[표 1]

본 발명에 의하여 제조된 옥사졸 유도체(단, R은 메톡시이다)

번호 X Y 1 H NMR(CDCl  3 , δ)

1 Ph C-OMe

3.68(s, 3H), 3.82(s, 2H), 6.97-7.05(m,

2H), 7.22-7.30(m, 3H), 7.43-7.52(m, 

4H), 7.64-7.65(m, 1H), 8.00-8.06(m, 

2H)

2 Ph N-OMe

3.70(s, 3H), 4.03(s, 3H), 5.08(s, 2H), 

7.00-7.07(m, 2H), 7.36-7.48(m, 4H), 

7.71(dd, J=8.1, 2.0Hz, 1H), 7.81(s, 1H)

, 8.02-8.07(m, 2H)

3 CH  3 OC  6 H  4 N-OMe

3.70(s, 3H), 3.88(s, 3H), 4.03(s, 3H), 

5.08(s, 2H), 7.00-7.07(m, 3H), 7.34-7

.41(m, 2H), 7.57-7.74(m, 3H), 7.81-7.

82(m, 1H)

4 3,4-Cl  2 C  6 H  4 N-OMe

3.70(s, 3H), 4.03(s, 3H), 5.07(s, 2H), 

7.00-7.04(m, 2H), 7.36-7.44(m, 1H), 

7.54(d, J=8.3Hz, 1H), 7.69-7.73(m, 1H

), 7.84-7.89(m, 2H), 8.10(d, J=2.0Hz, 

1H)

5 3,4-Cl  2 C  6 H  4 C-OMe

3.68(s, 3H), 3.83(s, 3H), 5.09(s, 2H), 

6.98-7.05(m, 2H), 7.21-7.35(m, 1H), 

7.52-7.67(m, 2H), 7.83-7.92(m, 1H), 

8.13(d, J=2.0Hz, 1H)

6 4-ClC  6 H  4 C-OMe

3.68(s, 3H), 3.83(s, 3H), 5.09(s, 2H), 

6.98-7.04(m, 2H), 7.21-7.38(m, 2H), 

7.41-7.51(m, 3H), 7.65(s, 1H), 7.96(d,

J=8.0Hz, 2H)

7 4-CH  3 C  6 H  4 C-OMe

2.34(s, 3H), 3.68(s, 3H), 3.83(s, 3H), 

5.09(s, 2H), 7.00-7.04(m, 2H), 7.21-7

.38(m, 2H), 7.42-7.52(m, 3H), 7.65(s, 

1H), 7.96(d, J=8.0Hz, 2H)

8 4-CH  3 C  6 H  4 N-OMe

2.40(s, 3H), 3.69(s, 3H), 4.03(s, 3H), 

5.07(s, 2H), 6.99-7.06(m, 2H), 7.24-7

.29(m, 2H), 7.35-7.40(m, 1H), 7.69-7.

74(m, 1H), 7.77(s, 1H), 7.92(d, J=8.4H

z, 2H)

실시예 2 : 옥사졸 유도체의 살균효과

전기 제조된 제조된 옥사졸 유도체가 살균효과를 가지는지 여부를 확인하기 위하여, 다음과 같은 시험을 실시하였다.

아울러, 후술하는 살균효과의 시험을 위하여, 전기 옥사졸 유도체를 10% 아세톤 용액에 용해시킨 용액을 제조한 다
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음, 트 윈-20(tween-20)을 250ppm이 되도록 첨가하여 용액을 제조한 후, 일정크기의 기주식물에 50㎖씩 엽면 살포

하였다. 약제를 살포한 식물은 실내온도에서 24시간 방치하여 용매와 물을 휘산시킨 후, 각각의 준비된 병원균을 하

기의 방법으로 접종하여 병원균에 대한 약제효과를 측정하였고, 모든 살균효과 시험과정은 2회 반복하여 실시하였다.

실시예 2-1 : 벼도열병에 대한 살균효과

벼도열병(rice blast, 일명 RCB)의 병원균인 피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia oryzae Cavara ) 균주를 쌀

