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Patentangpriiohe

1+ Schiddlingsbekdmpfungsmittel, gekennzeichnet durch einen
Gehalt en mindestens einem substituierten N-Methylisoxazo-
lidin der allgemeinen Formel (I), ‘

] o2 (1)
Ao °H2“N< 23 N

CH3

Rl

in welcher

R!  fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,
Oycloalkyl, Aryl oder Heteroaryl steht,

R2 und R3 unabhlinglg voneinander jeweils fir Wasserstoff,
fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Al-
kenyl, Cyloalkyl oder Aryl stehen oder gemeinsam mit
dem Stiockstoffatom, an welches sie gebunden sind, fir
einen gegehenenfalls substitulerten, gesdttigten
Heterocyclus stehen, der gegebenerfalls weitere Hete-
roatome enthalten kann, sowie deren S#ureadditions-
salze sowie deren geometrisohe und optische Isomere
und Isomerengemische, ausgenommen die Verbindungen
2-Methyl-3-phenyl-5-(piperidin-1-yl-methyl)-isoxazoli~
din und 2-Methyl-3-phenyl-5=-(morpholin~4-ylmethyl)-
1soxazolidin, neben Streckmitteln und/oder oberflichen-
aktiven Mitteln,

2o Mittel gemdB Anspruch 1, dadurch gekennzeiochnet, daB in der
Formel (I)
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fir geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit

1 bis 18 Kohlenstoffatomen, fiir gegebenenfalls
einfach bis mehrfach, gleich oder verschieden
durch Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen sub-
stituiertes Cycloalkylalkyl mit 3 bis 7 Koh-
lenstoffatomen im Cycloalkylteil und 1 bis 8
Kohienstoffatomen im geradXettigen oder ver-
zweigten Alkylteil oder flir gegebenenfalls im
Arylteil einfach bis mehrfach, gleich oder
verschieden substituiertes Aralkyl mit 1 bis

8 Kohlenstoffatomen im geradkettigen oder
verzweigten Alkylteil und 6 bis 10 Kohlen-
gtoffatomen im Arylteil steht, wobei als Aryl-
substituenten infrage kommen: Halogen, Jjeweils
geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy,
Alkylthio, Alkoximinoalkyl, Helogenalkyl, Ha-
logenalkoxy oder Halogenalkylthio mit jeweils
1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den einzelnen
Alkylteilen und gegebenenfalls 1 bis 9 glei-
chen oder verschiedenen Halogenatomen;
auBerdem flir gegebenenfalls einfach bis mehr-
fach, gleich oder verschieden durch Alkyl

mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen oder
fiir gegebenenfalls einfach bis mehrfach,
gleich oder verschieden substituiertes Phenyl
steht, wobei als Substituenten infrage kommen!
Halogen, Cyano, Nitro, jeweils geradkettiges
oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthiq.

Le A 24 25’§-Ausland
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Halogenalkyl, Halogenalkoxy odwr
Halogenalkylthio mit jeweils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen und gegebenenfalls 1 bis 9
gleichen oder verschiecdenen Halogenatomen,
Amino, jeweils geradkeitiges oder verzweigtes
Alkylamino, Dialkylamino oder Alkoximinoalkyl
mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den
einzelnen Alkylteilen;

ferner fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis
mehrfach, gleich oder verschieden substi-
tuiertes x-Naphthyl oder f-Naphthyl steht,
wobei als Substituenten jeweils infrage
Kommen: Halogen, jeweils geradkettiges oder
verzweigtes Alkyl oder Alkoxy mit jeweils 1
bis 4 Kohlenstoffatomen und schlieflich fir
einen gegebenenfalls einfach bis mehrfach,
gleich oder verschieden durch Alkyl mit 1 bis
6 Kohlenstoffatomen und/oder Halogen
substituierten 5-Ring~ oder 6-Ring-
Heteroarylrest mit 1 oder 2 Heteroatomen
steht und

R2 und R? unabhiingig voneinander jeweils fiir

Wasserstoff, ftir jeweils geradkettiges oder
verzweigtes Alkyl mit 1 bis 8 Kohlenstoff-
atomen, Hydroxyalkyl mit 2 bis 8 Kohlenstoff-
atomen oder Alkoxyelkyl mit 3 bis 8 Kohlen-
gstoffatomen, ftir geradkettiges oder verzweig-
tes Alkenyl mit 3 bis 8 Kohlenstoffatomen, ftir
gegebenenfalls einfach bis mehrfach, gleich
oder verschieden durch niederes Alkyl mit 1
bis 6 Kohlenstoffatomen und/oder Halogen sub-

Le A 24 945 - Ausland
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stituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 7 Kohlen-
stoffatomen oder fiir jeweils gegebenenfalls
im Aryiteil einfach bis mehrfach, gleich oder
verschieden substituiertes Aralkyl oder Aryl
mit 6 bis 10 Kohlenstoffatomen im Arylteil und .
gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im
geradkettigen oder verzweigten Alkylteil ste-
hen, wobei als Substituenten jeweils infrage
kommen: Halogen, Cyano, Nitro, jeweils gerad-
Kettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Al-
Kylthio, Hulogenalkyl, Halogenalkoxy, Halogen-
alkylthio oder Alkoximinoalkyl mit jeweils 1
bis 4 Kohlenstoffatomen in den einzelnen Al-
Kylteilen und gegebenenfalls 1 bis 9 gleichen
oder verschiedenen Halogenatomen oder

R? und R3 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an

welches sie gebunden sind, ftir einen gege-
benenfalls einfach bis mehrfach, gleich oder
verschieden substituierten, gesittigten 5- bis
7-gliedrigen Heterocyclus stehen, der gege-
benenfalls weitere Heteroatome, enthalten
kann, wobel als Substituenten infrage kommen:
jeweils geradkeitiges oder verzweigtes Alkyl
oder Hydroxyalkyl mit jeweils 1 bis 4
Kohlenstoffatomen;

sowie deren S#ureadditionssalze sowie deren
goomotriicho und optischke Isomere und Isome-
rengemische, ausgenommen die Verbindungen 2-
Methyl~3-phenyl-5-(piperidin-1-yvl-methyl)-
}soxazolidin und 2-Methyl-3-phenyl-5-(mor-
pholin-4-yl-methyl)-isoxazolidin,

Le A 24 945 - Ausland
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3. Mittel gemiB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, ds8 in
der Formel (I)

r!

fliir jeweils gegebenenfalls ein- bis dreifach, gleich
oder verschieden substituiertes Cyclopentyl oder Cyclo-
hexyl steht, wobei als Substituenten infrage kommen:
geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 5 Koh-
lenstoffatomen;

auBerdem fiir gegebenenfalls im Phenylteil ein- bis
dreifach, gleish oder verschieden substituiertes
Phenylalkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen im gerad-
kettigen oder verzweigten Alkylteil steht, wobei als
Phenylsubstituenten infrage kommen: Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-
Butyl, Trifluormethyl, Trifluormethoxy oder Methoxi-
minomethyl; :

ferner flir gegebensnfalls ein- bis dreifach, gleich
oder verschieden substituiertes Phenyl steht, wobeil
als Substituente n Infrage kommen: Fluor, Chlor, Erom,
geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 6 Koh-
lengtoffatomen, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
n-, i-, s- oder t-Butoxy, Trifluormethyl, Trifluor-
methoxy, Trifluormethylthio oder Methoximinomethyl;
ferner filr jeweils gegebenenfalls ein- bis dreifach,
gleich oder verschieden substituiertes w-Naphthyl
oder B~Naphthyl steht,
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wobei als Substituenten infrage kommen: Fluor,
Chlor, Brom, Me\hyl, Ethyl, Methoxy oder Eth-
oxy; und auferdem fiir jeweils gegebenenfalls
ein- bis dreifach, gleich oder verschieden
durch Chlor, Brom, Methyl und/oder t-Butyl
substituiertes 2-Pyridyl, 3-Pyridyl, 4-Pyri-
dyl, 2-Thienyl oder 3-Thienyl steht und

R2 und R3 unabhéingig voneinander jeweils fiir Wasser

stoff, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, s-oder t-Butyl, n- oder i-Pentyl, n-oder
i-Hexyl, Allyl, n- oder i-Butenyl, n- oder i-
Pentenyl, Hydroxypropyl, Methoxyethyl, Ethoxy-
ethyl, Methoxypropyl, Ethoxypropyl, Propoxy-
propyl, fiir Cyclopropylmethyl, Dichlorcyclo-
propylmethyl, ftir Dichlordimethylcyclopro-
pylmethyl, ftir Dimethylcyclopropylmethyl oder
Cyclohexyl oder fiir gegebenenfalls ein- bis
dreifach gleich oder verschieden durch Chler
oder Methyl substituiertes Phenyl stehen oder

