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(57)  Anotacia: '

Benzizoxazolové derivéty vieobecného vzorca (1), v kto-
rom a) X je CH, Z je kyslik a W je OR', alebo b) X je
dusik, Z je kyslik a W je OR', alebo ¢) X je dusik, Z je
kyslik, sira alebo SO a W je NHR', a R' je C,-C,-alkyl,
C;-Cq-alkenyl alebo C;-C,-alkinyl, R? je vodik, C,-Cy-
alkyl, halogén- -C,-C,-alkyl, cyklopropyl, C-Cs-alkoxy-
metyl, C,-C,-alkoxyl, C,-C,-alkyltioskupina alebo CN,
R*aR*su vZdy vodik, C,-Cs-alkyl, C,-C4-alkoxyl, OH,
CN, NO,, Si(CHj,);, CF; alebo halogén, n je 0 az 4 a R®
Je napriklad halogén, C,-C,-alkyl, halogén- C,-C4-alkyl,
pripadne substituovana C,-C,-alkyléndioxyskupina, CN,
NO,, fenyl alebo chlérfenyl a ich mozné E/Z-izoméry, sa
mdZu pouZit' ako agrochemické &inidl4, najmé ako fun-
gicidy a insekticidy a/alebo akaricidy. Dalej sa opisuje
spdsob ich pripravy, pesticidne prostriedky, ktoré ich
obsahuju, a ich pouZitie na kontrolu $kodcov.

z
CH.0 /x\ C\w ":0
S
= }‘f
2
Ré R (1)
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Benzizoxalolové derivaty, spésob ich pripravy, pesticidne
prostriedky, ktoré ich obsahuji a ich pouZitie na kontrolu
Skodcov

Oblast techniky

Vynalez sa tyka benzizoxazolov nizZsie uvedeného
vSeobecného vzorca I a ich moZnych E/Z-izomérov a zmesi
E/Z-izomérov. Dalej sa vyndlez tyka spdsobu pripravy tychto
zlGéenin a ich E/Z-izomérov a ich pouZitia, fungicidnych
a pesticidnych prostriedkov, ktorych G€innou latkou je uvedena
zlGéenina alebo E/Z-izomér a pripravy a pouZitia tychto
prostriedkov.

Doteraijsi stav techniky

U niektorych derivatov metoxyakrylovej kyseliny boloc v
literattire navrhované ich pouZitie ako insekticidnych a
fungicidnYch zlienin v pesticidnych prostriedkoch.'Bi010gické
vlastnosti tychto znémYch zldcenin nie si vSak v oblasti
kontroly Skodcov a fungicidov zo vSetkych hYadisk uspokojiveé,
takZe pretrvava potreba d?alSich zlGEenin s pesticidnymi vlast-
nostami, najmd na kontrolu hmyzu a prislusnikov radu Acarina
a fungicidnymi vlastnostami, najmd na kontrolu fytopatogénnych
hib. Tento ciel sa prakticky dosiahne zlidceninami vSeobecného
vzorca IbpodIa vynédlezu.

. Podstata vynélezu

Vyndlez sa tyka zlGcenin vSeobecného vzorca I



v ktorom

a)

b)

c)

Rl

R2

X predstavuje skupinu CH,
Z zZnamena atém kyslika, a
W predstavuje skupinu OR™, alebo

X predstavuje atédm dusika,

N

znamend atém kyslika, a

W predstavuje skupinu OR™, alebo

X predstavuje atém dusika,

Z znamena atdém kyslika, atém siry alebo sulfoxidovd skupinu
(Sso), a '

W predstavuje skupinu NHR*, a

znamenda alkylova skupinu s 1 az 4 atémami uhlika,

alkenylovid skupinu s 3 aZ 4 atémami uhlika alebo alkinylova
skupinu s 3 aZ 4 atémami uhlika,

predstavuje atém vodika, alkylovi skupini s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika v alkoxylovej Casti, alkoxyskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezdvisle na sebe znamenaja vidy atém vodika,

RS

alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s1 aZ 4 atémami uhlika,_,hydrostkupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylova skupinu, trifluérmetylovi
skupinu alebo atém halogénu,

m& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetraSubstitroanﬁ
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pricom jej



]

R6

substituenty sd vybrané zo sGboru zahfnajiceho alkylové
skupiny s 1 aZz 4 atdémami uhlika a atémy halogénov, alebo
dalej predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu, skupinu XR°®,
fenylovi skupinu alebo chlérfenylovid skupinu,

znamena atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 a? 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén) O s 1 aZ 4 atémami uhlika,
skupinu S(0)_, skupinu S(0)_(alkylén) s 1 az 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)s(0)_ s 1 aZ 4 atdémami uhlika
alebo alkylénovd skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

m& hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atdémami uhlika,
atémami uhlika,

cykloalkylovi skupinu s 3 az 6 atémami uhlika,

(o) N A\ [}

halogénalkylova skupinu s 1 a

¢ DN

kyanoskupinu, skupinu alkylén-Si(alkyl)_ s 1 aZ 4 atdmami
uhlika v alkylénovej Casti a 1 aZ 4 atémami uhlika v kaZdej
alkylovej Casti, alkenylovi skupinu s 2 aZ 6 atdémami uhlika
alebo élkinylovﬁ skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, pricom
vSetky tieto skupiny si vZdy  nesubstituované alebo
substituované jednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono- az pentasubstituovanou arylovou alebo
heterocyklylovou skupinou, pric¢om substituenty sd vybrané
zo sUboru zahffiajiceho atémy halogénov, alkylové skupiny
s 1 aZz 6 atémami uhlika, halogénalkylové skupiny s 1 azZz 6
atémami wuhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkoxyskupiny s 1 a2  6 atémami uhlika
a kyanoskupinu, alebo skupinﬁ vzorca . '

r8 A
R? a0
~ !
l(CH)o qM
R12

symboly R7,R®%,R°,R*® a R nezdvisle na sebe znamenajd vidy

atém vodika, atém halogénu alebo alkylovi skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika,
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R*? predstavuje atém vodika alebo alkylovi skupinﬁ s 1 azZ 4
atémami uhlika a

o m& hodnotu 0, 1,, 2 alebo 3,

‘a ich moZnych E/Z-izomérov a zmesi E/Z-izomérov.

Vyndlez sa dalej tyka spdsobu pripravy tychto zldcenin
a ich E/Z-izomérov a ich pouzitia, fungicidnych a pesticidnych
prostriedkov, ktorych Géinnou 1latkou Jje uvedend zlacenina

alebo E/Z-izomér a pripravy a pouzZitia t§ychto prostriedkov.

Niektoré zldCeniny vSeobecného  vzorca I obsahuija
asymetricky substituované atémy uhlika, takZe tieto zlaCeniny
existuji v opticky aktivnych formdch. V désledku pritomnosti
olefinickych a oximinovych dvojitych vdzieb tieto zldceniny
existuji vo forme E- a Z-~ izomérov. Dalej sa daja ziskat rov-
nako atropoizoméry tychto zlGcenin. Rozumie sa tak, Ze vSeo-

becny vzorec I zahffia vietky tieto izomérne formy, Kktoré sa

moZné, ako aj ich zmesi, napriklad racemdty a IubovoIné zmesi
E/Z~-izomérov.

Ak nie je uvedené inak, maji vSeobecné terminy pouzivané
v tomto texte nasledujice vyznamy.

Ak nie je uvedené inak, obsahujd uhlik obsahujice skupiny
a zldGCeniny vzdy od 1 do 6, vyhodne od 1 do 4 (vrdtane) atdémov
uhlika a vyhodne obsahuji 1 alebo 2 atémy uhlika.

'"Alkyl" ako skupina ako takd ako aj Struktdrna jednotka
inych skupin a zldcenin, napriklad halogénalkylovych skupin,
alkoxyskupin a alkyltioskupin, je alebo s priamym retazcom,
ako Jje typicky metyl, etyl, propyl, butyl, pentyl, hexyl,
heptyl alebo oktyl, aiebo s rozvetvenym retazcom, ako.je
typicky izopropyl, izobutyl, sek.butyl, terc.butyl, izopentyl,:
neopentyl alebo izooktyl.

"Alkenyl" ako skupina ako takd alebo aj ako S&truktarna
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jednotka ingch skupin a zlGdenin, napriklad halogénalkenylo-
vych skupin, je alebo s priamym retazcom, ako Jje typicky vi-
nyl, l-metylvinyl, alyl alebo l-butenyl, alebo s rozvetvenym
retazcom ako je typicky izopropenyl.

. "aAlkinyl" ako skupina ako taka ako aj §truktﬁrna jednotka
inych skupin a zla¢enin, napriklad halogénalkinylovych Skupin
je alebo s priamym retazcom, ako Jje typicky propargyl,
2=-butinyl alebo 5-~hexinyl, alebo s rozvetvenym retazcom, ako
je typicky 2-etinylpropyl alebo 2-propargylizopropyl.

Cykloalkylovou skupinou s 3 aZ 6 atémami wuhlika je
cyklopropylovd, cyklobutylovd, cyklopentylovd alebc cyklohexy-
lova skupina.

Arylovou skupinou je fenylova alebo naftylova skupina,
vyhodne fenylovd skupina.

Ako "heterocyklyl" 'sa oznacuje pdatélenny aZ sedemClenny
aromaticky alebo nearomatick§y kruh obsahujici 1 az 3
heterocatémy vybrané zo skupiny zahffiajicej dusik, kyslik a
siru. Vyhodne si aromatické pdt- a Sestllenné Kkruhy, ktoré
obsahuji ako heteroatém atém dusika a v niektorgych pripadoch
&aléi heterocatém, vyhodne atém dusika alebo siry,
najvyhodnejSie atém dusika.

Alkyléndioxyskupinou Jje skupina -OCH_O-, -OCH_CH_O-,
-OCH_CH_CH_O- alebo ~OCH_CH_CH_CH_O-.
2 T2 =2 . 2 Tz 2 =2

"Halogénom" ako tak?ﬁ alebo ako étruktﬁfnou jednotkou
ingch skupin a zlGdenin, ako je halogénalkylovd, halogéncyklo-
alkylova, halogénalkenylovd alebo halogénalkinyldﬁé skupina,
je fluér, chlér, brém alebo 3jéd, vyhodne fludr, chldér alebo
brém, vyhodnejSie fluér alebo chlér a najvfhodnejSie fludbr.

Halogénsubstituované uhlik obsahujﬁce skupiny a
zlGcCeniny, ako Jje halogénalkylovd, halogéncykloalkylovd,
halogénalkenylovd alebo halogénalkinylovd skupina, méZu byt
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Ciastocne halogénované alebo perhalogénované. ‘V pripade
perhalogenécie méZu byt atémy halogénov pritomné ako
substituenty rovnaké alebo rdzne. Typickymi prikladmi halogén-
alkylovych skupin ako takych ako aj ako Struktidrnych jednotiek
inych skupin a zld¢enin, ako je halogéncykloalkylové skupina
alebo halogénalkenylové skupina; sﬁlmetyloVé skupina éubétif
tuovanid jednym aZ troma atémami fluéru, chldéru alebo/a brému,
napriklad difludérmetylova alebo trifluérmetylovd skupina,
etylovd skupina substituovand jednym aZ piatimi atémami
fluéru, chléru alebo/a brému, typicky skupina CH_CF_,CF_CF_,
CFZCCls, CF2CHC12, CF2CHF2, CF2CFClz, CF2CHBr2, CFéCHClF,
CF_CHBrF alebo CClFCHCIF, propylova alebo izopropylova skupina

substituovand Jjednym aZz siedmimi atémami fluéru, chldru
alebo/a  brému, typicky skupina CH_CHBrCH_Br, CF_CHFCF_,
CH_CF_CF_, alebo CH(CF_ ) a butylovd skupina alebo jej izomér,
ktord Jje substituovand jednym aZ deviatimi atémami fludru,
chléru alebos/a brému, typicky skupina CF(CF_)CHFCF, alebo
CH_(CF_)_CF_ . Halogénalkenylovou skupinou Jje typicky skupina
CH_CH=CHCl, CH_CH=CCl_, CH_CF=CF_ alebo CH_CH=CHCH_Br.
Halogénalkinylovou skupinou Jje  typicky skupina CH_C=CF,
CH2CECCH2C1 alebo CFZCFZCECCHZF.