겨 한천배지(쌀겨 20g, 덱스트로스 10g, 한천 15g, 증류수 1ℓ)에 접종하여, 26℃로 유지되는 배양기에서 2주간 배

양하였다. 그런 다음, 병원균이 자란 배지를 고무 쓸개(rubber polishman)로 배지표면을 긁어 기중균사를 제거하고, 

형광등이 켜진 선반(25 내지 28℃)에서 48시간 동안 포자를 형성시켰다. 전기 형성시킨 분생포자를 살균 증류수를 

이용하여 채집하여 일정농도의 포자 현탁액(106 포자/㎖)을 만든 후, 벼도열병에 감수성인 낙동벼(3 내지 4엽기)에 

전기 포자 현탁액을 흘러내릴 정도로 충분히 분무하여 병원균을 접종하였다. 병원균의 접종 이전에 본 발명의 옥사졸

유도체를 먼저 접종하여 처리구로 하고, 옥사졸 유도체를 접종하지 않은 것은 대조구로 하였다. 이어, 병원균이 접종

된 벼는 습실상태에서 암상태로 24시간 동안 방치하여 병원균을 침입시킨 후에, 상대습도 90% 이상이며 온도가 26

±2℃인 항온 항습실에서 5일간 놓아 둠으로써 발병시켜, 벼 잎에 형성된 발병면적을 조사하였다. 병조사는 3 내지 4

엽기 벼의 최상위 엽 바로 밑의 완전 전개된 잎에 형성 병반면적율을 표준이병면적율 대비표에 준하여 조사하였다.

실시예 2-2 : 벼잎집무늬마름병에 대한 살균효과 시험

벼잎집무늬마름병(rice sheath blight, 일명 RSB)에 대한 본 발명의 싸이아졸 유도체 및 옥사졸 유도체의 살균 효과

를 시험하기 위하여 하기의 실험을 수행하였다: 즉, 적당한 양의 밀기울을 1ℓ 배양병에 넣고 멸균한 후, 감자 한천배

지(PDA)에서 3일간 자란 병원균인 라이족토니아 솔라니( Rhizoctonia solani AG-1)의 한천 조각을 접종하였다. 그

런 다음. 배양된 균사 덩어리를 적당히 잘게 마쇄하여 2 내지 3 엽기의 낙동벼가 자란 포트(직경: 5 cm)에 고르게 접

종하여 습실상(28±1℃)에서 배양한 후, 상대습도 80% 이상인 항온 항습실에서 5일간 방치한 다음, 벼잎집무늬마름

병의 발생을 조사하였다. 발병 조사는 3 엽기 유모의 잎집에 발병된 병반의 면적율을 잎집 면적에 대한 병반 면적이 

차지하는 비율을 기준으로 하여 작성한 이병 면적율 대비표에 준하여 조사하였다.

실시예 2-3 : 오이잿빛곰팡이병에 대한 살균 효과

오이잿빛곰팡이병(cucumber gray mould, 일명 CGM)으로부터 분리한 균주인 보트리티스 시네레아( Botrytis ciner
ea KCI )에 대한 본 발명의 싸이아졸 유도체 및 옥사졸 유도체의 살균효과를 알아보기 위하여 하기의 실험을 수행하

였다: 즉, 전기 균주를 감자 한천배지(PDA)에 접종하고 25℃의 배양기에 플레이트를 놓아, 광암상태하에서 15일간 

배양하여 포자를 형성시켰다. 이어, 플레이트당 10㎖의 증류수를 첨가한 후, 붓으로 포자를 긁어 이를 가아제로 걸러

서 배지에 형성된 포자를 수확한 다음, 포자농도가 10개/㎖가 되게 하고 1엽의 면적율을 조사하였다.

실시예 2-4 : 토마토역병에 대한 살균효과

토마토역병(Tomato Late Blight, 일명 TLB)균 파이토프소라 인페스탄스 ( Phytophthora infestans )에 대한 본 발

명의 싸이아졸 유도체 및 옥사졸 유도체의 살균 효과를 시험하기 위하여 하기의 실험을 수행하였다: 즉, V-8 쥬스 한

천배지(V-8 쥬스 200㎖, CaCO  3 4.5 g, 한천 15g, 증류수 800㎖)에 올려 놓고 20℃ 에서 16시간 동안 광처리한 후,

8시간 동안 암처리하여 14일간 배양하여 포자를 수확하였다. 이때, 플레이트에 살균 증류수를 넣고 흔들어서 유쥬자

낭을 균총으로부터 떼어낸 후, 4 겹 헝겊조각을 사용하여 유주자낭을 길렀다. 수확한 유주자낭의 농도를 10개/㎖로 

조정하고, 이 접종원을 토마토 유묘에 분무접종하여 20℃ 습실상에서 1일 동안 습실처리한 후, 온도 20℃, 상대습도 

80% 이상의 항온 항습실로 옮겨 4일 동안 발병시킨 다음, 토마토 1엽과 2엽의 병반 면적율(%)을 조사하였다.