R? und R® gemeineam mit dem Stickstoffatom, an

O

welches sie gebunden sind, flir einen 'ge-
gebenenfalls ein- bis dreifach, gleich oder
verschieden substituierten Heterocyclus dsr

Formel

H - ' > H £::::] cder =N 0
“N e/

stehen, wobei als Substituenten infrage kom-
men: Methyl, Ethyl, Hydroxymethyl,

Le A 24 945 - Ausland
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sowie deren S8ureaddiiionssalze sowie deren
geometrische und optische Isomere und Isome~
rengemische, ausgenommen die Verbindungen 2-
Methyl~3-phenyl-5=(piperidin-1=-yl-methyl)-
isoxazolidin und 2-Methyl-3-phenyl-5=-(morpho-
lin-4-yl-methyl)-isoxazolidin,

Verwenduny von substituiert~un N-Methylisoxazalidinen dexr
Formel (I) gemdB Anspruch 1, dadurch gekennzelchnei, daf
she zur Bekdmpfung von Ichddlingen eingesetzt werden,

Verfahren zur Bekdmpfung wvon Schidlingen, dadurch gekenn=-
zelchnet, iaf man substituierte N-Methyl-isoxazolidine der
Formel (I) gemiB Anspruch 1 auf Schédlinge oder ihren Le-
bensraum einwirken léBt. ‘

Verfahren zur Herstellung von Schiédlingsbekémpfungsmitteln,
daedurch gekennzeichnet, da man substituierte N—Meth&l—
isoxazolidine der Formel (I) gemid Anspruch 1 mit Streck-
mitteln und/oder oberfléchenakiiven Mitteln vermischt.

Verwendung von substitulerten N-Methylisoxazolidinen der
Formel (I) gemiB Anspruch 4, dadurch gekennzeichnet, daB
sie zur Bekdmpfung von Pilzen eingesetzt werden.

Verwendung von substitulerten N-Methylisoxazolidinen dex
Formel (I) gemiB Anspruch 4, dadurch gekennzeiohmet, daB
gie zur Bekdémpfung von tierischen Sdhidlingen eingesetzt
werden,
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Bexrlin, den 21,12,1987
69 441/18

Schidliugsbekdmpfungemittel

Anwendungggebiet dexr Erfindung

Die Erfindung betriff{t Schidlingsbekdmpfungsmittel, die
neue substitulerte N-Methylisoxazolidine als Wirkstoffe ent-
halten.

Charekterigtik des bekennten Standes der Technik

Es ist bereits bekannt, daB8 bestimmte Isoxazolidine, wie hei~
splelswelse das 5-Benzyl-5-ethoxycarbonyl-2-t-butylisoxazoli-
din, insektizide und fungizid~ Wirksamkeit besitzen (vgle z.

B, DE-CS 34 18 935).

Die Wirksamkeit dleser vorbekannten Verbindungen ist jedooh
insbesondere beil niedrigen Aufwandmengen und Konzentrationen
nioht in allen Anwendungsgebleten v8llig zufriedenstellend.

Weiterhin sind bestimmte substituierte N-Methylisoxazolidine,
wie beispielsweise das 2-Methyl-3-phenyl-5-(1-piperidinyl-
methyl)niaoxazolidin oder des 2-Methyl-3-phenyl=5~(4-morpho-
linylmothyl)-isoxazolidin bekannt (vgl. Japan. Pat, JP
43/14 215 vom 15,06,1968). Uber eine Wirksamkeit dieser vor=
bekannten Verbirdungen gegen SchH#dlinge ist bisher nichts
bekannt,

Ziel der d

~m e a - - A e e - W e e e

Uberraschenderweise zeigen\die erfindungsgemiifien N-Methyl-

',
P

i

Sy
SR
futln
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igoxazolidine eine erheblich bessere Wirksamkeit gegen Insek-
ten und pilzliche Schaderreger als die aus dem Stand der
Pechnik bekennten Isoxazolidine, wie beispielsweise das 5-
Benzyl-5-ethoxycarbonyl-2-t-butyl-is-oxezolidin, welohes
chemisoh und wirkungsgemi8 naheliegende Verbindungen sind.

Darlegung deg Wegens dex Erfindung

Es wurden neue substitulerte N-Methylisoxazolidine der all-
gemeinen Formel (1),

L

52
CH, OH2~N<R3

a1
(1)

in welcher
R1 fir jeweils gegebenenfalls substituierte Alkyl, Cyclo-

alkyl, Aryl oder Hetervaryl steht,

R2 und R3 unabhlingig voneinander jeweils filr Wasserstoff, filr
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl,
Cyloelkyl und Aryl stehen oder gemeinsam mit dem Stick-
stoffatom, an welches sie gebunden sind, fiir einen gege-
benenfalls substituierten; gesdttigten Heterocyclus
gtehen, der gegebenenfalls weitere Heteroatome enthalten
kenn, sowie deren SHureadditionssalze, ausgenommen die
Verbindungen 2-Methyl-3-phenyl-5-(piperidin-1-yl-methyl)
isoxazolidin und 2-Methyl=-3-phenyl=5-(morpholin.4-ylme-
thyl)-isoxazolidin.

Die Verbindungen der Formel (I) kbnnen éegebenenfalls als geo~-
metrische und/oder optische Isomere oder Isomerengemische un-
terschiedlicher Zusammensetzung an-
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fallen. Sowohl die reinen lsomeren als such die lso-
merengemische waerden erfindungsgemip unter der Formel
(1) beansprucnt, Im folgenden wird immer von der Formel
(1) gesproch:n, wobei alle Formen eingeschlossen sind.

Wniterhin wurds gefunden, dap man die neuen substitu-
ferten N-Methylisoxazolidine der allgemeinen Formel
(n,

R}

:D\c &
Hso=N (1)
2 R3

CHa
in welcher

R! fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,
Cycloalkyl, Aryl oder Heteroaryl steht und

R und R3 unabhiingig voneinander jeweils fiir Wasser-
stoff, ftir jeweils gegebenenfalls substituier-
tes Alkyl, Alkenyl, Cyc) alkyl oder Aryl ste-
hen oder gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an
welches sie gebunden sind, fiir einen gegebe-
nenfalls substitwiorten, gesittigten Hetero-
cyclus stehen. ‘sr gegebenenfalls weitere
Hetoroztome ¢ thalten kann, susgenommen die
Verbindungen 2-Methyl-3-phenyl-5-(piperidin-~-1-
yl-methyl)-isoxazolidin und 2-Methyl-3-phenyl-
5-(morpholin-4-yl-methyl)-isoxazolidin,

sowie deren Siéureadditionssalze erhilt, wenn man

Le A 24 945 - Ausland
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(a) Nitrone der Formel (11),

Rl-cusu(p (11)
CHy

in welcher
Rl die oben angegebene Bedeutung hat,

mit Allylaminen der Formel (III),

R2
CH»=CH-CH»-N (111)
2 2 <R3
in welcher
R? und R® die oben angegebene Bedeutung haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels

umeetzt, oder wenn man

(b) lsoxazolidine der Formel (1V),
Rl

(Iv)
CHy CHy-x1

Le A 24 945 - Ausland
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in welcher
R} die oben angegebene Bedeutung hat und

x! fir eine elektronenanzishende Abgangsgruppe
steht N

mit Aminen der Formel (V),

Rz
H-N{ (V)
r3

in welcher

R? und R3 die oben angegebene Bedeutung haben,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmit-
tels, und gegebenenfalls in Gegenwart eines Sdure-
bindemittels sowie gegebenenfalls in Gegenwart eines

Katalysators umuetzt oder wenn man

(c) die nach Verfahren (a) oder (b) erhéltlichen substi-
tuierten N-Methylisoxazolidine der Formel (Ia),

Rl
(la)
CHy CH,-NH-R?

in welcher

Le A 24 945 -Ausla'nd
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R und R2 die oben angegebene Bedeutung haben, mit
Alkylierungsmitteln der Formel (VI),
r3-1.x2 (V1)
in welcher

-1 up Jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Al-
kenyl oder Cycleoalkyl steht und

x2 fiir eine elektronenanziehende Abgangsgruppe steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels, und
gegebenenfalls in Gegenwart eines SHurebindemittel sowle
gegebenenfalls in Gegenwart eines Ketalysators umsetzt und
gegebenenfalls anschliefend eine SHure addiert.