Vyhodné uskutoCnenia v réamci rozsahu vynélezu predstavu-

s -

ja
- zladcCeniny vSeobecného vzorca Ia

(Ia)

v ktorom
R* znamend alkylovﬁ skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

R?® predstavuje atém vodika, alkylovi skupinu s 1 azZ 4 atéﬁami
uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,



cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovdi skupinu s 1 az 4
atémami uhlika v alkoxylovej &asti, alkoxyskupinu s 1 a3
4 atdémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu,

symboly R®a R*® nezavisle na sebe znamenaji vidy atém vodika; 

RS

RS

alkylovd skupinu s 1 az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovid skupinu, trifluérmetylovid
skupinu alebo atém halogénu,

mad hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika, halcgénalkylovid skupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovani
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pricom jej
substituenty sG vybrané zo silboru zahfiiajiceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atdémy halogénov) alebo
dalej prédstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu
XR®,

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 azZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)0 s 1 aZ 4 atémami uhlika, skupinu
5(0)_, skupinu S(O)_(alkylén) s 1 az 4 atdémami uhlika,
skupinu (alkylén)s(o) s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo
alkylénovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

ma hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
cykloalkylovi skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, alkenylovi
skupinu s 2 aZ 6 atémami uhlika alebo alkinylovi skupinu
s 3 aZ 6 atémami uhlika, priom vSetky tieto skupiny sa
vZdy nesubstituované alebo substituované jednym aZ troma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani alebo mono? az
pentasubstituovani arylovi alebo heterocyklylovi skupinu,



' pridom substituenty si vybrané zo siboru zahfﬁajﬁCeho atémy
halogénov, alkylové skupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylové skupiny s 1 az 6 atoémami uhlika,
alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénalkoxyskupiny
s 1 a% 6 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo skupinu

vzorca

s A°
7
R a0
\pHM #1
R'2

symboly R7,R®,R®,R*°® a R>* nezivisle na sebe znamenaji vZdy
atém vodika, atém halogénu alebo alkylovi skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika,

R*2predstavuje atém vodika alebo alkylovd skupinu s 1 az 4
atémami uhlika, a

o ma hodnotu 0, 1, 2 alebo 3,
pridom tieto zlGEeniny tvoria podskupinu Ia;
tiez

- z1lGGeniny vsSeobecného vzorca Ib

e N CO%R “;'O
.. N (RI)n
LY 90 | (Ib)
RZ |
R

v ktorom
R* znamend alkylovid skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

R? predstavuje atém vodika, alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami



uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovi skupinus 1 az 4
atémami uhlika v alkoxylove] casti, alkoxyskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 az 4 atémami uhlika

- alebo kyanoskupinu,

symboly R®a R*® nezavisle na sebe znamenaji vZdy atém vodika,

RS

R6

alkylovad skupinu s 1 aZz 4 atémami wuhlika, alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovi skupinu, trifluérmetylovd
skupinu alebo atém halogénu,

m& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovd skupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovani
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pricom jej
substituenty s vybrané zo slboru zahfhnajdceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atémami halogénov, alebo
dalej predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu, skupinu XR®,
fenylovd skupinu alebo chlérfenylovd skupinu,

znamena atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)O s 1 aZz 4 atémami uhlika, skupinu
S(0)_, skupinu S(0) (alkylén) s 1 aZ 4 atémami uhlika,
skupinu (alkylén)S(0) s 1 aZ 4 atdémami uhlika alebo
alkylénovi skupinu s 1 az 4 atémami uhlika,

m& hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovd skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylovi@ skupinu s 1 aZ 6 atémami  uhlika,
cykloalkylovd skupinu s 3 az 6 atémami uhlika,
kyanoskupinu, skupinu alkylén-Si(alkyl)_ s 1 az 4 atémémi
uhlika v alkylénovej Casti a 1 aZ 4 atémami uhlika Vv kazZdej
alkylovej casti, alkenYlovﬁ skupinu s 2 aZ 6 atémami uhlika
alebo alkinylovi skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, pfiéom
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vSetky  tieto skupiny sG vZdy  nesubstituované alebo
substituované jednym aZ tromi atémami halogénov, alebo
mono— azZ pentasubstituovani arylova alebo heterocyklylovid
skupinu, priéom substituenty sG vybrané zo siboru
zahffiajiceho atémy halogénov, -alkylové skupiny s 1 aZ 6
atémami uhlika, halogénalkylové'Skupiny s 1 az 6 atémémi
uhlfka, alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénalko-
xyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo

skupinu vzorca

R R
R’ 10
~ (o g
g2

symboly R7,R®,R®,R*® a R nezdvisle na sebe znamenajui vidy

atém vodika, atém halogénu alebc alkylovad skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika,

R*? predstavuje atdém vodika alebo alkyldvﬁ skupinu s 1 aZ 4

o)

atémami uhlika, a

m& hodnotu 0, 1, 2 alebo 3,

pricom tieto zlGdeniny tvoria podskupinu Ib;

a dalej

- zldceniny vSeobecného vzorca Ic

Z
V4

cHo +NCnm,  NO
’ R
.N (R)n
g © (Ic)
Rz

v ktorom

R* znamend alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,



R2
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znamend atém kyslika, atém siry alebo sulfoxidovia skupinu,

predstavuje atém vodika, alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika v alkoxylovej &asti, alkoxyskupinu s 1 az .
4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezadvisle na sebe znamenaji viZdy atém vodika,

RS

alkylovid skupinu s 1 a? 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atdémami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovd . skupinu, trifludérmetylovi
skupinu alebo atém halogénu,

m& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami.
uhlika, nesubstituovanﬁ‘alebo mono- aZ tetrasubstituovanﬁ
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pricom jej
substituenty zo stboru zahfhajiceho alkylové skupiny s 1 azZ
4 atémami uhlika a atémy halogénov, alebo dalej predstavuje
kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu XR€,

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)O s 1 aZ 4 atémami uhlika, skupinu-

- 8(0)_, skupinu S(0)_(alkylén) s 1 aZ 4 atémami uhlika,

RS

skupinu (alkylén)s(0) s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo
alkylénovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

m& hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylovi skupinu s 1 az 6 atémami uhlika,
cykloalkylovi skupinu s 3 aZ% 6 atémami uhlika,
kyandskupinu, skupinu alkylén-si(alkyl)3 s1 az 4 atémamib
uhlika v alkylénovej Casti a 1 aZ 4 atémami uhlika v kaZdej
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alkylovej Casti, alkenylovd skupinu s 2 aZ 6 atémami uhlika
alebo alkinylovd skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, pricom
vSetky tieto skupiny sa vidy nesubstituované alebo
substituované Jjednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono- aZ pentasubstituovand arylovd alebo heterocyklylovi
skﬁpinu, : priéom substituenty si@ vybrané zo siboru,
zahffiajaceho atémy halogénov, alkylovej skupiny s 1 az 6
atémami uhlika, halogénalkylovej skupiny s 1 aZ 6 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 az 6 atémami uhlika,
halogénalkoxyskupiny s 1 az 6 atémami uhlika
a kyanoskupinu, alebo skupinu vzorca

rs RS

7
R R?O

‘ |
SCHM /i
R‘.Z

s oly R7,R®,R®,R*° a R nezdvisle na sebe znamenajad vzd
7 ’ ’ }

atém vodika, atdm halogénu'alebo alkylovi skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, |

Rl2predstavuje atém vodika alebo alkylovd skupinu s 1 azZ 4

atémami uhlika, a

0o méd hodnotu 0, 1, 2 alebo 3,

pricdom tieto zlGEeniny tvoria podskupinu Ic.

DalSie vyhodné uskutoénenia tvoria:

(1) zlG8eniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R znamend alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, vyhodne

metylovi skupinu,

(2) zladeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R® predstavuje atém vodika, alkylova skupinu s 1 aZ 4 atémami
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uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 azZ 4 aﬁémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkyltioskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika alebo kyanoskupinu, vyhodne alkylova skupinu s 1 aZ
2 atdmami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 2 atdémanmi
uhlika, cyklopropylovi skupinu, alkyltioskupinu s 1 aZ 2
atémami uhlika alebo kyanoskupinu, najvyhodnejsie alkylovi
skupinu s 1 az 2 atémami uhlika, halogénmetylovﬁ skupinu,
cyklopropylovi skupinu, metyltioskupinu alebo kyanoskupinu;

(3) zlaceniny vSeobecného vzorca 1 alebo Ia, v ktorych

R® predstavuje atém vodika, alkylova skupinu s 1 aZ 2 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 2 atémami uhlika,
kyanoskupinu, nitroskupinu, trifludrmetylovd skupinu alebko
atém halogénu, vyhodne atém vodika, alkylovd skupinu s 1 aZ
2 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
trifluérmetylovi skupinu alebo atém halogénu, najvyhodnej-
Sie atém vodika, metylovi skupinu, metoxyskupinu, atém
chléru alebo atém fludru;

(4) zluceniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R* predstavuje atém vodika, alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 2 atémami uhlika,
kyanoskupinu, nitroskupinu, trifluérmetylovd skupinu alebo
atém halogénu, vyhodne atém vodika, alkylovd skupinu s 1 aZ
2 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
trifludrmetylovi skupinu alebo atém halogénu, najvyhodnej-
Sie atém VOdika, metylovi skupinu, metoxyskﬁpinu, atém
chléru alebo atém fludru; '

(5) zlacCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

n ma hodnotu 0, 1, 2 alebo 3, vyhodne 0, 1 alebo 2,
najvyhodnejsSie 0 alebo 1; ’ ‘

(6) ziﬁéeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktochh~
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R® predstavuje atém halogénu, alkylovd skupinu s 1 a3 4
] Log :

atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu XRS,
vyhodne atém halogénu, alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylovd skupinu s 1 a% 4 atémami uhlika
alebo skupinu XR®, najvyhodnejSie atém fluéru,-atém'chléru,
alkylovi skupinu s 1 aZz 2 atémami uhlika, halogénalkylovd
skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika alebo skupinu XR®;

(7) zlaCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

X

znamena atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 2 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)o s 1 aZ 2 atdmami uhlika, skupinu
§(0)_, skupinu S(0O)_ (alkylén) s 1 aZ 2 atdémami uhlika,
skupinu (alkylén)sS(0) s 1 aZ 2 atémami uhlika alebo
alkylénovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, vyhodne atém
kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 2 atémami uhlika,
skupinu (alkylén)O s 1 aZ 2 atémami uhlika alebo alkylénovi
skupinu s i az 2 atémami uhlika, najvyhodnejsie atém
kyslika alebo skupinu O(metylén);

(8) zladCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

m m& hodnotu 0 alebo 1, vyhodne 0;