실시예 2-5 : 밀붉은녹병에 대한 살균효과 시험

밀붉은녹병(Wheat Leaf Rust, 일명 WLR) 병원균인 푸치니아 레콘디타 ( Puccinia recondita )에 대한 본 발명의 싸

이아졸 유도체 및 옥사졸 유도체의 살균 효과를 시험하기 위하여 하기의 실험을 수행하였다: 즉, 전기 병원균은 실험

실에서 식물체에 직접 계대배양하여 사용하였다. 균주의 계대배양 및 약효조사를 위해서, 1회용 포트(직경: 6.5cm)에

15립 씩의 밀종자(은파)를 파종하여, 온실에서 7일간 재배한 1엽기의 밀에 포자를 털어서 접종하였다. 그런 다음, 접

종한 1엽기의 밀은 20℃의 습실상에서 1일간 습실 처리한 후, 상대습도가 70% 인 20℃의 항온 항습실로 옮겨서 발병

을 유도하고 접종 10일 후에 발병을 조사하였다. 발병조사는 녹병포자를 접종한지 10일 후에 병반면적율을 조사하였

다.

실시예 2-6 : 보리흰가루병에 대한 살균효과

보리흰가루병(barley powdery mildew, 일명 BPM)의 병원균인 에리시페 그라미니스 포마 스페셜리스 호르데이( Er
ysiphe graminis f.sp. hordei )에 대한 본 발명의 싸이아졸 유도체 및 옥사졸 유도체의 살균 효과를 시험하기 위하여

하기의 실험을 수행하였다: 우선, 전기 병원균은 실험실에서 계대배양하여 사용하였다. 균주의 계대배양 및 약효조사

를 위해서 1회용 포트(직경: 6.5cm)에 15립 씩의 보리종 자(동보리 1호)를 파종하여 온실(25±5℃)에서 7일간 재배

한 1엽기의 보리에 포자를 털어서 접종하여 발병시켰다. 상술한 방법으로 접종된 식물을 상대습도가 50%이며 22 내

지 24℃ 정도의 항온 항습실로 옮겨, 7일간 발병을 유도한 후에 병반면적율을 조사하였다.

상기 실시예 2-1 내지 2-6까지의 시험결과에 대하여 하기 수학식 1에 따라 방제가(control value)를 산출하고, 그 결

과를 하기 표 2에 나타내었다:

수학식 1
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이때, 방제가 0%는 살균효과가 전혀 없는 경우를 나타내고;

100%는 병원균이 완전히 사멸했을 때를 나타내며; 및,

70% 이상이면 실질적으로 그 병원균에 대하여 살균효과가

있는 것으로 인정한다.

[표 2]

옥사졸 유도체의 살균효과

화합물 번호 농도(ppm)
방제가(%)

벼도열병
벼잎집 무늬병 오이잿빛 곰팡이병 토마토역병 빌붉은 녹병 보리 흰가루병

1 100 100 57 42 40 100 100

5 100 100 15 0 0 100 100

6 100 96 28 21 99 100 100

7 100 100 58 68 65 100 100

상기 표 2에서 보듯이, 본 발명의 옥사졸 유도체 중 1번, 5번, 6번 및 7번에 해당하는 유도체가 각종 식물 병원균에 대

하여 우수한 살균효과를 나타냄을 확인할 수 있었으며, 특히 화합물 1은 보리흰가루병에 대하여 250ppm의 경우 98

%의 방제가를, 50ppm의 경우 95%의 방제가를, 10ppm의 경우 93%의 방제가를 및 2ppm의 경우에는 80%의 방제가

를 나타냄을 확인할 수 있었다.

발명의 효과

이상에서 상세히 설명하고 입증하였듯이, 본 발명은 살균효과를 가지는 신규한 옥사졸 유도체, 그의 제조방법 및 전기

유도체를 유효성분으로 포함하는 살균제를 제공한다. 본 발명에 의하면, 아마이드로부터 신규한 옥사졸 유도체를 제

조할 수 있으며, 전기 옥사졸 유도체는 벼도열병, 벼잎집무늬마름병, 오이잿빛곰팡이병, 토마토역병, 밀녹병, 밀붉은

녹병 및 보리흰가루병을 각각 일으키는 피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia oryzae Cavara ), 라이족토니아 

솔라니( Rhizoctonia solani AG-1), 보트리티스 시네레아( Botrytis cinerea KCI ), 파이토프소라 인페스탄스( Phyt
ophthora infestans ), 푸치니아 레콘디타( Puccinia recondita ), 에리시페 그라미니스 포마 스페셜리스 호르데이( E
rysiphe graminis f.sp. hordei )에 대하여 살균효과를 나타내는 바, 본 발명의 옥사졸 유도체는 살균제의 유효성분으

로 유용하게 사용될 수 있을 것이다.

(57) 청구의 범위

청구항 1.
다음의 일반식(Ⅰ)으로 표시되는 옥사졸(oxazole) 유도체:

상기 식에서,

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시 또는 메틸아민기이다.