SohlieBlich wurde gefunden, daB8 die neuen substituierten N-
Methylisoxazolidine gute Wirkung gegen Schidlinge besitzen,
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Die erfindungsgemidpen substituierten N-Methylisoxazoli-
dine sind durch die Formel (1) allgemein definiert, Be-
vorzugt sind Verbindungen der Formel (1), bei welchen

R!

fiir geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis
18 Kohlenstoffatomen, fiir gegebanenfalls einfach
bis mehrfach, gleich oder verschieden durch Alkyl
mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen substituiertes Cyclo-
alkylalkyl mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen im Cyclo-
alkylteil und 1 bis 8 Kohlenstoffatomen im gerad-
Kettigen oder verzweigten Alkylteil oder fiir gege-
benenfalls im Arylteil einfach bis mehrfach, gleich
oder verschieden substituiertes Arulkyl mit 1 bis

8 Kohlenstoffatomen im geradketl.igen oder verzweig-
ten Alkylteil und 6 bis 10 Kohlenstoffatomen im
Arylteil steht, wobei als Arylsubstituenten infrage
kommen: Halogen, jeweils geradkettiges oder ver-
zweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkoximinoalkyl,
Halogenalkyl, Halogenalkoxy oder Halogenalkylthio
mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den ein-
zelnen Alkylteilen und gegebenenfalls 1 bis 9 glei-
chen oder verschiedenen Halogenatomen;

suferdem fiir gegebenenfalls einfach bis mehrfach,
gleich oder verschieden durch Alkyl mit 1 bis 6
Kohlenstoffatomen substituiertes Cycloalkyl mit 3
bis 7 Kohlenstoffatomen oder fiir gegebenenfalls
einfach bis mehrfach, gleich oder verschieden sub-
stituiertes Phenyl steht, wobei als Substituenten
infrage kommen: Halogen, Cyano, Nitroc, jeweils ge-
radkettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkyl-

Le A 24 945 . Ausland
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thio, Halogenalkyl, Halogenalkoxy oder Halogenal-
kylthio mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen und
gegebenenfalls 1 bis 9 gleichen oder verschiedenen
Halogenatomen, Amino, jeweils geradkettiges oder
verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino oder Alkoximi-~
noslkyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in
den einzelnen Alkylteilen;

ferner fiir jeweils gegebenenfslls einfach bis mehr-
fach, gleich oder verschieden subctituiertes «-
Naphthyl oder B-Naphthyl steht, wobei als Substi-
tuenten jeweils infrage kommen: Halogen, jeweils
geradkettiges oder verzweigtes Alkyl oder Alkoxy
mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen; und schliep-
lich fiir einen gegebenenfalls einfach bis mehrfach,
gleich oder verschieden durch Alkyl mit 1 bis 6
Kohlenstoffatomen und/oder Halogen substituierten
5-Ring- oder 6-Ring-Heteroarylrest mit 1 oder 2
Heteroatomen, insbesondere Stickstoff, Sauerstoff
oder Schwefel steht und

RZ und R3 unabhingig voneinander jeweils ftir Wasser-

stoff, fiir jeweils geradkettiges oder ver-
zweigtes Alkyl mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen,
Hydroxyalkyl mit 2 bis 8 Kohlenstoffatomen
oder Alkoxyalkyl mit 3 bis 8 Kohlenstoffato-
men, flir geradkettiges oder verzweigtes Al-
kenyl mit 3 bis 8 Kohlenstoffatomen, fiir ge-
gebenenfalls einfach bis mehrfach, gleich oder
verschieden durch Alkyl mit 3 his 6 Kohlen-
stoffatomen und/oder Halogen lubltituiortos

Le A 24 945 - Ausland
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Cycloalkyl mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen oder
ftir jeweils gegebenenfalls im Arylteil einfach
bis mehrfach, gleich oder verschieden substi-
tuiertes Aralkyl oder Aryl mit 6 bis 10 Koh-
lenstoffatomen im Arylteil und gegebenenfalls
1 bis 4 Kohlenstoffatomen im geradkettigen
oder verzweigten Alkylteil stehen, wobei als
Substituenten jeweils infrage kommen: Halogen,
Cysno, Nitro, sowie jeweils geradkettiges oder
verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Halogen-
alkyl, Halogenalkoxy, Halogenalkylthio oder
Alkoximinoalkyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen in den einzelnen Alkylteilen und
gegebenenfalls 1 bis 9 gleichen oder verschie-

denen Halogenatomen oder

gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an welches
sie gebunden sind, ftir einen gegebenenfalls
einfach bis mehrfach, gleich oder verschieden
substituierten, geséittigten 5- bis 7-gliedri-
gen Heterocyclus stehen, der gegebenenfalls
weitere Heteroatome, insbesondere Stickstoff,
Sauerstoff und/oder Schwefel enthaslten Kkann,
wobei als Substituenten infrage kommen:
jeweils geradkettiges cder verzweigtes Alkyl
oder Hydroxyalkyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen, sowie deren Sidureadditionssalze,
susgenommen die Verbindungen 2-Methyl-3-phe-
nyl-s-(piperidin-l-yl-mothyl)-isoxazolidin und
2-Methyl-3-phenyl-5-(morpholin-4~yl-methyl)-
isoxazolidin,

Le A 24 945 - Ausland



20

25

30

3s

- 10- 264 842

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1),

bei welchen

R}

tir jeweils gegebenenfalls sin- bis dreifach,
gleich oder verschieden substituiertes Cyclopentyl
oder Cyclohexyl steht, wobei als Bubstituenten in-
frage kommen: geradkettiges oder verzweigtes Alkyl
mit 1 bis 5 Kohlenstoffatomen;

auferdem ftir gegebenenfalls im Phenylteil ein- Lis
dreifach, gleich oder verschieden substituiertes
Phenylalkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen im ge-
radkettigen oder verzweigtem Alkylteil steht, wobei
als Phenylsubstituenten infrage kommen: Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, s- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Trifluorme-
thoxy oder Metlioximinomethyl;

ferner fiir gegebenenfalls oin- bis dreifach, gleich
oder verschieden substituiertes Phenyl steht, wobei
als Substituenten infrage kommen: Fluor, Chlor,
Brom, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1
bis 6 Kohlenstoffatomen, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Trifluorme-
thyl, Trifluormethoxy, Trifuormethylthio oder Me-
thoximinomethyl;

ferner flir jeweils gegebenenfalls ein- bis drei-
fach, gleich oder verschieden substituiertes o-
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Naphthyl oder B-Naphthyl steht, wobei als Substi-
tuenten infrage XKommen: Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Ethyl, Methoxy oder Ethoxy; und auferdem fiir je-
woils gegebenenfalls ein- bis dreifach, gleich oder
verschieden durch Chlor, Brom, Methyl und/oder t-
Butyl substituiertes 2-Pyridyl, 3-Pyridyl, 4-Pyri-

dy1 »

RZ und R3

R? und R3

2-Thienyl oder 3-Thienyl steht und

unabhiéngig voneinander jeweils fiir Wasser-
stoff, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, s- oder t-Butyl, n- oder i-Pentyl, n-oder
i-Hexyl, Allyl, n- oder i-Butenyl, n- oder i-
Pentenyl, Hydroxypropyl, Methoxysthyl, Ethoxy-
ethyl, Methoxypropyl, Ethoxypropyl, Propoxy-
propyl, fiir Cyclopropylmethyl, Dichlorcyclo-~
propylmethyi, fiir Dichlordimethylcyclopropyl-
methyl, fir Dimethylcyclopropylmethyl oder Cy-
clohexyl oder fiir gegebenenfalls ein- bis
dreifach, gleich oder verschieden durch Chlor
oder Methyl substituiertes Phenyl stehen oder

gemeinsam mit demn Stickstoffatom, an welches
sie gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls
ein- bis dreifach, gleich oder verschieden
substituierten Heterocyclus der Formel

4 / \
“N H - H oder -N 0
A - |\
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stehen, wobei als Substituenten jeweils infra-
ge kommen: Methyl, Ethyl, Hydroxymethyl; sowie
doron'Biurondditionllllzc, lﬂlgcnommon‘dio
Verbindungen 2-Methyl-3-phenyl-5-(pipesridin-1-
yl-methyl)isoxazolidin und 2-Methyl-3-phenyl-
S$-(morpholin-4~yl-methyl)-isoxazolidin,

Bevorzugte erfindungsgemife Verbindungen sind auch
Additionsprodukte aus Siuren und denjenigen Aminomethyl-
icoxazolidinen der Formel (1), in denen die Substituen-
ten Rl. R und R3? die Bedeutung haben, die bereits vor-
zugsweise fiir diese Substituenten genannt wurden.