(9) zlaGéeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R® predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ? 4 atémami uhlika,

halogénalkylbvﬁ skupinu s 1 az 4 atdmami uhiika;
cyklopropylovi skupinu, alkenylovd skupinu s 2 aZ 4 atémami
uhlika alebo alkinylovd skupinu s 3 aZ 4 atémami uhiika,
pric¢om vSetky tieto skupiny sG vZdy nesubstituované alebo
substituované jednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono-aZ pentasubstituovani arylovd alebo heterocyklylavi
skupinu, priCom substituenty - sa vybrané' zo siboru.
zahffiajiceho atémy halogénov, alkylovej skupiny s 1 az 4
atémami uhlika, halogénalkylovej skupiny s 1 aZ 4 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalko-
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xyskupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo
skupinu vzorca

g8 RS
R’ g10
| ~ $CH)O F!'{Tl‘
R12

vyhodne alkylovi skupinu s 1 az 2 atémami uhlika,
halogénalkylovid skupinu s 1 aZ 2 atoémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkenylovi skupinu s 2 aZ 4 atémami
uhlika alebo alkinylovd skupinu s 3 aZ 4 atdémami uhlika,
pricom vSetky tieto skupiny sad vZdy nesubstituované alebo
substituované jednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono- aZ pentasubstituovani arylovid alebo heterocyklylovi
skupinu, pricom substituenty si . vybrané =zo suiboru
zahfhajdceho atémy halogénov, alkylové skupiny s 1 az 2
atémami uhlika, halogénalkylové skupiny s 1 aZ 2 atdémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZz 2 atémami uhlika, halogénalko-
xyskupiny s 1 aZ 2 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo
skupinu vzorca )

najvyhodnejsie metylovi skupinu, halogénmetylovi skupinu,
alkenylovi skupinu s 2 az 3 atémami wuhlika alebo
propinyloﬁﬁ ‘skupinu, pricom vSetky tieto 'skupihy sa vidy
nesubstituované alebo substituované Jjednym alebo dvoma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani alebo monosubsti-
tuovani fenylovi skupinu, pricom substituenty sﬁ vybrané zo
siboru zahffiajiceho atémy halogénov, metylovi skupinu,
halogénmetylovd skupinu, metoxyskupihu a kyanoskupinu:;

(10) zlGCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorgch

R”7 predstavuje atém vodika alebo alkylovi skupihu s 1l az 2
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atémami uhlika, vyhodne atém vodika alebo metylova skupinu,
najvyhodneijsSie atém vodika,

(11) zlaGéeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

'R® znamend atém vodika alebo atém halogénu, vyhodne atém-
brému, chléru alebo fludéru, najvyhodnejSie atém chléru
alebo fluéru;

(12) zldG€eniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

- R® znamend atém vodika alebo atém halogénu, vyhodne atém

brému, chléru alebo fluéru, najvyhodnejSie atédm chldéru

alebo fludru;

(13) zluceniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R*°® predstavuje atém vodika alebo alkylovid skupinu s 1 azZ 2
atémami uhlika, vyhodne atém vodika,

(14) 2zlaGcéeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R** znamend atém vodika alebo alkylovi skupinu s 1 az 2
atémami uhlika, vyhodne atém vodika,

(15) zlacCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R** predstavuje atém vodika alebo alkylovd skupinu s 1 aZ 2
atémami uhlika, vyhodne atém vodika,

(16) zlGCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorygch
o mé hodnotu 0 alebo 1, vyhodne 1,
(17) zlGCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych

R* znamena alkylovia skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
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R?® predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZz 2 atémami uhlika
?

halogénalkylovii  skupinu s 1 az 2 atémami  uhlika,
cyklopropylovid skupinu, alkyltioskupinu s 1 aZ 2 atémami
uhlika alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezdvisle na sebe Znamenajﬁ dey atém‘ﬁodika,

R5

RS

alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 aZ 2 atémami uhlika, trifluérmetylovd skupinu alebo
atém halogénu,

mad hodnotu 0, 1 alebo 2,
predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 az 4 atdémami

uhlika alebo skupinu XR€®,

znamend atém Xkyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 2 atdémami

uhlika alebo skupinu (alkylén)O s 1 aZz 2 atémami uhlika,

'predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,

halogénalkylova skupinu s 1 az 2 atémami uhlika,
cyklopropylovd skupinu, alkenylovd skupinu s 2 aZ 4 atémami
uhlika alebo alkinylovi skupinu s 3 aZ 4 atémami uhlika,
pricdom vSetky tieto skupiny si vZdy nesubstituované alebo
substituované Jjednym aZ troma atémami halogénov, alebo
nesubstituovanid alebo mono- alebo disubstituovani fenylova
skupinu, pricom substituenty sG vybrané 2zo siboru
zahfhajiceho atémy halogénov, alkylové skupiny s 1 aZ 2
atémami uhlika, halogénalkylové skupiny s 1. aZ 2 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZz 2 atémami uhlika, halogénélko-
xyskupiny s 1 aZ 2 atdmami uhlika a kyanoskupinu, alebo
skupinu vzorca “

R R

7
R 410
(CAlo an
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R”? znamend atém vodika alebo metylovi skupinu,

symboly R® a R® nezdvisle na sebe znamenaji vZdy atém brému,
chléru alebo fludru,

symboly R*°,R** a R'® nezdvisle na sebe predstavuji vidy atdém-
vodika alebo alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, a

© méd hodnotu 0 alebo 1,
(18) zlGCeniny vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorych
R* predstavuje metylovid skupinu,

R?® znamend alkylovd skupinu s 1 a3z 2 atémami uhlika,
halogénmetylovi skupinu, cyklopropylovi skupinu, metyltio-
skupinu alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezdvisle na sebe predstavuji vidy atdm
VOdika, metylovi skupinu, metoxyskupinu, atém chléru alebo
atém fluodru,

n md hodnotu 0 alebo 1,

R® znamend atém fludru, atém chléru, alkylovi skupinu s 1 az
2 atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 2 atdmami
uhlika alebo skupinu XRS,

X predstavuje atém kyslika alebo skupinu O(metylén), a

R® znamen& metylova skupinu, halogénmetylovi skupinu,
alkenylovd skupinu s 2 aZ 3 atémami uhlika alebo
propinylovid skupinu, pricom vSetky tieto skupiny si vidy
nesubstituované alebo substituované Jjednym alebo dvoma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani = alebo
monosubstituovani fenylovi skupinu, pricom substituenty.éﬁ'
vybrané zo stboru zahffiajGceho atémy halogénov, metylovid
skupinu, halogénmetylovi skupinu, metoxyskupinu
a kyanoskupinu. ’ . |
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Vyhodné v ramci rozsahu vyndlezu sG najmd zlGeniny
vSeobecného vzorca I uvedené v tabulkach 3, 4, 5, 6 a 7, a ich

E/Z-izoméry, pokial si ziskané.

Vyhodnymi , konkrétnymi zlGCeninami v réamci rozsahu
VYnélezu sG | I ' ‘ - |
metyl-2- [[[(1 {1,2- benz1zoxazol 3-y1}ety11den)am1no]oxy]-me—

tyl]-a-(metoxymetylén)fenylacetat (zlaGcéenina 3.1),
metyl-z-[[[(1—{6-metoxy-1,2-benzizoxa201-3-yl}etylidén)—ami-

nojoxylmetyl]-a- (metoxymetylén) fenylacetdt (zlGcenina

3.2),
metyl-2-[[[(1-{6-[(2,2-dichlércyklopropyl )metoxy]-1,2-benz~-

izoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxylmetyl ]-a-(metoxymety-

lén)fenylacetdat (zlacenina 3.3),
metyl-a-(metoxymetylén)=-2-[[[(1~-{6-[3-(trifludrmetyl)~-ben-

zyloxy]-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]~me~-

tyl]fenylacetat (zlGCenina 3.4.),
metyl-o-(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[2-propenyloxyl-1, 2~

-benzizoxazol-3- yl)etyllden)amlno]oxy]metyl]fenyl-

acetéat (zlucenlna 3.5),
metyl-a-(metoxymetylén)=-2-[[{(1-{6=[2-propinyloxy]-1, 2~

~benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]lmetyl ]fenylacetat

(zliéenina 3.6),
metyl-a~(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[4~-(trifludrmetyl)~-

-benzyloxy]-1,2-benzizoxazol-3-yl)etylidén)amino]joxy]-

-metyl]fenylacetat (zldcenina 3.7),
metyl-a-(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[2-(trifludrmetyl)-

-benzyloxy]-1,2-benzizoxazol-3~yl}etylidén)amino]oxy]-

g-metyl]fenylacetét (zldCenina 3.8), |
metyl—z—[[[(1—{5—metoxy—1 2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)-

—amlno]oxy]metyl]-a—(metoxymetylen)fenylacetat (zla¢enina

3.9),
metyl-2-{[[(1-{6-[3,3~dichlér~-2~propenyloxy]-1,2-benzizoxazol-

—3-yl}etyllden)amlno]oxy]metyl]—a-(metoxymetylen)fenyl-

acetat (zldcenina 3.10), .
dva E/Z- izoméry metyl-2-[[[(1-{6-[1,1,2,3,3, 3—hexaflu6rpro-

poxy]l-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]-metyl]-

—a- (metoxymetylén)fenylacetdtu (zldCeniny 3.11A a 3.11B).
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Medzi vyhodné zlGéeniny patri najmd z1G&enina z prikladu
P6 ,metyl-2-[[[(1-{1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]lme-
tyl]-a~(metoxymetylén)fenylacetdt (zldcenina 3.1) a jej E/Z-
-izoméry, ako aj jej 5-chlér-1,2-benzizoxazol-3-yl-derivat
(zlGéenina 3.17).

Vynédlez sa tyka dalej spésobu pripravy zlG&enin
vSeobecného vzorca I a ich E/Z-izomérov, pri ktorom sa

zli¢enina vsSeobecného vzorca II

(IT)

/
") o—— || "N
AN

ktord je bud@ zndma alebo sa d& pripravit analogicky s
odpovedajicimi zndmymi zlG€eninami a v ktorej maji symboly R®
a R® vyznamy definované vo vSeobecnom vzorci I, vyhodne
podrobi za pritomnosti zdsady, reakcii s hydroxylamin-hydro-
chloridom a medziprodukt, ktory sa méZe ale nemusi izolovat,

sa 2za pritomnosti 2z&sady podrobi reakcii so zlGEeninou
vSeobecného vzorca III

(III)

ktord Jje bud znama alebo sa d& pripravit analogicky s
odpoVedajﬁcimi znamymi zldeninami a v ktorej maji symboly X,
Z, W, R® a R* vyznamy definované vo vSeobecnom vzorci I a Y
predstavuje atém halogénu, vyhodne chléru alebo brému a pokial
je to Ziadice, premeni sa zliGCenina vSeobecného vzorca I,
ktord sa d4 ziskat spdsobom podla vyndlezu alebo inym spésopom
alebo jej E/Z-izomér na ind zlGEeninu vSeobecného VZorca_
I alebo jej E/Z-izomér, rozdeli 'sa zmes 'E/Z-izomérov

ziskateInych spdsobom podfa vyndlezu a izoluje sa poiadoVanY
izomér. '
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PokiaI ide o vySsSie uvedené vychodiskové materidly, plati
pre E/Z-izoméry tychto vychodiskovych materidlov analogicky
to, ¢Co bolo uvedené o E/Z-izoméroch zlddenin vSeobecného
vzorca I.

Reakcie opisané vySSie a nizSie sa uskutodfujd znamym
spésobbm, v neprifoﬁnosti alebo obvykle v pritomnosti vhodného
rozpisStadla alebo riedidla alebo ich zmesi, a pokial je to
Ziadace, pri chladeni pod teplotou miestnosti alebo pri =zo-
hrievani, napriklad v teplotnom rozpdti od pribliZne O °C do
teploty varu reakéného prostredia, vyhodne v rozpéti od zhruba
20 °C do zhruba +120 °C, najvyhodnejSie od 60 °C do 80 °C
a pokial je to potrebné, v uzavretej reakénej nddobe pod tla-
kom v atmosfére inertného plynu alebo/a Vv bezvodych podmien-

kach. 2v14st vyhodné reakéné podmienky sG uvedené v prikla-
doch.