청구항 2.
하기 화학식으로 표시되는 3-메톡시-2-[2-(2-페닐옥사졸-4-일-메톡시)-페 닐]-아크릴산 메틸 에스테르:
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청구항 3.
(ⅰ) 아마이드 화합물(Ⅱ)을 다이클로로에탄 및 다이클로로아세톤과 에탄올 용매에서 환류하여 클로로메틸 옥사졸(

Ⅲ)을 수득하는 공정; 및,

(ⅱ) 클로로메틸 옥사졸(Ⅲ)의 염소 원자를 소디움 아이오다이드를 사용하여 아이오딘 원자로 치환시킨 후, 2-(2-하

이드록시페닐)-3-메톡시 아크릴산 메틸 에스테르(IV)(A=C인 경우) 또는 2-메톡시이미노-(2-하이드록시페닐)-아

세트산 메틸 에스테르(IV)(A=N인 경우)와 반응시켜 옥사졸 유도체(Ⅰ)를 수득하는 공정을 포함하는 옥사졸 유도체의

제조방법:

상기 식에서

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시이다.

청구항 4.
제 3항에 있어서,

아마이드 화합물(Ⅱ)은 산염화물을 암모니아수와 반응시켜

수득되는 것을 특징으로 하는

옥사졸 유도체의 제조방법.

청구항 5.
제 3항에 있어서,

아마이드 화합물(Ⅱ)을 다이클로로에탄 및 다이클로로아세톤과

에탄올 용매에서 70 내지 90℃에서

40시간 내지 60시간 동안 수행하는 것을 특징으로 하는

옥사졸 유도체의 제조방법.

청구항 6.
제 3항에 있어서,

클로로메틸 옥사졸(Ⅲ)의 염소 원자를 소디움 아이오다이드를 사용하여

DMF 및 K  2 CO  3 의 촉매하에 40 내지 60℃에서 아이오딘 원자로

치환시키는 것을 특징으로 하는

옥사졸 유도체의 제조방법.

청구항 7.
(ⅰ) 아마이드 화합물(Ⅱ)을 다이클로로에탄 및 다이클로로아세톤과 에탄올 용매에서 환류하여 클로로메틸 옥사졸(

Ⅲ)을 수득하는 공정;

(ⅱ) 클로로메틸 옥사졸(Ⅲ)의 염소 원자를 소디움 아이오다이드를 사용하여 아이오딘 원자로 치환시킨 후, 2-(2-하

이드록시페닐)-3-메톡시 아크릴산 메틸 에스테르(IV)(A=C인 경우) 또는 2-메톡시이미노-(2-하이드록시페닐)-아

세트산 메틸 에스테르(IV)(A=N인 경우)와 반응시켜 옥사졸 유도체(Ⅰ)를 수득하는 공정; 및,

(ⅲ) 전기 수득한 옥사졸 유도체(I)(단, R=OCH  3 )를 메틸아민과 반응시켜 다음 일반식(I)(단, R=NHCH  3 )으로 표

시되는 화합물을 수득하는 공정을 포함하는 옥사졸 유도체의 제조방법:
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상기 식에서

X는 알킬, 싸이클로알킬, 치환된 방향족 고리,

치환되지 않은 방향족 고리 또는 헤테로고리이며;

A는 탄소 또는 질소이고; 및,

R은 메톡시 또는 메틸아민기이다.

청구항 8.
제 1항의 옥사졸 유도체를 유효성분으로 하고, 보조제를 포함하는 농업용 살균제.

청구항 9.
제 8항에 있어서,

피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia oryzae Cavara ),

라이족토니아 솔라니( Rhizoctonia solani AG-1),

보트리티스 시네레아( Botrytis cinerea KCI ),
파이토프소라 인페스탄스( Phytophthora infestans ),

푸치니아 레콘디타( Puccinia recondita ), 에리시페 그라미니스 포마

스페셜리스 호르데이( Erysiphe graminis f.sp. hordei )에 대하여

살균효과를 나타내는 것을 특징으로 하는

농업용 살균제.

청구항 10.
제 2항의 옥사졸 유도체를 유효성분으로 하고, 보조제를 포함하는 농업용 살균제.

청구항 11.
제 10항에 있어서,

피리큐라리아 오라이제 카바라( Pyricularia oryzae Cavara ),

라이족토니아 솔라니( Rhizoctonia solani AG-1),

보트리티스 시네레아( Botrytis cinerea KCI ),
파이토프소라 인페스탄스( Phytophthora infestans ),

푸치니아 레콘디타( Puccinia recondita ), 에리시페 그라미니스 포마

스페셜리스 호르데이( Erysiphe graminis f.sp. hordei )에 대하여

살균효과를 나타내는 것을 특징으로 하는

농업용 살균제.
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