Zu den Siuren, die addiert werden kénnen, gehSren vor-
zugsweise Halogenwasserstoffsiuren, wie 2,B, Chlor-
wasserstoffsdure und Bromwasserstoffsiure, insbesondere
Chlorwasserstoffsiure, ferner Phosphorsiéure, Salpeter-
sure, mono-, bi- und trifunktionelle Carbonsiuren und
Hydroxycarbonsiuren, wie z.,B, Essigsiure, Maleinséiure,
Bernsteinséure, Fumarsidure, Weinsiure, Zitronensiure,
Salicylsiiure, Sorbinsiure und Milchsiure, ferner Sulfon-
siiuren, wie p-Toluolsulfonsiure und 1,5-Naphthalindi-
sulfonsiiure sowie Saccharin,

Im einzelnen seien sufer den bei den Herstellungsbei-
spielen genannten Verbindungen die folgenden substi-
tuierten N-Methylisoxazolidine der ullgomoinoh Formel
(1) genannt:
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R!
! | (Rz (1)
Hz'N
CHy R?
R2
1 -
R N§R3
,’Cﬂa
(CHa)ac—D' “NH‘CHZ‘QCH
3
~CaHg
(CHR) ~NH~CH,~-CH
3la 2 H
2Hs
(CH3)3C'<<:i>>" 'NH'C(CHa)a
: OH
‘9"3’3°“<<tj>>‘ ~NH-CH,~CH-CHg
(cna)ac—<ij;>- =NH- (CHp) 3-0- (CHp ) ~CHg

(CHg) 5C

-N

e
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Verwendet man beispielsweise N-Methyl-4-t-butylbenzyl-
nitron und N-Allylpiperidin als Ausgangsstoffe, so 1&Bt

gich der Reaktionsablauf des erfindungsgemifen Ver-
fahrens (a) durch das folgende Formelschema darstellen:

(cua>3c—<:>—cn-n Co
CHq

Le_A_24 945 - Ausland
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CHp-N_ )
) (cH >'c-<<::;>—-<,-—r
3’3 °

CHg

Verwendet man beispicleweise S-Brommethyl-2-methyl-3-(2-
methylphenyl)-isoxazolidin und 3-Methylpiperidin als
Ausgangsstoffe, so l18ft sich der Reaktionsablauf des
erfindungsgemdfen Verfahrens (b) durch das folgende
Formelschema darstellen!

CHg CHp-Br CHy
+ H-N
G—,(N:I \_j
CHg
CHq
CH CH~ =N
HBr 3 2 : 5
)
(Base)
CHq

Verwendet man beispielsweise 2-Methyl-3-cyclohexyl-5-(N-
cyclohexylaminomethyl)-isoxazolidin und Allylbromid als
Ausgangsstoffe, so lidfBt sich der Reaktionsablauf des
erfindungsgemifen Verfahrens (c) durch das folgende
Formelschema darstellen:
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_Tpuz-nw—<:::> + CH,=CH-CHy-Br
:::: N—0
CHy

~CH,-CH=CH
CHz“- 2

= O]
(Base) AN—0

CHy

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemafen Verfahrens
(a) als Ausgangsstoffe bendiligten Nitrone sind durch die
Formel (1I) sllgemein definiert. In dieser Formel (II)
stent R! vorzugsweise filir diejenigen Reste, die bereits
im Zusammenheng mit der Beschreibung der erfindungsge-
mifen Stoffe der Formel (1) fiir diesen Substituenten

genannt wurden.

Die Nitrone der Formel (II) sind grﬁstonieils bekannt
(vgl., 2.B. J, org. Chem, 32, 261 [1969]; Chem, Ber. 101,
2548 [1968); Synthesis 1974, 478; Tetrahedron Lett. 26,
4331 [1985)) oder lassen sich in Analogie 2zu bekannten
Verfahren erhalten (vgl. 2.B., Houben-Weyl “"Methoden der
organischen Chemie" Band X, 4; 4. Auflaege, Thieme Verlag
Stuttgart 1968, S. 328 oder Holv. Chim., Acta 355, 2187
[(19721), beispielsweise wenn man Aldehyde der Formel
(vin),

’

Rl-cHO (VID)
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in welcher

R! die oben inﬁogobono Bedeutung hat,

mit N-Methylhydroxylamin der Formel (VIII),
CHz-NH-0H (VI1I)

oder dessen Hydrochlorid in Gegenwart einer Base, wie
beispielsweise Kaliumhydroxid bei Temperaturon zwischen
+ 20 °C und 120 °C umsetzt,

Das N-Methylhydroxylamin der Formel (VIIl) ebenso wie
die Aldehyde der Formel (VII) sind allgemein bekannte
Verbindungen der organischen Chemie oder erhiéltlich in
Analogie zu allgemein bekannten Verfahren (vgl. auch
Liebigs Ann, Chem. 1979, 1585).

Die zur Durchfiihrung des orfindungsgoﬁiaop Verfahrens
(a) weiterhin als Ausgangsstoffe bendtigten Allylamine
sind durch die Formel (III) allgemein definiert. In
dieser Formel (I11I1) stehen R? und R? vorzugsweise fiir
diejenigen Reste, die bereits im Zusammenhang mit der
Beschreibung der erfindungsgemiifen Stoffe der Formel (I)
ftir diese Substituenten genannt wurden.

Die hllyllmiﬁo der Formel (III) sind ebenfalls sllgemein
bekannte Verbindungen der organischen Chemie.

Die zur Durchftihrung des erfindungsgemiifen Vcrfghfono
(b) sls Ausgangsstoffe bendtigten Isoxazolidine sind
durch die Formel {(IV) allgemein definiert, In dieser

Le A 24 945 - Ausland




10

15

20

26

30

35

- 19 - 264 842

Formel (IV) steht R! vorzugsweise fiir diejenigen Reste,
die bereits im Zusammenhang mit der Beachreibung der
erfindungsgemifen Stoffe der Formel (1) fir diesen
Substituenten genannt wurden.

x! steht vorzugsweise fiir Halogen, insbesondere fir
Chlor oder Brom, oder fiir gegebenenfalls substituiertes
Alkylsulfonyloxy oder Arylsulfonyloxy, wie beispielswei-
se Methansulfonyloxy oder p-Toluolsulfonyloxy.

Die Isoxazolidine der Formel (IV) sind noch nicht be-

kannt. Man erhiilt sie in Analogie zum erfindungsgemifen
Verfahren (a), wenn man Nitrone der Formel (1),

R‘-CH:N!P (11)
CH3

in welcher

r! die oben angegebene Bedeutung hat,

mit Allylhalogeniden oder Allylalkohol der Formel (1X),
CH,=CH-CHp-X3 (1X)

in welcher

X3  fir Hydroxy oder Halogen, insbesondere fiir Hydroxy,
Chlor oder Brom steht,
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels,
wie beispielsweise Toluol bei Temperaturen zwischen 60°C
und 140 °C umsetzt und in den Fillen, wo X3 fir Hydroxy
steht, die so erhdltlichen Hydroxymethylisoxazolidine
der Formel (X),

Rl
(X)
CH3 CHz‘OH
in welcher

R! die oben angegebene Bedeutung hat,

in einer 2, Stufe mit Bulfonylhalogeniden der Formel
(XI1),

x4-50,-R4 (X1)
in welcher

x4 fiir Halogen, insbesondere fiir Chlor oder Brom steht
und

r¢ fiir gegebenenfalls substituiertes Alkyl oder Aryl,
wie beispielsweise Methyl oder p-Tolyl steht,

gegebensnfalls in éogonwart eines Verdiinnungsmittels,
wie beispielsweise Dichlormethan und gegebenenfalls in
Gegenwart eines basischen Reaktionshilfsmittels, wie

u_a_zs_zsi - Ausland
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beispielsweise Triethylamin bei Temperaturen zwischen
10 °C und 60 °C umsetzt,

Die Allylhalogenide bzw, der Allylalkohol der Formel
(IX) und die Sulfonylhalogenide der Formel (XI) sind
allgemein bekannte Verbindungen der organischen Chemie.

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemifen Verfahrens
(b) weiterhin als Ausgangsstoffe benStigten Amine sind
durch die Formel (V) allgemein definiert., In dieser
Formel (V) stehen RZ und R3 vorzugsweise fiir diejenigen
Reste, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung
der erfindungsgemifen Stoffe der Formel (1) fiir diese
Substituenten genannt wurden.

Die Amine der Formel (V) sind ebenfalls allgemein be-
kannte Verbindungen der organischen Chemie.

Die zur Durchftthrung des erfindungsgemépen Verfahrens
(c) als Ausgangsstoffe benStigten substituierten N-
Methylisoxazolidine sind durch die Formel (la) allgemein
definiert., In dieser Formel (Ia) stehen R! und R? vor-
zugsweise fiir diejenigen Reste, die bereits im Zusam-
menhang mit der Beschreibung der erfindungsgemifen
Stoffe der Formel (I) fiir diese Substituenten genannt

wurden,
Die substituierten N-Methylisoxazolidine der Formel (lIa)

sind erfindungsgemiife Verbindungen und erhidltlich mit
Hilfe der erfindungsgemiépen Verfahren (a) =nd (b).