Vychodiskové materidly potrebné pre syntézu zlaéenin
vSeobecného  vzorca I a pripadne ich E/Z-izomérov, uvadzané
vySSie .a niZSie, s zndme alebo sa dajd pripravit znamymi
spdsobmi, GCelne pri podmienkach uvedenych niZsie.

Vhodnymi 2zadsadami pre ulahéenie reakcie sG typicky
alkylaminy, alkyléndiaminy, mnesubstituované alebo N-alkylova-
né, nenasytené alebo nasgtené cykloalkylaminy, ako aj z&sadité
heterocykly. Typickymi prikladmi takychto z&sad sG trietyl-
amin, diizopropyletylamin, trietyléndiamin, N-cyklohexyl-N,N-
~dimetylamin, N,N-dietylanilin, pyridin, 4-(N,N-dimetylamino)-
piridin,'chinuklidin, N-metylmorfolin, ako je 1,5-diazabicyk-
lo[5,4,0]undec-5-én (DBU).

Reaktanty je moZné podrobit vzdjomnej reakcii ako také,
t.j. bez pridania rozpaStadla alebo riedidla, G&elne v
tavenine. Obvykle Jje vSak vhodné pridanie inertného
rozpusStadla alebo riedidla alebo ich zmesi. Medzi ilustrujﬁce'
priklady takychto rozptstadiel alebo riedidiel patria :
aromatické, alifatické a alicyklické uhPovodiky a halogénované
uhTovodiky, ako je benzén, toluén, xylén, mezitylén, tet;glin,
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chlérbenzén, dichlérbenzén, brémbenzén, pétrolétér, hexan,
cyklohexé&n, dichlérmetaén, trichlérmetdn, tetrachlérmetan,
dichléretan, trichléretén alebo tetrachléretén, estery,.ako je
etylacetat, étery, ako je dietyléter, dipropyléter diizopro-
pyléter, dibutyléter, terc,.butylmetyléter, etylénglykol-mono-
metYléter;étylénglykbl-monoetyléter, etylénglykol-dimetyléter,
dimetoxydietyléter, tetrahydrofuran alebo dioxin, ketény, ako
je acetdn, metyletylketén alebo metylizobutylketén, amidy, ako
je N,N-dimetylformamid, N,N-dietylformamid, N,N-dimetylacet-
amid, N-metylpyrolidén alebo triamid hexametylfosforecnej
kyseliny, nitrily, ako je acetonitril alebo propionitril a
sulfoxidy, ako je  dimetylsulfoxid. Pokial! sa reakcia
uskutocfiuje za pritomnosti z&sady, je moZné rovnako pouZit ako
rozpastadlo alebo riedidlo z&sadu, ktord sa pouZije v
nadbytku, napriklad trietylamin, pyridin, N-metylmorfolin
alebo N,N-dietylanilin.

Reakcia sa vyhodne uskutoéfiuje v teplotnom rozp&ti od
pribliZzne 0 'C do pribliZne + 120 °C, vyhodne od pribliZne
20 °C do pribliZne + 80 °C.

Podla  vyhodného uskutocnenia spdsobu sa zlG¢enina
vSeobecného vzorca II v teplotnom rozpdti od 20 °C do 120 °C,
vyhodne pri teplote 110 °C, v 2z&saditom rozpGStadle, vyhodne
pyridine, podrobi reakcii s hydroxylaminom alebo hydroxylamin-
~hydrochloridom, vyhodne hydroxylamin-hydrochloridom, produkt
sa 1izoluje a podrobi sa reakcii so zlGEeninou vSeobecného
vzorca III v teplotnom rozpdti od 20 °C do 100 °C, vyhodne od
60 °C do 80 °C, v inertnom rozpGStadle, napriklad acetonitrile
za pritomnosti zasady, vyhodne anorganickej zasady, zvlast
uhli¢itanu draselného.

ZlGCeniny vSeobecného vzorca II sa ziskaji podTa spdsobu
opisaného v J.Heterocyclic Chem. 18 (1981), str. 347.

MéZu sa rovnako ziskat oximdciou acetofenénového
derivatu, ktory md na fenylovom kruhu v orto-polche hydroxy-

skupinu, , : .
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acyldciou oximu a uskutolnenim zisaditej cyklizdcie za vzniku
medziproduktov vSeobecného vzorca

N—2O
2 |
R -CH = j
2 A Ry
N

s nasledujicou chlordciou alebo bromidciou metylénovej skupiny,
nahradenim atédmu halogénu acyloxyskupinou (=-OAc), zmydelnenim
postranného retazca R®*-CH(OH) a oxidaciou hydroxylovej skupiny
za vzniku keténu.

Dalej sa mbéZu uZ oximované sekundérne produkty zladCenin
vSeobecného vzorca II ziskat priamo kritkou cestou postupnou
oximdciou acetofendénového derivatu, ktory 3je halogénovany, -

vyhodne fluorovany alebo chlorovan?,‘v orto-poloche fenylového
kruhu

o Hel NOH Hal . N—O
2 g NH,OH 2 -1
Y UL 0 AT T L6,
HO-N K/ Tlpyridin)  HON HON

v ' Y] V)

Pre prvi oximdciu postranného retazca R*-CH_- je dcCelné
pouZit nitrit, napriklad alkylnitrit, typicky izopentylnitrit
za pritomnosti kyseliny chlorovodikovej, v inertnom rozpiastad-
1e,: ako je uhPovodik alebo éter, napriklad dioxdn alebo
tetrahydrofuridn. Teplotné rozpdtie sa pohybuje od 10 ‘C do 80
‘C, vyhodne sa reakcia uskutocfiuje pri teplote miestnosti. -

Pre druhd oximaciu, konkrétne oximaciu keténskupiny
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v medziprodukte vSeobecného vzorca IV, sa pouZije hfdroxylamin
alebo sol hydroxylaminu, napriklad hydroxylamin-hydrochlorid,
za pritomnosti zasady, ako je pyridin, ktord sa méZe rovnako
pouzit ako rozpastadlo. Daji sa rovnako pouZit ®alSie rozpas-
tadld alebo riedidld, Gelne éter alebo alkohol, ako je eta-
 nol. Téplota sa pohybuje v rozpéﬁi.od pribliZne 20 °C do 180
°C, vyhodne sa reakcia uskutoéifiuje pri teplote varu reakcénej
zmesi pod spdtnym chladicom.

Posledny stupen cyklizécie na benzizoxazoloxim
véeobecného vzorca VI sa uskutoéfiuje pomocou silnej zasady,
ako je hydroxid alebo uhlic¢itan alkalického kovu alebo kovu
alkalickej =zeminy Vv alkoholickom alebo vhodne alkoholickom
roztoku, 1ucCelne v etanole (vid priklady pripravy P7 a P9).
Medziprodukt vSeobecného vzorca VI sa mdéZe podrobit reakcii s
medziproduktami vSeobecného vzorca III za vzniku koneénych
produktov vSeobecného vzorca I.

Podla dalSieho variantu spésobu sa rovnako méZu podrobit -
medziprodukty vSeobecného vzorca III reakcii s medziproduktami
vSeobecného vzorca IV a potom uskutocnit cyklizdciu na
benzizoxazol podla schémy IV - V - VI. V tomto variante mézZe
byt atém halogénu Vv medziprodukte vSecbecného vzorca IV
rovnako nahradeny acetén-oximovym zvysSkom a cyklizicia sa mbZe
uskutociiovat s jeho pomocou (vid priklad P8).

Z1GCeniny vSeobecnych vzorcov I, II a III sa m6Zu ziskat
vo forme jedného z moZnych izomérov alebo vo forme ich zmesi,
napriklad v z&vislosti na po&te a absolttnej a relativnej -
kbnfigurécii asymetrickych atémov uhlika,'ako Cisté izoméry,
napriklad antipédy alebo/a diastereoizoméry, alebo ako zmesi
izomérov, napriklad zmesi enantiomérov, hapriklaa racematy,
zmesi diastereoizomérov alebo zmesi racemdtov. Vyndlez sa teda
tyka &istych izomérov ako aj vSetkych moZngch zmesi izoméroy.

Zmesi enantiomérov, ako s racemdty, sa méZu Stiepit na
ich optické <antipédy pomocou zndmych spdsobov, - typiCkY
prekryStalizovanim z opticky aktivneho rozpGstadla, chromato-
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grafiou na chirdlnych adsorbentoch, napriklad vyéokoﬁéinnou
kvapalinovou chromatografiou (HPLC) na acetylceluléze, pomocou
vhodnych mikroorganizmov, Stiepenim Specifickymi imobilizova-
nymi enzymami alebo pomocou tvorby inklduznych zlGéenin, na-
priklad za pou21t1a chlrélnych crown-éterov, v tomto pripade
je komplexovany iba ]eden enantlomer. ' ' |

Z214ceniny vSeobecnych vzorcov I, II a III sa méZu rovnako
ziskat vo forme ich hydrdtov alebo/a méZu obsahovat dalSie
zlGCeniny, napriklad rozpisStadld pouZité pre kryStaliziciu
zlacenin ziskanych v pevnej forme.

Vynadlez sa tyka najmd spésobu pripravy opisaného v
priklade Ps6.

Vyndlez sa rovnako tyka vychodiskovych materidlov a
medziproduktov, ktoré s nové a pouZivaji sa pri realizéacii
vynédlezu pre pripravu zlGEenin vSeobecného vzorca I, najmi

zlGcenin vSeobecnych vzorcov II a III, ich pouZitia a spdsobov .

ich pripravy. Zla&eniny vSeobecného vzorca II sa mézZu
pripravit hlavne analogicky s prikladmi P1 aZ P4 a P9.

Teraz sa zistilo, Ze zludeniny vSeobecného vzorca I vyka-
zujd mikrobicidne spektrum, ktoré 3je vyhodné hlavne pre prak-
tické potreby na kontrolu fytopatogénnych mikoorganizmov,
najmd8 hdb. Vykazuji veFmi vghodné kurativne, preventivne
a hlavne systémové vlastnosti a méZu sa pouZit na ochranu radu
kultirnych rastlin. Zla¢eniny vSeobecného vzorca I sa mdZu
pouZit na inhibiciu alebo nicenie Skodcov nachédzajﬁdich sa na
rastlindch alebo ¢astiach rastlin‘(plodoch kvetoch, listoch,
stopkéch hTuzéch, korefioch) réznych kultur GZitkovych rast-
1lin, prlcom sG sGCasne pred napadnutim fytopatogennyml mikro-

organizmami chrénené rovnako d&asti rastlin, ktoré vyrastaja
‘neskor. |

Z1GCeniny vSeobecného vzorca I sa méZu rovnako pouZit ako
moridld (&inidla pre obalovanie) pre oSetrenie semien (plodbvy
hTGz, zfn) a rezkov rastlin proti- hubovitym infekciim ako aj
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proti fytopatogénnym hubdm, ktoré sa vyskytujd v pdde.

ZluaCeniny vSeobecného vzorca I s GEinné proti fytopato-
génnym hubam patriacim do nasledujicich tried : Fungi imper-
fecti (najmd Botrytis a rovnako Pyricularia, Helminthosporium,
Fusarium, Septoria, Cercospora, 'Ceréospérella a:Alternaria),
Basidiomycetes (napriklad Rhizoctonia, Hemileia, Puccinia).
Rovnako sG G&inné proti hubam triedy Ascomycetes (napriklad
Venturia a Erysiphe, Podosphaera, Monilinia a Uncinula)
a hlavne proti hubé&m triedy Oomycetes (napriklad Phytophthora,
Peronospora, Bremia, Pythium, Plasmopara).