Le A _24 945 - Ausland



10

15

20

35

- 22 - 264 842

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemifen Verfahrens
(c) weiterhin sls Ausgangsstoffe bendtigten Alkylie-
rungsmittel sind durch die Formel (V1) allgemein defi-
niert. In dieser Formel (VI) steht R3-! vorzugsweise fiir
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis

8 Kohlenstoffatomen, Hydroxyalkyl mit 2 bis 8 Kohlen-
stoffatomen oder Alkoxyalkyl mit 3 bis 8 Kohlanstoff-
atomen, fiir geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl mit

3 bis 8 Kohlenstoffatomen, fir gegebenenfalls einfach
bis mehrfach, gleich oder verschieden durch Alkyl mit

1 bis 6 Kohlenstoffatomen und/oder Hslogen substituier-
tes Cycloalkyl mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen oder fiir
jeweils gegebenenfalls im Arylteil einfach bis mehrfach,
gleich oder verschieden substituiertes Aralkyl mit 6 bis
10 Kohlenstoffatomen im Arylteil und 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen im geradkettigen oder verzweigten Alkylteil,
wobei als Aryl-Substituenten jeweils genannt seien:
Helogen, Cyano, Nitro, sowie jeweils geradkettiges oder
verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Halogenalkyl, Ha-
logenalkoxy, Halcgenalkylthio oder Alkoximinoalkyl mit
jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den einzelnen Al-
kylteilen und gegebenenfalls i bis 9 gleichen oder ver-
schiedenen Halogenatomen,

R3-! gteht insbesondere flir Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, n- oder i-Pentyl, n-
oder i-Hexyl, Allyl, n- oder i-Butenyl, n- oder i-
Pentenyl, Hydroxypropyl, Methoxyethyl, Ethoxjothyl.
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Methoxypropyl, Ethoxypropyl, Propoxypropyl oder Cyclo-
hexyl, ftir Cyclopropylmethyl, Dichlorcyclopropylmethyl,
Dimethylcyclopropylmethyl oder Dichlordimethylcyclopro-
pylmethyl. X2 steht vorzugsweise fiir Halogen, ineheson-
dere ftir Chlor oder Brom oder fiir gegebenenfalls sub-
stituiertes Alkylsulfonyloxy oder Arylsulfonyloxy, wie
beispielaweise Methansulfonyloxy oder p-Toluolsulfonyl-
OXY.

Die Alkylierungsmittel der Formel (VI) sind obenfalls
allgemein bekannte Verbindungen der organiachen Chemio,

Als Verdinnungsmittel zur Durchfithrung des erfindungsge-
méfen Verfahrens (a) kommen inerte organische Lbsungs-

mittel infrage,

Hierzu geh8ren insbesondere aliphatische oder aroma-
tische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwatiserstoffe,
wie beispielsweise Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlor-
benzol, Petrolether, Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan,
Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Ether, wie Diethyl-
ether, Dioxan, Tetrahydrofuran oder Ethylenglykoldi-
methyl- oder diethylether, Ketone, wie Aceton oder Buta-
non, Nitrile, wie Acetonitril oder Propionitril, Amide,
wie Dimethylformamid, Dimethylacetamid, N-Met.hylformani-
1id, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorséure-
triamid, Ester, wie Essigsiureethylester oder Sulfoxide,
wie Dimethylsulfoxid,

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchftihrung
des erfindungsgeméfen Verfahrens (a) in einem grdferen
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Bereich variiert werden, Im allgemeinen arbeitet man bei
Temperaturen zwischen 20 °C und 150 °C, vorzugsweise bei
Temperaturen zwischen 40 °C und 140 °C,

Zur Durchfiithrung des erfindungsgemifen Verfahrens (a)
setzt man pro Mol an Nitron der Formel (11) im ulldo-
meinen 0,8 bis 1,3 Mol, vorzugsweise dquimolare Mengen
an Allylamin der Formel (I111) ein.

Es ist such mbglich, die als Vorprodukte bendtigten
Nitrone der Formel (11) in einer vorgelagerten Reaktion
aus den Aldehyden der Formel (VII) mit N-Methylhydroxyl-
amin der Formel (VIII) direkt im Reaktionsgefdp herzu-
stellen und in einer "Eintopfreaktion" ohne lsolierung
gemip dem erfindungsgemiéifen Verfahren (a) weiter umzu-
setzen,

Die Reaktionsdurchftihrung, Aufarbeitung und Isolierung
der Reaktionsprodukte der Formel (1) erfolgt mit Hilfe
tiblicher Methoden in Analogie zu bekannten Verfahren,

Als Verdiinnungsmittel zur Durchfiihrung der erfindungsge-
mifen Verfahren (b) und .c) kommen inerte organische
Lésungsmittel oder wifrige Systeme infrage.

Hierzu gehfren insbesondere aliphatische oder aroma-
tische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe,
wie beispielsweise Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlor-
benzol, Petrolether, Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan,
Chloroform. Tetrachlorkohlenstoff, Ether, wie Didtbyl-
ether, Dioxan, Tetrahydrofuran oder Ethylenglykoldime-
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thyl oder -diethylether, Ketone, wie Aceton oder Buta-
non, Nitrile, wie Acetonitril oder Propionitril, Amide,
wie Dimethylformamid, Dimethylacetamid, N-Methylferm-
anilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsiure-
triamid, Ester, wie Essigsiureethylester oder SBulfoxide,
wie Dimethylsulfoxid.

Es ist such m8glich die erfindungsgeméfen Verfahren (b)
und (c) ohne Zusatz eines L8sungsmittels durchzufiihren.

Die erfindungsgemiifen Verfahren (b) und (c) kénnen gege-
benenfalls auch in einem Zweiphasensystem, wie bei-
spielsweise Wassor/Toluol oder Wasser/Dichlormethan,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Phasentransferkata-
lysators, durchgefiihrt werden. Als Beispiele fiir solche
Katalysatoren seien genannt! Tetrabutylammoniumiodid,
Tetrabutylammoniumbromid, Tributyl-methylphosphonium-
bromid, Trimothyl-013Icls-nlkylammoniumchlorid. Di-
benzyldimethylammoniummethylsulfat, Dimethyl-Cy2/Cy4q-
alkyl -benzylammoniumchlorid, Tetrabutylammoniumhydroxid,
15-Krone-5, 18 Krone-6, Triethylbenzylammoniumchlorid
oder Trimethylbenzylammoniumchlorid,

Als Séurebindemittel zur Durchfihrung der erfindungsge-
méfen Verfahren (b) und (c) kommen alle tiblicherweise
verwendbaren snorganischen und organischen Basen in-
frage. Vorzugsweise verwendet man Alkalimetallhydroxide,
-carbonate oder -hydrogencarbonate, wie beispielsweise
Natriumhydroxid, Natriumcarbonat oder Natriumhydrogen-
carbonat oder such tertiire Amine, wie beispielweise
Triethylamin, N,N-Dimethylanilin, Pyridin, 4-(N,N-
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Dimethylamino)-pyridin, Diazabicyclooctan (DABCO),
Diszsbicyclononen (DBN) oder Diszabicycloundecen (DBU),

Es ist auch m8glich, die als Reaktionsteilnehmer ver-
wendeten Amine der Formeln (V) bzw, (1a) in entsprechen-
dem Uberschup gleichzeitig als Séurebindemittel einzu-
setzen,

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei der Durchfiihrung
der erfindungsgemifen Verfahren (b) und (c) in einem
gr8geren Bereich variiert werden., Im allgemeinen arbei-
tet man bei Temperaturen zwischen - 20 °C und + 150 °c,
vorzugsweise bei Temperaturen zwischen O °C und ¢

120 °c.

Zur Durchflihrung des erfindungsgemifen Verfahrens (b)
setzt mun pro Mol an Isoxazolidin der Formel (IV) im
allgemeinen 1,0 bis 3,0 Mol, vorzugsweise 1,0 bis 1,5
Mol an Amin der Formel (V) und gegebenenfalls 1,0 bis
3,0 Mol, vorzugsweise 1,0 bis 1,5 Mol an Shuredbinde-
mittel, sowie gegebenenfalls 0,1 bis 1,0 Mol an Phasen-
transferkatalysator ein.

Zur Durchfihrung des erfindungsgemifen Verfahrens (c)
setzt man pro Mol an substituiertem N-Methylisoxazolidin
der Formel (Ia) im sllgemeinen 1,0 bis 5,0 Mol, vorzugs-
weise 1,0, bis 2,0 Mol an Alkylierungsmittel und 1,0 bis
5,0 Mol, vorzugsweise 1,0 bis 2,0 Mol an Slurebindemit -~
tel, sowie gegebenenfalls 0,1 bis 1,0 Mol an Phasen-
transferkatalysator ein,
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Die Reaktionsdurchfiihrung, Aufarbeitung und Isolierung
der Reaktionsprodukte der Formel (I) erfolgt in beiden
Fillen nach tiblichen Methoden.