Nové zlaceniny vSeobecného vzorca I dobre tolerujd teplo-
krvné Zivocichy, ryby a rastliny a si dalej cennymi G&innymi
latkami na pouZitie v oblasti kontroly Skodcov. Nové zlddeniny
sG hlavne G¢inné proti hmyzu, ktory sa vyskytuje na GZitkovych
rastlindch a okrasnych rastlindch v poInohospodérstve a za-
hradnictve, hlavne na bavlniku, zelenindch a ovoci a v lesnic-
tve. Nové zldCeniny vieobecného vzorca I s hlavne vhodné na
kontrolu hmyzu na ovoci a zelenine, najmid na kohtrolu hmqu
posSkodzujiceho rastliny, ako je Spodoptera littoralis, Helio-
this virescens, Diabrotica balteata a Crocidolomia binotalis.
DalSimi oblastami pouZitia zldSenin podTa vyndlezu sd ochrana
skladovanych produktov a materidlu a v oblasti hygieny, najmi
ochrana domicich zvierat a produkénych hospodarskych zvierat.
Nové zldcCeniny s G&inné proti vSetkym alebo jednotlivym vyvo-
Jovym Stadiam normdlne citlivych, ako aj rezistentnych, druhov
Skodcov. U¢innost zldfenin vSeobecného vzorca I sa mdZe preja-
vovat okamZitym usmrtenim Zkodcov alebo aZ po’uplynufi uréitej
doby, napriklad v priebehu zvliekania, alebo za zniZeného kla-
denia vajidok aleboy/a liahnutia. |

Medzi vySSie uvedenych Zivo&iZnych Skodcov typicky patria
kodcovia :
radu Lepidoptera,
radu Coleoptera,
radu Orthoptera,
radu Isoptera, .

N N N N W
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radu Psocoptera,
radu Anoplura,
radu Mallophaqa,
radu Thysanoptera,
radu_Heteroptera,
radu Homoptera (),
radu Hymenoptera,

N N N N N N N N

radu Diptera, napriklad Aedes spp., Antherigona soccata, Bi-
bio hortulanus, Calliphora erythrocephala, Ceratitis spp.,
Chrysomyia spp., Culex spp., Cuterebra spp., Dacus spp., Dro-
sophila melanogaster a dalsSie,

z radu Siphonaptera a

2z radu Thysanura.

Dobré pesticidne pésobenie novych zlGEenin zodpoveda
mortalite aspoii 50 - 60 % tychto Skodcov.

GEinnost zlaGEenin podla vyndlezu a prostriedkov, ktore
1ch obsahuji, sa mézZe podstatne rozSirit a upravit pre preva-
Zujlice okolnosti pridanim &®alSich insekticidov. Medzi priklady
vhodnych prisad typicky patria organofosforeé&né zld4¢eniny,
nitrofenoly a ich deriv4ty, formamidiny, modoviny, karbamity,
pyretroidy, chlorované uhlovodiky a pripravky na baze Bacillus
thuringiensis.

Zldc¢eniny vSeobecného vzorca I sa pouZivaji v nemodifiko-
vanej forme alebo vyhodne spolu s nosngmi alebo/a pomocnymi
latkami beZne pouZivanymi pri vytvdrani prostriedkov. Za tymto
Géelom sa vghodne spracovdvaji  zndmym spdsobom . na
emulgovatené koncentraty, rozotieratelné pasty, roztoky
vhodné pre priamy postrek alebo riediteIné roztoky, zriedené
emulzie, zmacate¥né prasky, rozpustné praékY} poprase,
granulaty a rovnako sa enkapsulujid v polymérnych l&tkach.
Spdsoby aplikicie, ako je postrek, zmlhovanie, popraSovanie,
rozmetanie, natieranie alebo 'zalievanie, rovnako ako typ.
prostriedku, sa volia podZfa poéédovan?ch vysledkov a prevazZu-
jdcich podmienok. i
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Formul&cia, t.j. prostriedky, pripravky alebo zmesi
obsahujice zldCeninu vSecbecného vzorca I a VvV pripade potreby
pevna alebo kvapalni nosni alebo/a pomocni 1l&tku, sa vyrobia
znamym spésobom, GcCelne homogénnym rozmieSanim alebo/a
rozomletim G¢innej .zloZky s plnidlami, ako s rozpastadla
. alebo pevné nosie alebo povrchovo éktivnymi 'zlGEeninami
(povrchovo aktivnymi &inidlami).

Vhodnymi  rozpisStadlami st : aromatické uhYovodiky,
frakcie obsahujGce 8 aZ 12 atémov uhlika, typicky zmesi
xylénov alebo substituované naftalény, ftalaty, ako je
dibutylftalat alebo dioktylftaldt, alifatické uhYovodiky, ako
cyklohexan alebo parafiny, rovnako alkoholy a glykoly a ich
étery a estery, ako je etanol, dietylénglykol, 2-metoxyetanol
alebo 2-etoxyetanol, ketdény, ako je cyklohexanén, izoforédn
alebo diaceténalkohol, silne poldrne rozpastadld ako je N-me-
tyl-2-pyrolidén, dimetylsulfoxid alebo N,N-dimetylformamid,
ako aj rastlinné oleje alebo epoxidované rastlinné oleje, ako
je- epoxidovany repkovy olej, ricinovy olej,‘kokosovy olej
‘alebo séjovy olej, alebo v niektorych pripadoch rovnako
silikénové oleje.

Pevnymi nosic¢mi, ktoré sa typicky pouZivaji pre poprasSe a
dispergovateIné prasky, sG obvykle prirodné miner&lne plnidls,
ako je  kalcit, mastenec, kaolin, montmorilonit alebo
atapulgit. Pre zlepSenie fyzikdlnych vlastnosti sa mdiZe
rovnako pridavat vysokodisperzny oxid kremicéity alebo vysoko-
disperzné absorbujice polyméry. Vhodnymi  granulovanymi
absorb&nymi nosiémi sid nosiSe poréznych typov, ako je pemza,
tehlova drt, sepiolit alebo bentonit, a vhodnymi nesorbujici-
mi nosiémi st materidly ako je kalcit alebo piesok. Okrem toho
méZeme pouzit rad vopred granulovanych materialovfanorganické-

ho alebo organického pévodu, napriklad hlavne dolomit alebo
rozdrvené rastlinné zvysky. ' '

V z&vislosti na povahe zlGéeniny vSeobecného vzorca I,
alebo kombindcie zlGCeniny vSeobecného vzorca I s inymi
insekticidmi, ktord je zaclefiovanid do prostriedku, sG vhodnymi
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povrchovo  aktivnymi zlGCeninami neionogénne, kationické
alebo/a anionické povrchovo aktivne €inidléd, ktoré vykazuja
dobré emulgacné, dispergacné a zmacateIlné vlastnosti. kozumie
sa, Ze termin "povrchovo aktivne c¢inidlo" zahffia tieZz zmesi
povrchovo aktivnych Cinidiel.

Pesticidne prostriedky obvykle obsahuja 6,1 az 99 %
hmot., vyhodne 0,1 aZ 95 % hmot., zlGéeniny vSeobecného vzorca
I alebo kombindciu tejto zlGcCeniny s inymi insekticidmi, a 1
az 99,9 % hmot., vyhodne 5 aZ 99,9 % hmot., pevnej alebo
kvapalnej nosnej alebo/a pomocnej latky, a 0 aZ 25 % hmot.,
vyhodne 0,1 aZ 25 % hmot., povrchovo aktivneho ¢inidla. Zatial
¢o ako komercéné produkty si vyhodnejsSie koncentrédty, koneény
spotrebitel spravidla pouZiva zriedené prostriedky. Typické
aplikac¢né koncentrdcie si v rozpdti od 0,1 do 1000 ppm,
vyhodne od 0,1 do 500 ppm Géinnej latky. Aplikacné davky na
hektar obvykle predstavujG od 1 do 1000 g Gcinne]j latky na
hektédr, vyhodne od 25 do 500 g G¢éinnej l4atky na hektar.

Prostriedky méZu tieZ obsahovat daldie zloZky, ako st
stabilizatory, typicky rastlinné oleje alebo epoxidované
rastlinné oleje (napriklad epoxidovany kokosovy olej, repkovy
olej alebo séjovy olej), ¢inidl4d proti peneniu, napriklad
silikénovy olej, konzervacné 1latky, reguldtory viskozity,
pojidla alebo/a latky spdsobujice lepivost, ako aj hnojiva
alebo dalSie chemické d¢&inidld pre dosiahnutie Specidlnych
G&inkov.

Vynélez podrobnejsie ilustrujd nasledujice priklady, bez
" toho aby akokolvek obmedzovali jeho rozsah. '
Priklady pripravy

Priklad Pl
1—(1,2—benzizoxazol~3—y1)etanén (zlGéenina 1.1 v tabulke 1)
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a) K 170 ml 40 % vodného roztoku hydroxidu drééeihého sa po

kvapkdch pridd 15 g 1-(2-hydroxyfenyl)-l-propanénu. K tejto

emulzii sa potom po &astiach prida 31,2 g hydroxylamin-hydro-

chloridu a zmes sa mieSa poCas 4 hodin pri teplote 0 aZ 5 °C.

Reakcna zmes sa potom okyseli 150 ml koncentrovanej kysellny

_'chlorovodikovej,' vyzrdZany produkt sa . izoluje flltréc1ou,

premyje sa vodou a vysusSi, ¢im sa ziska 1- (2—hydroxyfenyl) -1-
-propanonoxim s teplotou topenia 88 - 90 °C.

b) Zmes 11 g 1-(2-hydroxyfenyl)-l-propanonoximu a 22 ml
acetanhydridu sa krdtko zohreje na teplotu 45 °C a potonm Sa
vyleje do zmesi TYadu a vody. VyzrdZany produkt sa izoluje
filtraciou, premyje sa vodou a vysuSi sa vo vdkuu, &im sa
2iska 1-(2-hydroxyfenyl)-l1-propanén-O-acetyloxim s teplotou
topenia 86 - 90 °C,

c) Zmes 12,2 g 1l-(2-hydroxyfenyl)-l-propanén-O-acetyloximu a
120 ml pyridinu sa zohrieva do varu pod spitnym chladidom pocas
3 hodin. Po ochladeni sa reakénd zmes vyleje do zmesi Yadu a
" vody a okyseli{ na pridanim pribliZne 130 ml koncentrovanej
kyseliny chlorovodikovej. Po  extrakcii etylacetdtom sa
organickd fdza trikrdt premyje vodou a raz nasytenym roztokom
chloridu sodného, vysuSi sa nad siranom sodnym a 2zahusti vo
vakuu. Surovy produkt sa chromatograficky vy&isti na silikagé-
li s pouZitim zmesi etylacetdatu a hexdnu v pomere 1 : 3 ako
eluéného ¢inidla, ¢im sa ziska 3-etyl-1,2-benzizoxazolu s in-
dexom lomu nD2° 1,5403.

d) Zmes 5,3 g 3-etyl-1,2-benzizoxazolu, 6,4 ,gN-brém—_
‘sukcinimidu a 50 ml tetrachlérmetsnu sa zohrieva k varu pod
spatnym chladidom poCas 1 hodiny. Potom sa pridd pribliZne 50
mg «,a-azoizobutyronitrilu a zmes sa zohrieva' do varu ped
spdatnym chladicom podas dalSej 1 hodiny. Po ochladeni a sfilt-
rovani zmesi sa filtrat zahusti vo vakuu. Surovy produkt sa
chromatograficky vy&isti na silikagéli s pouZitim zmesi eﬁy—_
lacetdtu a hexdnu v pomere 1 : 1 ako eluéného &inidla, cim sa
ziska 3- (1-brémetyl)-1, 2-ben21zoxazol vo forme oleija.
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e) Zmes 5,6 g 3—(1—br6mety1)—1,2-behzizoxazolu, 2,4 g octanu

draselného, 2,1 g N,N,N,N-tetrametyletyléndiaminu a 50 ml

acetonitrilu sa zohrieva do varu pod spdtnym chladidom podas 14
hodin. Po ochladeni a sfiltrovani zmesi sa filtrat zahusti vo

vdkuu a zriedi sa dietyléterom. FEterovad fdza sa raz premyje
vodou, potom dvakrat 10 :%-rdztokom stelinyvchlorovodikOVej_a o
nakoniec raz nasytenym roztokom chloridu‘ sodného, vysusSi sa
nad siranom >sodnym a zahusti. Surovy produkt sa chromatogra-
ficky vycisti na silikagéli s pouZitim zmesi etylacetéatu
a hexdnu v pomere 1 : 3 ako eluc¢ného &inidla, ¢&im sa ziska

3-(l-acetoxyetyl)~-1,2-benzizoxazol s indexom lomu n_=° 1,5229.

f) Zmes 2,6 g 3-(l-acetoxyetyl)-1l,2-benzizoxazolu, 0,9 g
hydroxidu draselného, 40 ml etanolu a 3 ml vody sa mieSa pocas
1 hodiny pri teplote miestnosti. Reak&nd zmes sa potom zahusti
vo vdkuu a zriedi vodou. Tato vodnd fdza sa extrahuje trikrat
dietyléterom, zmieSané éterové extrakty sa potom premyja
nasytenym roztokom chloridu sodného a vysusia sa nad siranom
sodnym, &im sa ziska 1-(1,2—benzizoxazol-3-yl)etanol vo forme
oleja s indexom lomu n_*° 1,5555.

g) K 1,6 g 1-(1,2-benzizoxazol-3-yl)etanolu v 5 ml dietyléteru
sa po kvapkdch pomaly pridd zmes 1,1 g dihydratu dvojchrémanu
sodného a 0,8 ml kyseliny sirovej v 5 ml vody. Tato zmes sa
mieSa pocas 1 hodiny pri teplote miestnosti a potom sa za
chladenia ZYadom pridd 50 ml vody a uskutoéni sa trikrat
extrakcia dietyléterom. ZmieSané éterové extrakty sa premyja
raz nasytenym roztokom hydrogénuhlicitanu sodného, raz vodou a
' nakoniec raz nasytenym roztokom chloridu sodného, vysuSia sa
nad siranom sodnym a_zahustia vo vakuu. Surovy produkt sa
chromatograficky vyCist{ na silikagéli s pouZitim zmesi ety-
lacetdtu a hexdnu v pomere 1 : 3 ako eludného ¢inidla, &im sa
ziska 1-(1,2-benzizoxazol~3-yl)etanén s teplotou topenia 30
- 32 °C.

Priklad P2

1-(6-metoxy—1,2-benzizoxazol—3-yl)etanén (zlG€enina ;.Zi v
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tabulke 1)

VSeobecne podla postupu opisaného v priklade P1, za
pouZitia 1-(2-hydroxy-4-metoxyfenyl)-l-propanénu ako vychodis-
kového materlélu, sa ziska 1- (6-metoxy—1 2—ben21zoxazol 3-yl)-
-etandén s teplotou topenla 64 - 67 C.

Priklad P3

1-(5-metoxy-1,2-benzizoxazol-3-yl)etanén (zldCenina 1.9 v
tabulke 1)

VSeobecne podla postupu opisaného v priklade Pl, za
pouzitia 1-(2-hydroxy-5-metoxyfenyl)-l-propanénu ako vychodis-
kového materidlu, sa ziska 1-(5-metoxy-1,2-benzizoxazol-3-yl)-
etanén vo forme oleja.

Priklad P4

1—(6-[3—trifiuérmetylbenzyloxy]-1,zébenzizoxazol-3-yl)etanén
(zlGCenina 1.4 v tabulke 1)

a) K 34,2 g 1-(6-metoxy-1,2~-benzizoxazol-3-yl)etandénu V 350 ml

kyseliny octovej sa pridd 350 ml 48 % roztoku kyseliny

bromovodikovej. Reakénd zmes sa zohrieva do varu pod spdtnym
chladicom pocas 6,5 hodiny, ochladi sa, a potom sa vyleje do

zmesi Yadu a vody. VyzrdZany surovy produkt sa izoluje

filtrdciou a premyje sa vodou. Tento surovy produkt sa

chromatograficky‘vyéisti na silikégéli za pouZitia zmesi ety-

lacetatu a hexdnu v pomére. 1 : 3 ako eluéného &inidla, &im sa

ziska 1-(6-hydroxy-1,2~-benzizoxazol- 3-y1)etan6n s teplotou to-

penia 159 - 161 °C.

b) 2 g 1-(6-hydroxy-1, 2-benzizoxazol- -3-yl)etanénu sa rozpusti
v 20 ml aceténu, pridd sa 2,1 g uhlicitanu draselného a potom.
sa prikvapkaj@ 3 g 1-(brémmetyl)-3- (trlfluérmetyl)benzénu.‘
Reakéna zmes sa potom zohrieva do varu pod spatngm chladicom
poc¢as 1 hodiny. Po ochladeni, sfiltrovani a zahusteni fllyrétu
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vo vakuu sa surovy produkt vyberie etylacetatom, organicks
faza sa raz premyje vodou a raz nasytenym roztokom chloridu
sodného, vysusSi sa nad siranom sodnym a zahusti. PrekrysStali-
zovanim zo zmesi etylacetdtu a hexdnu sa ziska 1-(6-[3-(tri-

fluérmetyl)benzyloxy] 1, 2-ben21zoxazol 3-yl)etanon s teplotou
topenia 130 - 132 °C.

Priklad PS5

Dalsie zlGCeniny uvedené v tabulkdch 1 a 2 sa mézu
rovnako pripravit vSeobecne v stilade s postupmi opisanymi v
priklade P1 aZ P4. Skratka "cProp" v tabulkdch 1 a 2 znamena
"cyklopropyl". ¢Cisla uvedené v stipci "Fyzikdlne udaje"
znamenajd teplotu topenia.
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Tabufka 1

R

Z1lGcenina R? R® Fyzikdlne Gdaje
1.1 CH; H 30-32°
1.2 CH; 6-OCH; 64-67°C
1.3 CH, 6-OCH,(cProp-Cl4(2,2)) Zivica
1.4 CH, 6-OCH,C4H,CF5(3) 130-132°C
1.3 CH; 6-OCH,CH=CH, 121-123°C
1.6 CH; 6-OCH,C=CH 122-123°C
1.7 CH; 6-OCH,C4H,CF;(4) 142-146°C
1.8 CH; 6-OCH,C4H,CF5(2) 100-102°C
1.9 CH; 5-OCH; olej
1.10 CH; 6-OCH,CH=CCl, 93-95°C
1.11 CH;4 6-OCF,CHFCF; olej
1.12 CH, 4-F
1.13 CH; S-F 50-51°C
1.14 CH, 6-F
1.15 CH, 7-F
1.16 CH, 4-Cl
1.17 CH, 5-Cl 55°C
1.18 CH, 6-Cl
1.19 CH; 7-Cl
1.20 CH, 4-CH,
1.21 CH, 5-CH;,
1.22 CH; 6-CH;
1.23 CH,4 7-CH,
1.24 CH; 4-CF;
1.25 CH; 5-CF, 41°C
1.26 CH; 6-CF; 87°C
1.27 CH; 7-CF,
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ZlaCenina RS Fyzikdlne tidaje
1.28 CH; 6-OCF,CHF,
1.29 CH, 6-OCF,CHFCl
1.30 CH; 6-OCF,CHFBr
1.31 CH; 6-OCHF,
1.32 CH; 6-OCF,Br
1.33 CH; 6-OCF;
1.34 CH,; 6-OCH,(cProp-Brs(2,2))
1.35 CH; 6-OCH,(cProp-CH;(1)-F,(2,2))
1.36 CH; 6-OCH,C(CH;)=CH,
1.37 CH; 6-OCH,CH,
1.38 CH; 6-OCH,CH,CH;
1.39 CH; 6-OCH,CH,CH,CH;
1.40 CH; 6-OCH,C¢H
1.41 CH; 6-OCH,C¢H,F(2)
1.42 CH,; 6-OCH,C4H,F(3)
1.43 CH; 6-OCH,C4H,F(4)
1.44 CH; 6-OCH,C4H,CI(2)
1.45 CH; 6-OCH,C4H,CI(3)
1.46 CH; 6-OCH,C4H,Cl(4)
1.47 CH, 6-OCH,CgH,Br(4)
1.48 CH, 6-OCH,C¢H,0CH;(4)
1.49 CH; 6-OCH,CgH;F,(2,6)
1.50 CH; 6-OCH,C4H,F5(2,4)

151 CH; 6-OCH,C4H;Fy(3,4)
1.52 CH; 6-OCH,CsH;Cly(2,6)
1.53 CH; 6-OCH,CgH;Cly(2,4)
1.54 CH, 6-OCH,C4H;Cl5(3,4)
1.55 CHj 6-OC¢Hs
1.56 CH, 6-OCgH,Cl(4)
1.57 CH, 6-OC¢H,F(4)
1.58 CH, 6-0C4H,CN(4)
1.59 CH, 6-OCgH,OCH;(4)
1.60 CH, 6-OC¢H,CF;(4)
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ZlGcenina R® R® Fyzikdlne tddaje
1.61 C.H; . H o

162 C.Hs . 6-OCH,(cProp-Cly(2,2))

163 C.Hs 6-OCH,CH,F(4)
1.64 cProp H
1.63 cProp 6-OCH,(cProp-Cl,(2,2))
1.66 cProp 6-OCH,C4H,F(4)
1.67 CN H
1.63 CN 6-OCH,(cProp-Cl4(2,2))
1.69 CN 6-OCH,C¢H,F(4)
1.70 CN 6-OCH,C¢H,CF5(3)
1.71 CN 6-OCF,CHFCF;
1.72 CN 6-OCH,CH=CCl,
1.73 SCH; H
1.74 CF, H
1.75 o>]_ej

CH,;

6-terc.butyl
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Tabulka 2
s ° CHj
R
RS\ S,N
o)

ZlGcenina R® R® Fyzikalne ddaje
2.1 cl CH; 159-161°C
2.2 Cl CHa(cProp-Cly(2,2)) 116-118°C
2.3 c CH,CgH,F(4)

2.4 Cl CH,CgH.Cl(4)

2.5 Cl CH,C4H,CF5(4)

2.6 Cl CH,C(H,CF;(3) 141-143°C
2.7 Cl CH,C¢H.CF;(2)

2.8 cl CF,CHFCF, 57-59°C
2.9 Cl CF,CHF,

2.10 Cl CHF,

2.11 Cl CF;

2.12 Br CH;

2.13 Br CH,(cProp-Cly(2,2))

2.14 Br CH,C4H F(4)

2.15 Br CH,C¢H,Cl(4)

2.16 Br CH,C¢H.CF;(4)

2.17 Br CH,C4H,CF5(3)

2.18 Br  CH,CH.CF5(2)

2.19 Br CF,CHFCF,

2.20 Br CF,CHF,

2.21 Br CHF,

2.22 Br CF,
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Priklad Pé6

metyl-2-[[[(1-{1,2~benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxylmetyl]-
-a-(metoxymetylén)fenylacetdt (zlGcenina 3.1 v tabulke 3),

La) Zmes 1,4 g i—(l,zébenziz6Xazol—3-yl)etanénu, Q;? g
hydroxylamin-hydrochloridu a 10 ml pyridihu sa zohrieva do varu
pod spatnym chladicom pocas 1 hodiny. Reakénd zmes sa potom
vyleje do zmesi Tadu a vody a vyzrdzany produkt sa izoluje
filtrdciou. Tento produkt sa rozpusti v etylacetdte, roztok sa
raz premyje vodou, potom dvakrdt nasytenym roztokom chloridu
sodného a nakoniec sa vysusSi nad siranom sodnym. Rozpustadlo
sa odstrani vo vakuu, &im sa ziska &isty 1-(1,2-benzizoxazol-

-3-yl)etanénoxim s teplotou topenia 193 aZ 195 °C.

b) Zmes 0,8 g 1-(1,2-benzizoxazol-3-yl)etandénoximu, 1,3 g
metyl-2-(brémmetyl)-a~(metoxymetylén)fenylacetdtu a 1 g uhli-
&itanu draselného v 15 ml acetonitrile sa zohrieva do varu pod
spatnym chladicom pocas 4 hodin. Reakénd zmes sa ochladi a
sfiltruje a filtrat sa zahusti vo vdkuu. ZvySok sa rozpusti v
etylacetdte a roztok sa premyje dvakrdt vodou a raz nasytenym
roztokom chloridu sodného a vysuSi sa nad siranom sodnym. Po
odstridneni rozpiStadla vo v&kuu sa zvy3ok chromatograficky
vyCisti na silikagéli za pouZitia zmesi etylacetatu a hexédnu v
pomere 1 : 3 ako eludného &inidla, &im sa ziska zlGcCenina
uvedend v nazve s teplotou topenia 97 aZ 98 °C.