Zur Herstellung von Siéureadditionssslzen der Verbin-
dungen der Formel (I) Kommen vorzugsweise folgende
giuren infrage: Halogenwasserstoffsiuren, wie 2,B,
Chlorwassersi.of fsiure und Bromwasserstoffsiure,
insbesondere Chlorwasserstoffsiure, ferner Phosphor-
séure, Salpeturséiure, Schwefelséure, mono-, bi- und
trifunktionelle Carbonsburen und Hydroxycarbonsiuren,
wie 2z.B, Essigsiure, Msleinsiure, Bernsteinsiure,
Fumarsiiure, WeinsBure, Zitronensiure, Salicylsiure,
Sorbinsbure, Milchsiure, sowie Sulfonsiuren, wie 2.B,
p-Toluolsulfonsiure und 1,5-Naphthalindisulfonsiure
sowie Smccharin,

Die Siureadditionssalze der Verbindungen der Formel (1)
k8nnen in einfacher Weise nach tiblichen S8alzbildungs-

methoden, wie z.B, durch Lésen einer Verbindung der For-
mel (1) in einem geeigneten inerten Ldsungsmittel und
Hinzuflgen der Skure, wie 2.B, Chlorwasserstoffsiure,

erhalten werden und in bekannter Weise, z.B, durch Ab-
filtrieren, isoliert und gegebenenfalls durch Waschen
mit einem inerten organischen L8sungsmittel gereinigt

werden.,
Die erfindungsgeméfen Wirkstoffe weisen eine starke

Wirkung gegen Schidlinge auf und kénnen zur Bekimpfung
von unerwinschten Schadorganismen praktisch eingesetzt
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werden, Die Wirkstoffe sind fiir den Gebrauch u,a, sls
Pflanzenachutamittel insbesondere als Fungizide ge-
eignet,

Fungizide Mittel im Pflanzenschutz werden eingesetzt zur -
Bekiémpfung von Plasmodiophoromyceteas, Oomycetes, Chytri-
diomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes,
Deuteromycetes,

Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Erreger
von pilzlichen Erkrankungen, die unter die oben aufge-
zihlten Oberbegriffe fallen, genannt:

Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum;
Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora
infestans)

Pseudoperonospora-Arten, wie beispielsweise
Pseudoperonospora humuli oder Pseudopsronospora
cubensis}

Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara
viticola}

Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi
oder P, brassicae;

Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis;
Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca
fuliginea; .
Podosphasra-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leuco-
tricha}

Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia insequalis;
Pyrenophora-Arten, wie beispielsveise Pyrenophora teres
oder P, graminua

[}
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(Konidienform: Drechslera, Syn!: Helminthosporium);
Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus
sativus

(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);
Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces
appendiculatus;

Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita;
Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries;
Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder
Ustilago avenae;

Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia
sasakii;

Pyricularis-Arten, wie beispielsweise Pyricularia
oryzae;

Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium culmorum;
Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea;
Septoria;hrton. wie beispielsweise Septoria nodorum;
Leptosphaeria-Arten, wie beispielsweise Leptosphaeria
nodorum;

Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora
canescens;

Alternaria-Arten, wie beispielsweise Alternaria
brassicae;

Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise
Pseudocercosporella herpotrichoides,

Die gute Pflanzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den
zur Bekémpfung von Pflanzenkrankheiten notwendigen Kon-
zentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen.
Pflanzenteilen, von Pflanz- und Saatgut, und des

Bodens.
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Dabei zeigen die erfindungsgemiéfen Wirkstoffe eine be-
sonders breite fungizide Wirksamkeit und lassen sich mit
besonders gutem Erfolg zur Bekdmpfung von Getreidekrank-
heiten, wie beispielsweise gegen den Erreger des echten
Gerstenmehltaus (Erysiphe graminis), gegen den Erreger
der Braunspelzigkeit des Weizens (Leptosphaeria nodorum)
oder gegen den Erreger der Blattfleckenk:.nkheit am Reis
(Pyricularias oryzae) oder zur Bekimpfung von Krankheiten
im Obstbau, wie beispielsweise gegen den Erreger des Ap-
felschorfes (Venturia inaequalis) einsetzen, Dabei ist
hervorzuheben, daf die erfindungsgemiéipen Wirkstoffe
nicht nur protektive sondern auch kurative Eigenschaften
besitzen,

Dartiber hinaus eignen sich die Wirkstoffe zur Bekimpfung
von tierischen Schidlingen, vorzugsweise Arthropoden,
insbhesonderse Insekten und Spinnentieren, die in der
Landwirtschaft, in Forsten, im Vorrats- und Material-
schutz sowie auf dem Hygienesektor vorkommen. Sie sind
gegen normal sensible und resistente Arten sowie gegen
alle oder einzelne Entwicklungsstadien wirksam, Zu den
oben erwihnten Schidlingen gehfren:

Aus der Ordnung der Isopoda z.,B. Oniscus ssellus, Arma-
dillidium vulgare, Porcellio scaber,

Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttula-
tus, .

Aus der Ordnung der Chilopoda z.B, Geophilus carpopha-
gus, Scutigera spec.

Aus der Ordnung der Symphyla z,B., Scutigerella immacu-
lata,
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Aus der Ordnung der Thysanura z.B, Lepisma saccharina.
Aus der Ordnung der Collembola z,B, Onychiurus armatus.
Aus der Ordnung der Orthoptera 2,B, Blatta orientalis,
Periplaneta americana, Leucophaea maderae, Blattella
germanica, Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta
migratoria migratorioides, Melanoplus differentialis,
Schistocerca gregaria,

Aus der Ordnung der Dermaptera z,B, Forficula auricula-
ris,

Aus der Ordnung der lIsoptera 2.,B, Reticulitermes spp..
Aus der Ordnung der Anoplura 2.B, Phylloxera vastatrix,
Pemphigus spp., Pediculus humanus corporis, Haematopinus
spp., Linognathus spp.

Aus der Ordnung der Mallophaga 2.B. Trichodectes spp.,
Damalinea spp.

Aus der Ordnung der Thysanoptera z.B, Hercinothrips
femoralis, Thripse tabaci.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B., Eurygaster spp.,
Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectula-
rius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp.

Aus der Ordnung der Homoptera z.B., Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossy-
pii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Aphis
fabae, Doralis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus
arundinis, Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon
humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis
bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Sais-
setia oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens,
Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederse, Pseudococcus

spp. Psylla spp.

Le A 24 945 - Ausiand
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Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Pectinophora gossy-
piella, Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Litho-
colletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
maculipennis, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorr-
hoea, Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella, Phylloc-
nistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp.,
Earias insulana, Heliothis spp., Spodoptera exigua,
Mamestra brassicame, Panolis flammea, Prodenia litura,
Spodoptera spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomunella,
Pierie spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia
Kuehniella, Galleria melloneila, Tineola bisselliella,
Tinea pellionella, Hofmannophila pseudospretella, Ca-
coecia podana, Capua reticulana, Choristoneura fumi -
ferans, Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix
viridana,

Aus der Ordnung der Coleoptera z.B, Anobium punctatum,
Rhizopertha dominica, Acanthcscelides obtectus,
Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa
decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp.,
Psylliodes chrysocephala, Epilachna varivestis,
Atomaria spp., Oryzaephilus surinameneis, Anthonomus
spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopo-
lites sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera
postica, Dermestes app., Trogoderma spp., Anthrenus
spp.s Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus,
Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloides,
Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Cono
derus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solsti-
tialis, Costelytra zealandica,

Aus der Ordnung der Hymenoptera z.,B. Diprion spp., Hop-
locampa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa

Spp.
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Aus der Ordnung der Diptera z.B. Aedes spp., Anopheles
spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp.,
Fannia spp.; Calliphora erythrocephala, Lucilia spp.,
Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyp-
pobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma
spp., Tabanus spp,, Tannia spp., Bibio hortulanus, Os-
cinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Cerati-
tis capitata, Dacus olese, Tipula paludosa,

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B., Xenopsylla cheo-
pis, Ceratophyllus spp..

Aus der Ordnung der Arachnida z.,B., Scorpio maurus,
Latrodectus mactans,

Aus der Ordnung der Acarina z.B, Acarus siro, Argss
spp., Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes
ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipice-
phalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp.,
Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarso-
nemus spp., Bryobia praetiosa, Panonychus spp., Tetra-
nychus spp..