Priklad P7

a) Spdsob pripravy medziproduktu vzorca

H,C
NOH

1-(2,4~difluérfenyl)propin-1,2-dién-2-oxim
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K roztoku 51,05 g 2,4-difluérpropiofendnu a 56 ml terc.
butylnitritu v 30 ml etancle sa v priebehu 10 mindt pri
teplote 5 °C pridd 250 ml nasyteného roztoku chlorovodika v
alkohole. Reakénd zmes sa potom mieSa poCas 4 hodin pri
_ teplote miestnosti. Z1lty roztok sa zahusti na rotacnej
odparke, terc.butanol sa azeotropicky ddstréni dvdjit?m prida-
nim toluénu a olejovity zvySok sa vykrysStalizuje pridanim 300
ml hexdnu. PrekryStalizovanim 2z toluénu sa ziska zldcenina

uvedenad v ndzve s teplotou topenia 93 - 95 °C.

b) Priprava zldcCeniny vzorca

_N_ _COOCH,

K roztoku 2,86 g metyl-2-(2-brémmetylfenyl)glyoxylat-o-
-metyloximu a 1,99 g ketoximu zo stupfia a) v 15 ml
acetonitrilu sa prida 2,07.g uhliGitanu draselného a zmes sa
mieSa cez noc pri teplote miestnosti. Potom sa suspenzia
vmieSa do 100 ml vody a nasledne sa uskutoéni extrakcia
trikrdt vZdy 80 ml etylacetdtu. ZmieSané organické fazy sa
premyjd dvakrdat vzdy 50 ml vody, vysusSia sa nad siranom
horeCnatym, sfiltruji a =zahustia na rotaénej odparke. Tmavy
olej sa chromatograficky spracuje na silikagéli s pouZitim
zmesi hexdnu a etylacetdtu v pomere 8 : 2 ako eluéného
¢inidla. KryStalizdciou z izopropanolu sa ziska Eist§ konedny
produkt s teplotou topenia 68 °C. |

Cc) Priprava zlGCeniny vzorca

_N_ _COOCH,
CH,07

NOoH F

Suspenzia 4,04 g ketozlGleniny zo stupfia b) v 35 ml
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etanole sa zohreje na teplotu 35 °C. K vyslednému bezfarebnému
roztoku sa pridd 1,04 g hydroxylamin-hydrochloridu a 1,19 g
pyridinu. Teplota roztoku sa udrZiava podas 5 hodin na teplote
miestnosti a potom cez noc na hodnote 80 °C. Po zahusteni na
rotacnej odparke sa zvySck vmieSa do. 100 ml vody a potom sa
extrahuje dvakrat- vZdy 80 ml etylacetétu) Zmie3ané organické
fdzy sa vysuSia nad siranom horednatym, sfiltruji a zahustia.
Chromatografickym spracovanim zvysku na silikagéli s pouZitim
zmesi hex&nu a etylacetidtu v pomere 8 : 2 ako eluéného ¢inidla
sa ziska konec¢ny produkt v pevnej forme. PrekrysStalizovanim zo
zmesi metylterc.butyléteru a hexdnu sa 2ziskaja krystaly s
teplotou topenia 141 °C.

d) Priprava zlaceniny 6.10 vzorca

N_ _COOCH 0 F
CH0” N : NN

K bezfarebnému roztoku 0,42 g oximu zo stupfia c) v 2,6 ml
metanole sa za mieSania prid4d 70 mg hydroxidu draselného. Na-
Z1tly roztok sa poCas 45 mindt zohrieva do varu pod spidtnym
chladicom. Ochladend reakénd zmes sa potom priamo podrobi
chromatografii na 100 g silikagélu s pouZitim zmesi hexénu
a etylacetitu v pomere 7 : 3 ako eluéného ¢inidla, ¢im sa zis-
kaja biele kryStdly poZadovaného produktu s teplotou topenia
121 °C.

Priklad P8

2) Priprava zliceniny vzorca

CH,
COOCH, N

N
CH,0” *j/' o 0 CHg
N

SIAGYe
CH
A c
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K roztoku 2,02 g ketozldCeniny 2z prikladu P7b) v 5 ml
dimetylformamidu sa pri teplote miestnosti naraz prida 0,48 g
sodnej soli aceténoximu. D6éjde k exotermnej reakcii, pri
ktorej sa teplota 2zvySi na pribliZne 50 °C a reak&na zmes
stmavne. ReakCna zmes sa mieSa poCas 10 minaGt, potom sa vmiesSa
do 100 ml zmesi Padu a-vody'a zmes sa extrahuje trikrat vidy:
50 ml etylacetdtu. 2Zmie3ané organické fazy sa zahustia na
rotadnej odparke a chromatograficky spracujd na silikagéli s
pouZitim zmesi hexdnu a etylacetdtu v pomere 8 : 2 ako eludné-
ho &inidla. Krystalizdciou zo zmesi metylterc.butyléteru a he-~
xanu sa ziskaji biele kryStdly zlGdeniny uvedenej v néazve
s teplotou topenia 83 °C. '

b) Priprava zlaCeniny 6.10

K roztoku 0,114 g ketozldeniny 2o stupfia a) v 1 ml
etanolu sa pridad 0,3 ml koncentrovanej kyseliny chlorovodiko-
vej. Zmes sa najprv zohrieva do varu pod spidtnym chladidom
podas 3 hodin a potom sa necha stat pocas 2,5 dia pri teplote
miestnosti. Ziskana biela pevnd l&tka sa izoluje filtraciou a
vysuSi sa vo vysokom védkuu, ¢&im sa ziskajd biele krystaly
poZadovaného produktu s teplotou topenia 120 °C. Tento produkt
je identicky s produktom z prikladu P7d).

Priklad P9

a) Priprava 1-(2-fludrfenyl)propan-1,2-dién-2-oximu vzorca A

e : ()

HON

Do 300 ml dioxanu sa podas 1 minaty zavadza plynny
chlorovodik. Potom sa v tomto roztoku rozpusti 30,4 g (0,2m61),
2-fluérpropiofenénu a ndsledne sa po kvapkach pridd 28,3 g
(0,24 mol) izopentylnitritu. Reakdéni zmes sa mieSa poéas' 30
hodin pri teplote miestnosti a potom =sa zalkalizuje trietyl—
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aminom. Reak&énd zmes sa zahusti, zvySok sa vyberie etylacets-
tom, premyje sa dvakrdt vodou a raz nasytenym roztokom
chloridu sodného, vysusi sa nad siranom sodnym a zahusti vo
vakuu. Surovy produkt sa prekryStalizuje =z hexdnu, ¢&im sa
ziska 20,3 g zluCeniny uvedenej vV ndzve s teplotou topenia 72

- 74 °cC.

b) Priprava 1-(2-fluérfenyl)propan-1,2-diéndioximu vzorca B

‘ NOH F
H,C (B)

[}

"HCN

Zmes 5,4 g (0,03 mol) zliceniny A, 2,15 g (0,031 mol)
hydroxylaménium-chloridu, 2,4 g (0,03 mol) pyridinu a 30 ml
etanolu sa zohrieva do varu pod spitnym chladidom po&as 2
hodin. Reakénd zmes sa zahusti vo vdkuu a pridd sa 100 ml
vody. VyzrdZany produkt sa izoluje filtriaciou, opakovane sa
premyje vodou a vysuSi sa vo vadkuu, éim sa ziska zldenina B s
teplotou topenia 255 - 256 °C.

c) Priprava 1-benzo[d]izoxazol-3-yletanénoximu vzorca C

N—0O
He M (C)
HON

1,7 g (8,7 mmol) zlGéeniny B, 0,6 g (8,7 mmol) hydroxidu
draselného a 40 ml etanclu sa zohrieva do varu pod spatnym
chladiéom podas 1 hodiny. Potom sa k reakénej zmesi prida
&alsich 0,6 g (8,7 mol) hydroxidu draselného a zmes sa dalej
zohrieva do varu pod spdtngm chladid¢om pocas 0,5 hodiny.
ReakCnd zmes sa ochladi, 2zriedi sa vodou a okyseli 10 %
roztokom kyseliny chlorovodikovej. Po extrakcii etylacet&tom
sa organickd faza premyje ~trikrdt vodou, raz nasytenym
roztokom chloridu sodného, vysuSi sa nad siranom sodnym a
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zahusti vo v&kuu. Produkt sa suspenduje v hexéne, izoluje sa
filtrdciou a vysusi, &im sa ziska zldéenina C g teplotou
topenia 195 -~ 197 °C.

DalSie = zldG&eniny uvedené v tabulkdach 3 az 7 sa mézZu
rovnako pripraVit vieobecne v stdlade s postupmivopisahYmi; V.
prikladoch P6 aZ P9. Skratka "cProp" v tabulkédch 3 az 7
znamend "cyklopropyl". Cisla uvedené v stipci "Fyzikédlne
Gdaje" znamenaji teplotu topenia. Kde je to uvedené, pismenéd
A a B oznacuju E/Z-izoméry.
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Tabulka 3
CHy0 -\ COOCH;
O’N
Zldcenina  RZ? R® Fyzikalne tdaje
3.1 CH; H 97-98°C
3.2 CH; 6-OCH; 113-115°C
3.3 CH; 6-OCH,(cProp-Cly(2,2)) 113-116°C
3.4 CH; 6-OCH,CgH,CF3(3) 138-140°C
3.5 CH; 6-OCH,CH=CH, 97-101°C
3.6 CH; 6-OCH,C=CH 127-130°C
3.7 CH; 6-OCH,C4H,CF4(4) 143-147°C
3.8 CH; 6-OCH,C4H,CF3(2) 128-131°C
3.9 CH; 5-OCH, 125-127°C
3.10 CH; 6-OCH,CH=CCl, 127-129°C
3.11A CH; 6-OCF,CHFCF, olej
3.11B CH; 6-OCF,CHFCF, olej
3.12 CH, 4-F 94°C
3.13 CH; 5-F 128-129°C
3.14 CH, 6-F 139°C
3.15 CH, 7-F 112°C
3.16 CH; 4-Cl
3.17 CH, 5-Cl 133-134°C
3.18 CH, 6-Cl
3.19 CH, 7-Cl
3.20 CH; 4-CH,
3.21 CH, 5-CH,
3.22 CH, 6-CH,
3.23 CH, 7-CH;
3.24 CH, 4-CF,
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ZlGCenina R2 R® Fyzikdlne ddaje