Die erfindungsgemifen Wirkstoffe wirken nicht nur gegen
Pflanzen-, Hygiene- und Vorratsschiédlinge, sondern auch
auf dem veterinér-medizinischen Sektor bei Nutztieren,
wie z.B., Rindern, Schafen, Schweinen, Pferden, Ziegen,
Bliffeln, Kamelen; bei Hobbytieren, wie z.B., Hunden,
Katzen; bei sogenannten Labortieren, wie Ratten, Miausen,
Hamstern, Kaninchen sowie bei Bienen; gegen tierische
Parasiten (Ektoparasiten), wie Schildzecken, Lederzek-
Xen, Riudemilben, Laufmilben, Fliegen (stechend und
lekkend), parasitierende Fliegenlarven, Liuse, Haarlin-
ge, Federlinge, Fldhe, Sie sind gegen normalsensible und

Le A 24 945. Ausland
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resistente Arten und Stimme, sowie auf alle parssitie-
renden und nichtparasitierenden Entwicklungsstadisn der
Ektopa-rasiten wirksam, Insbesondere eignen sich die er-
findqngsgomison Wirkstoffe auf diesem Gebiet zur Be-
kémpfung von Riéudemilben (Psoroptes ovis),

Die Wirkstoffe kdnnen in Abhingigkeit von ihren jeweili-
gen physikalischen und/oder chemischen Eigenschaften in
tibliche Formulierungen tibergefiihrt werden, wie Lésungen,
Emulsionen, Suspensionen, Pulver, Schiume, Pasten, Gra-
nulate, Aerosole, Wirkstoff-impriignierte Natur- und syn-
thetische Stoffe, Feinstverkapselungen in polymeren
stoffen und in Hiillmassen fir Saatgut, ferner in Formu-
lierungen mit Brennsiéitzen, wie Riucherpatronen, -dosen,
-spiralen u.,&.,, sowie ULV-Kalt- und Warmnebel-Formulie-

rungen.,

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise herge-
stellt, z.B. durch Vermischen der Wirkstoffe mit Streck-
mitteln, also fliissigen Losungsmitteln, unter Druck ste-
henden vorflﬁsligton Gasen und/oder festen Trigerstof-
fen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberfliéichenak-
tiven Mitteln, also Emulgiermitteln und/oder Dispergier-
mitteln und/oder schaumerzeugenden Mitteln. Im Falle der
Benutzung von Wasser als Streckmittel kdnnen z.B. auch
organische Ldsungsmittel als Hilfsl8sungsmittel verwen-
det werden. Als flissige L8sungsmittel kommen im wesent-
lichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Al-
Kylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chloriorﬁq ali-
phatische Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlor-
sthylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwas-
serstoffe, wis Cyclohexan oder Paraffine, z,B, Erd8l-
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fraktionen, Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowie
deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethyl-
keton, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark po-
lare LBsungemittel, wie Dimethylformamid und Dimethyl-
sulfoxid, sowia Wasser; mit verfliissigten gasférmigen
Streckmitteln oder Trégerstoffen sind solche Fliissigkei-
ten gemeint, welche bei normaler Temparatur und unter
Normaldruck gasfdrmig sind, 2.B, Aerosol-Treibgase, wie
Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan, Stick-
stoff und Kohlendioxid; als feste Triégerstoffe kommen

in Freage! z.B. natiirliche Gesteinsmehle, wie Kaoline,
Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmoril-
lonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle,
wie hochdisperse Kieselsdure, Aluminiumoxid und 8ili-
kate; als feste Trigerstoffe flir Granulate kommen in
Frage! z.B., gebrochene und fraktionierte nattirliche Ge-
steine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit so-
wie synthetische Granulate aus anorganischen und orga-
nischen Mehlen sowie Granulate aus organischam Material
wie Sigemehl, KokosnuBschalen, Maiskolben und Tabak-
stengel; als Emulgier und/oder schaumerzeugende Mittel
kommen in Frage: z.B. nichtionogene und snionische Emul-
gatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiure-Ester, Polyoxy-
ethylen-Fettalkohol-Ether, z.B. Alkylarylpolyglykol-
Ether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie
Eiweifhydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage!
z.B, Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es kBnnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxy-

methylcellulose, natlirliche und synthetische pulverige,
kérnige oder latexférmige Polymere verwendet werden, vie
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Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie
nettirliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecithine,
und tynthotisch§ Phospholipide., Weitere Additive kdnnen
mineralische und vegetabile Ule sein.

Es kfnnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, 2.B,
Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau und organische Farb-
stoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarb-
stoffe und Spurennihrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan,
Bor, Kupfer, Kobalt, Molybddn und Zink verwendet wer-
den,

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen 2wischen 0,1
und 95 Gewichtsprozent Wirkstoff, vorzugsweise zwischen
0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiifen Wirkstoffe kdnnen bei der Verwen-
dung als Fungizide in den Formulierungen in Mischung mit
snderen bekannten Wirkstoffen vorliegen wie Fungiziden,
Bakteriziden, Insektiziden, Akariziden, Herbiziden,
Schutzstoffen gegen Vogelfrap, Wuchsstoffen, Pflanzen-
nihrstoffen und Bodenstrukturv:, cesserungsmitteln,

Die Wirkstoffe kinnen als solche, in Form ihrer Formu-
lierungen oder den daraus bereiteten Anwendungsformen
vie gebrauchsfertige L8sungen, Suspensionen, Spritzpul-
ver, Pasten, 18sliche Pulver, Sthubemittel und Granulate
angevendet werden, Die Anwendung geschieht in tiblicher
Weise, 2,B, durch Giefen, Verspritzen, Versprtthen, Ver-
streuen, Verstiuben, Verschiumen, Bestreichen usw., Es
ist ferner méglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-
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Volume-Verfahren suszubringen oder die Wirkstoffruberei-
tung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizie-
ren. Es kann auch dus Sastgut der Pflanzen behandelt
werden,

Bei der Behandlung von Pflanzenteilen kdnnen die Wirk-
stoffkonzentrationen in den Anwendungsformen in einem
gr8Beren Bereich variiert werden. Sie liegen im allge-
meinen zwischen 1 und 0,0001 Gew,-%, vorzugsweige zwi-
schen 0,5 und 0,001 %,

Bei der Saatgutbehandl:ing werden im allgemeinen Wirk-
stoffmengen von 0,001 bis 50 g je Kilogramm Ssatgut,
vorzugsweise 0,01 bis 10 g bendtigt.

Bei Behandlung des Bodens sind Wirkstoffkonzentrationen
von 0,00001 bis 0,1 Gew.-%, vorzugsweise von 0,0001 bis
0,02 % am Wirkungsort erforderlich.

Bei der Verwendung als Insektizide und Akarizide kénnen
die erfindungsgemdBen Wirkstoffe ebenfalls in ihren han-
delstiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen For-
mulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit
anderen Wirkstoffen, wie Insektiziden, Lockstoffen, Ste-
rilantien, Akariziden, Nematiziden, Fungiziden, wachs-
tumsregulierenden Stoffen oder Herbiziden vorliegen, Zu
den Insektiziden z&hlen beispielsweisc Phosphorsiure-
ester, Carbamate, Carbonsiureester, chlorierte Kohlen-
wasserstoffe, Phenylharnstoffe, durch Mikroorganismen
hergestellte Stoffe u.a..
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Die erfindungsgemldpen Wirkstoffe kdnnen ferner in ihren
handelstiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen
Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung
mit Synergisten vorliegen. Synergisten sind Verbindun-
gen, durch die die Wirkung der Wirkstoffe gesteigert
wird, ohne daB der zugesetzte Synergist selbst aktiv
wirksam sein muB,

Der Wirkstoffgehalt der aus den handelstiblichen Formu-
lierungen bereiteten Anwendungsformen kann in weiten Be-~
reichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der Anwen-
dungsformen kann von 0,0000001 bis zu 95 Gew,-% Wirk-
stoff, vorzugsweise zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% lie-
gen,

Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen
angepaften tblichen Weise,

Bei{ der Anwendung gegen Hygiene- und Vorratsschidlinge
zeichnen sich die Wirkstoffe durch eine hervorragende
Residualwirkung auf Holz und Ton sowie durch eine gute
Alkalistabilitit auf gekilkten Unterlagen aus.

Die erfindungsgemiip verwendbaren Wirkstoffe eignen sich
auch zur Bekimpfung von Insekten, Milben, Zecken usw,
auf dem Gebiet der Tierhaltung und Viehzucht, wobei
durch die Bekimpfung der Schiidlinge bessere Ergebnisse,
z. B, h8here Milchleistungen, h3heres Gewicht, schineres
Tierfell, lingere Lebensdauer usw, erreicht werden
kdnnen,

Le A 24 945 - Ausland
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Die Anwendung der erfindungsgemdp verwendbaren Wirkstof-
fo geschieht auf diesem Gebiet in bekannter Weise wie
durch orale Anwendung in Form von beispielsweise Tablet-
ten, Kapseln, Trinken, Granulaten, durch dermsle baw.
Suferliche Anwendung in Form beispielsweise des Tauchens
(Dippen), Sprihens (Sprayen), Aufgiepens (pour-on and
spot-on) und des Einpuderns sowie durch parenterale An-
wendung in Form beispielsweise der Injektion sowie
ferner durch des “feed-through"-Verfahren, Daneben ist
auch eine Anwendung als Formk3rper (Halsband, Ohrmarke)
mBglich,

Le A_24 948 - Ausland
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CHa CHz-ND
=

CHy

(Verfahren a)

Zu einer Lbsung von 17,5 g (0,14 Mol) N-Allylpiperidin
in 120 ml Toluol tropft man bei 100 °C eine L8sung von
14,9 g (0,1 Mol) 2-Methylbenzaldehyd-N-methylnitron in
100 m1 Toluol. Nach beendeter Zugabe rihrt man weitere
16 Stunden bei 110 °C, wischt die erkaltete Resktions-
mischung mit Wasser, trocknet tiber Natriumsulfat, engt
im Vakuum ein und chromstoyraphiert den Riickstand an
Kieselgel (Laufmittel: Petrolether/Essigester 2:1),

Man erhiilt 12,5 g (45 X der Theorie) an 2-Methyl-3-(3-

methylphenyl)-8-(piperidin-i-yl-methyi)-isoxazolidin vom
Brechungsindex nf® 1.8222,

Le A 24 945 - Ausland
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Her a

CH

3
Cronn€
CHg

Z2u einnr Lbésung von 84 g (1,5 Mol) Kaliumhydroxid in 800
ml Methanol gibt man unter Rithren und Kihlung portions-~
weise 12%,25 g (1,5 Mol) N-Methylhydroxylamin Hydro-
chlorid und filtriert nach 30 Minuten den ausgefallenen
Niederschlag ab. Das Filtrat gibt man zu 120 g (1 Mol)
2-Methylbenzaldehyd in 500 ml Toluol, getzt 400 g
Natriumsulfat zu und rtihrt 16 Stunden bei 80 °Cc. Zur
Aufarbeitung wird filtriert, das Filtrat im Vakuum
eingeengt, der Riickstand in Essigester aufgenommen, tiber
Natriumsulfat getrocknet und im Vakuum vom Lésuugsmittel
befreit.

Man erhiélt 134 g (90 % der Theorie) an 2-Methylbenzalde~
hyd-N-methylnitron vom Brechungsindex nf® 1.6053,

iepiel 2!
CHgy CHy-N )
o
x /NH
02
CHg

Le A_24 945 - Ausland



o

10

15

25

30

. R TR PSR S FEI S y b
R TR P A MY R

"4z - 264 842

Zu einer L8sung von §,3 g (0,02 Mol) 2-Methyl-3-(2-
methylphenyl)-5-(1-piperidinylmethyl)-isoxazolidin in

30 ml Aceton gibt man eine L&sung von 3,6 g (0,02 Mol)
Saccharin in 50 ml Aceton, rilhrt 10 Minuten bei Raum-
temperatur und entfernt das L8sungsmittel im Vakuum, Man_
erhéilt 8,9 g (100 % der Theorie) an 2-Methyl-3-(2-me-
thylphenyl)-5-(piperidin-1-ylmethyl)-isoxazolidin-Sac-
charinsalz als zihes 81,

1H-NMR (CDC15/TMS): & = 4,9 - 5,0 (m,1H); 4,7 - 4,8
(m,1H) ppm.

In entsprechender Weise und gemif den allgemeinen Anga-
ben zur Herstellung erhidlt man die folgenden substi-
tuierten N-Methylisoxazolidine der allgemeinen Formel
(1)

Rl
2 (1)
CH CHy-N (Ra

Le A 24 945 - Ausland
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- 43 -
Bsp. R4 RZ physikalische
Nr., -N( 3 Daten
R
3 (cu3)3c—®— -N ) ng® 1.5272
CHqy
4 (cu3)3c—®— -N ) ng® 1.5268
CHg
CHg
5 (cus)ac—@— -N 0O nf® 1.5167
—
CHg
CHgy 1H-NMR*) :
— 4,7-5,0
6 (cu3.\3c—®— N0 4,1-4,3
< 2’9"3’9
' CHg
SN
_NH
80,
CHg
7 -N ng® 1,5147
CHg
CHy 1H-NMR¥) :
4.7"5'0;
8 - ) 3,9-4,2;
3,6-3,8
CHg
SN
_NH
02
CHg CHg
9 Q— - > nf® 1,5148
CHg
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Bsp. r! R2 physikalische
Nr, -N{ Daten

10

16

20

10

11

12

13

4

15

16

CHgy

CHy

(CHg) 5C

(Cﬂa ) chO

Cl
o s

Cl
s

Le A 24 945 - Ausland

14-NMR*) 4
4,65-5,0;
3,0-4,0

ng° 1,5192

1H-NMR*) 4
4,65-5,05;
4,1 -4,35;
3.0 '400

nf® 1.4945

g§° 1.4960

‘nB°® 1,5660

Fp, 38 °C
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Bsp. Rl R2 physikalische

Nr., -N( Daten
r3

cl CHg

17 -d > ng° 1.5168

CHj
c1
18 01-<<ji;>— -N ) nf® 1,5523

19 (CH3)2CH—®_
20 Cl’*(jjzf‘

. O

Cl

22 (CHg) €

2}

24 (CHg),CH
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Bsp. R! R physikalische
Nr, -N¢ Daten
r3
c1 CHj
25 c1—C>— -N ) Fp. 79°C
CHg
CHy
N —~
26 Q -N 0 ng® 1,5142
——
CHy
27 D -N ) ng® 1,5291
c1 CHg
— )
28 ¢l -N 0 1H-NMR*) ¢
—( 1,2-1,4(m);
CHy 7+2-7,9(m)
0
N u\\
g C;(NH
/
0” o
Cl CHa
29 m-@- N ) 1H-NR* )
0,9-1,3/m)}
CHq 7,2-7,9(m)
X NH
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Bsp. R! R2 physikalische
Nr., -N( Daten
5 r3
CHg
1 )
30 p -N 0 H-NMR*’
e 1,2-1,4(m):
CH3 7.6"7,9(\“)
10 0
X NH
o~ o
16
N
31 O— -N ) 1H-NMRX) :
7;6'7;9(“\)
0
20 x NH
0o~ g

N *) pie H-NMR-Spektren wurden in CDCl4 mit Tetramethyl-

2v gilan (TMS) als innerem Standard aufgenommen, Ange-
N geben ist die chemische Verschiebung als §-Wert in
ppm.,
30
35
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Anwendungsbeigpiele!

In den folgandeﬁ Anwendungsteiepielen wurde die nach-
stehend aufgeftihrte Verbindung als Vergleichsub-
stanz eingesetzt:

00C,Hg
(CHg) 5C CH, (A)

S-Benzyl-5-e¢thoxycarbonyl-2-t-butyl-isoxazolidin

(bekannt aus DE-0S 34 18 395).
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Beispijel A
Erysiphe-Test (Gerste) / protektiv

Lésungsmittel: 100 Gewichtseteile Dimethylformamid
Emulgator! 0,25 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykol-
ether

2ur Herstellung einer zweckmiéfigen Wirkstoffzubereitung
vermischt man 1 Gewichtstell Wirkstoff mit den angegebe-
nen Mengen L8sungsmittel und Emulgator und verdiinnt das
Konzentrat mit Wasser auf die gewlinschte Konzentration.

Zur Prtifung auf protektive Wirksamkeit bespriiht man jun-
ge Pflanzen mit der Wwirkstoffzubereitung taufeucht. Nach
Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
Sporen von Erysiphe graminis f.sp.hordei bestéubt.

Die Pflanzen werden in einem ewéichshaus bei einer Tem-
peratur von ca, 20 0C und einer relativen Luftfeuchtig-
keit von ca. 80 % aufgsstellt, um die Entwicklung von
Mehltaupusteln zu Legunstigen.

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertiung.
Eine deutliche Uberlegenheit in der Wirksamkeit gegen-
tiber dem Stand der Technik zeigen bei diesem Test z.B.

die Verbindungen gemdp den Herstellungbeispielent
3, 4 und 5.
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Beispiel B

Test mit Psoroptes ovis

Lésungsmittel: 38 Gewichtsteile Ethylenglykolmono-
methylether

35 Gewichtsteile Nonylphenolpolyglykol-
ether

Zur Herstellung einer zweckméifigen Wirkstoffzubereitung
vermischt man drei Gewichtsteile Wirkstoff mit sieben
Gewichtsteilen des oben angegebenen L8sungsmittel-Gemi-
sches und verdiinnt das sc erhaltene Konzentrat mit Was-
ser auf die gewtinschte Konzentration.

Etwa 10 - 25 Psoroptes ovis werden in i ml der zu te-
stenden Wirkstoffzubereitung gebracht, die in Tabletten-
nester einer Tiefziehverpackung pipettiert wurden, Nach
24 Stunden wird der Abt8tungsgrad bestimmt,

Bei diesem Test zeigen z, B, die Verbindungen der Her-

stellungsbeispiele 3 und 4 eine tiherlegene Wirkung
gegentiber dem Stand der Technik,
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