3.25 CH, s.CF, 137128°C
3.26A CH; 6-CF; | -~ 102°C
3.268 CH, 6-CF, 86°C
3.27 CH, 7-CF,

3.28 CH, 6-OCF,CHF, 97-98°C
3.29 CH; 6-OCF,CHFC

3.30 CH; 6-OCF,CHFBr

3.31 CH; 6-OCHF,

3.32 CH, 6-OCF,Br

3.33 CH, 6-OCF,

3.34 CH; 6-OCH(cProp-Bra(2,2))

3.35 CH, 6-OCH,(cProp-CH;(1)-F5(2,2))

3.36 CH, 6-OCH,C(CHy)=CH,

337 CH; 6-OCH,CH;

3.38 CH, 6-OCH,CH,CH;

3.39 CH, 6-OCH,CH,CH,CH;

3.40 CH; 6-0CH,C,H; |

3.41 CH, 6-OCH,C4HF(2) 121-124°C
3.42 CH; 6-0CH,CHF(3) 121-124°C
3.43 CH; 6-OCH,CH,F(4) 119-121°C
3.44 CH; 6-OCH,C4H,CI(2)

3.45 CH; 6-0CH,C4H,CI(3)

3.46 CH; 6-OCH,C4H,Ci(4)

347 CH; 6-OCH,C¢H,Br(4)

3.48 CH; 6-OCH,CqH,0CH;(4)

3.49 CH, 6-OCH,C4H;F»(2,6)

3.50 CH; 6-OCH,CgH;Fy(2,4)

3.51 CH; 6-OCH,CH3F(3.4)

3.52 CH;  6-OCH,CeH;Cly(2,6)

3.53 CH 6-OCH,CgH;Cla(2,4)

3.54 CH; 6-0CH,CgHCl5(3,4)

3.55 CH; 6-0C4H;

3.56 CH; - 6-OC¢H,Cl(4)
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ZldCenina  R® R® Fyzikdlne ddaje
3.57 CH; 6-OC4H,F(4)

3.58 CH; 6-OCzH,CN(4)

3.59 CH, 6-OC4H,OCH;(4)

3.60 CH; 6-OC4H,CF;(4)

3.61 C,H; H

3.62 C,H; 6-OCH,(cProp-Cly(2,2))

3.63 C,H; 6-OCH,C¢H,F(4)

3.64 cProp H

3.65 cProp 6-OCH,(cProp-Cly(2,2))

3.66 cProp 6-OCH,CH,F(4)

3.67 CN H

3.68 CN 6-OCH,(cProp-Cly(2,2))

3.69 CN 6-OCH,C4H,F(4)

3.70 CN 6-OCH,C5H,CF5(3)

3.71 CN 6-OCF,CHFCF;

3.72 CN 6-OCH,CH=CCl,

3.73 SCH, H

3.74 CF, H

3.75 CH; 6-OCH,C¢H3(CF3)(3,5) 143-150°C
3.76 CH, 6-OCH,C¢H, (terc.butyl) (4) 120-122°C
3.77 CH, 6-terc.butyl 129-131°C
3.78 CH, 6-OC,Hj 114-116°C
3.79 CH, 6-OisoC;H;,

3.80 CH; 6-Osek.C4Hy -

3.81 CH, 6-OC;Hy(n)

3.82 CH, 6-OC,Hy(iso)
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Tabufka 4
cr0 <N CO0Hs N-O
O’N\ O/RG
CH, nS
ZlGCenina R® R® Fyzikdlne ddaije
4.1 Cl CH; 175-176°C
a2 Cl CH,(cProp-Cl5(2,2)) 130-131°C
43 cl CH,C4H,F(4)
44 Cl CH,C4H,Cl(4)
4.5 c CH,C¢H,CF5(4)
4.6 Cl CH,C¢H,CF;(3) 170-171°C
4.7 Cl CH,CgH.CF5(2)
48 Cl CF,CHFCF; . 107-109°C
49 Cl CF,CHF,
4.10 Cl CHF,
4.11 Cl CF;
4.12 Br CH;
4.13 Br CHy(cProp-Cly(2,2))
4.14 Br CH,C¢H,F(4)
4.15 Br CH,C¢H,Cl(4)
4.16 Br CH,C¢H.CF5(4)
4.17 Br CH,C¢H,CF;(3)
4.18 Br CH,CgH,4CF3(2)
4.19 Br CF,CHFCF,
4.20 Br CF,CHF,
4.21 Br CHF,
4.22 Br CF;
4.23 F CH,C¢H F(4) 96-100°C
424 F CH,C¢H,CF5(3) 125-128°C
4.25 F CH,(cProp-Cly(2,2)) 131-134°C
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Tabulka 5

N-O

zlG&enina R® R® Fyzikdlne Gdaje
5.1 3-Cl H

5.2 3-Cl OCH;

5.3 3-Cl OCH(cProp-Clx(2,2))
5.4 3-Cl OCH,C¢H.CF3(3)
5.5 3-Cl OCH,CsH.F(4)

5.6 3-Cl OCH,CH=CF,

5.7 3-Cl OCF,CHFCF;

5.8 4Cl  H

5.9 4-Cl 'OCH;

5.10 4-Cl OCH,(cProp-Cl2(2,2))
5.11 4-Cl OCH,CgH,CF5(3)
5.12 4-Cl OCH,C4H.F(4)

5.13 4-Cl OCH,CH=CF,

5.14 4-Cl OCF,CHFCF;

5.15 5-Cl H

5.16 5-Cl OCH; :
5.7 5-Cl OCH,(cProp-Cly(2,2))
5.18 5-Cl OCH,C¢H,CF3(3)
519 5-Cl - OCH,C¢HF(4)

5.20 5-Cl OCH,CH=CF,

521 5-Cl OCF,CHFCF;

522 6-Cl H

5.23 6-Cl OCH,

5.24 6-Cl OCH,(cProp-Cly(2.2))
5.25 6-Cl OCH,C¢H(CF5(3)

5.26 6-Cl OCH,C¢H,F(4)
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ZlG¢enina R? R® Fyzikdlne ddaje
5.27 6-Cl OCH,CH=CF, .

5.28 - 6-Cl ~ OCF,CHFCF;
5.29 4-F H

5.30 4-F OCH;

5.31 4-F OCH,(cProp-Cl5(2.2))
5.32 &F OCH,C4H.CF;(3)
5.33 4F OCH,C¢H.F(4)

5.34 3- OCH,CH=CF,

5.35 4-F OCF,CHECF;

5.36 4-QCH; H

5.37 40CH;  OCH;

5.38 4-0CH;  OCH,(cProp-Cl5(2,2))
5.39 4-OCH;  OCH,C¢H,CF5(3)
5.40 4-OCH;  OCH,C¢H.F(4)

5.41 4-OCH;  OCH,CH=CF,

5.42 4-OCH;  OCF,CHFCF,

5.43 3-CH; H

5.44 3-CH; OCH;

5.45 3-CH; . OCH,(cProp-Cl5(2,2))
5.46 3-CH; OCH,C¢H.CF5(3)
5.47 3-CH; OCH,C¢H,F(4)

5.48 3-CH; OCH,CH=CF,

5.49 3-CH; OCF,CHECF,

550 6-CH; H

5.51 6-CHj OCH;

5.52 6-CH; OCH,(cProp-Clo(2,2))
5.53 6-CHj OCH,C¢H,CF5(3)
5.54 6-CH;, OCH,C¢H,F(4)

5.55 6-CH OCH,CH=CF,

5.5

56 6-CH, OCF,CHECF,
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Tabufka 6
0
CHy0 <y O “;'O
O'N\
e, (RS) n
ZlGCenina (R%)_ Fyzikalne tddaje
6.1 H 106-108°C
6.2 6-OCHj,
6.3 6-OCH,CH=CH,
6.4 6-OCF;
6.5 6-OCHF,
6.6 6-OCF,Cl
6.7 | 6-OCF,Br |
6.8 4F 113°C
6.9 5-F 168-169°C
6.10 6-F ' 121°C
6.11 7-F : 105°C
6.12 4-Cl
6.13 5-Cl
6.14 6-Cl
6.15 7-Cl
6.16 4-metyl
6.17 , - 5-metyl
6.18 6-metyl
6.19 7—me£yl
6.20 6-terc.butyl
6.21 ~ 6~cyklopropyl
6.22 6-fenyl
6.23 5,6:Cly
6.24 5-F,6-0-metyl

6.25 5-Cl,6-0O-metyl



51

z1lGCenina (R®)_ Fyzikdlne udaje

626 - 5,7-(metyl)_

6.27 4-CF, )

6.28 5-CF; . ‘ olej (E/Z-zmes)
6.29 6-CF; - 9%6°C

6.30 7-CF5

6.31 6-OC,Hs

6.32 6-OC3H;(n)

6.33 6-OC,Hy(n)

6.34 | 6-OC,H, (sek. )



z
cr0 \7/U_ NHCH,
™ J (F‘\% n |
ZlGCenina 2 (RE‘)n Fyzikalne Gdaje
7.1 0 H 128°C
7.2 S H 41°C
7.3 $=0 H 162°C
7.4 o) 6-OCH;
7.5 S 6-OCHj
76 0 6-OCH,CH=CH,
7.7 S 6-OCH,CH=CH,
7.8 o) 6-OCF;
7.9 S 6-OCF;
7.10 0 6-OCHF,
7.11 S 6-OCHF,
7.12 o 6-OCF,Br
7.13 S 6-OCF,Br
7.14 0 6-0OCF,Cl
7.15 S 6-OCF,Cl
7.16 o) 4-F 126°C
7.17 S 4-F ‘ .
718 0 5.F 158-160°C
719 S 5-F 133-134°C
7.20 S=0 5-F "
7.21 0 6-F 145°C
7.22 S 6-F 118°C
7.23 S=0 6-F -
7.24 0 7-F 136°C
7.25 S 7-F 103°C
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ZlGéenina Z (R%)_ Fyzik&lne ddaje
7.26 0 acl
7.27 S 4-Cl
7.28 0 5-Cl 156-158°C
7.29 S 5-Cl 121-122°C
7.30 $=0 5-Cl
7.31 0 6-Cl
732 S 6-Cli
7.33 S=0 6-Cl
7.34 0 7-Cl
7.35 S 7-Cl
7.36 6] 4-CH;
7.37 S 4-CH;
7.38 O 5-CH;
7.39 S 5-CH;
7.40 0 6-CH;
7.41 S 6-CH;
7.42 0 7-CH;
7.43 S 7-CH;
7.44 0 6-terc.butyl
7.45 S 6-terc.butyl
7.46 o} 6-cyklopropyl
7.47 S 6-cyklopropyl
7.48 o] 6-fenyl
7.49 S 6-fenyl
7.50 0 5,6-Cly
751 S 5.6-Cl,
7.52 0 S-F, 6-OCH3
7.53 S 5-F, 6-OcH,
7.54 0 5-Cl, 6-0CH,
7.55 S 5-Cl, 6-OCH3
7.56 0 5,7-(CH;),
7.57 S 5,7{CH;),
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ZlGéenina Z (R®)_ Fyzikdlne ddaje
7.58 0 4-CF,
7.59 S | 4-CFy
7.60 0 5-CF; 121-122°C (E,Z-izomér)
7.61 0 5-CF; 185°C (E,E-izomer)
7.62 S 5-CF3 136°C (E,Z-izcmér)
7.63 S 5-CF; 98-100°C (E,E-izomer)
7.64 S=0 5-CF;
7.65 0 6-CF, 143°C
7.66 S 6-CF; 130°C
7.67 $=0 6-CF;
7.68 0 7-CF;
7.69 S 7-CF3
7.70 0 6-OC,H;
7.71 S 6-0OC,H;
7.72 0 6-0C;H(iso)
7.73 S 6-OC3H;(iso)
7.74 0 6-OC4Hy (terc.)
7.75 S 6-OC4Hy (terc.)
7.76 $=0 6-0OC3H(is0)
7.77 0 6-0C;H;(n)
7.78 S 6-OC3Hy(n)
7.79 $=0 6-OC3Hz(n)
7.80 o] 6-OC4Hy (sek.)
7.81 S 6-OC4Hy (sek. )
7.82 - 5=0

6-OC,Hy (sek.)



@

55

Priklady formuldcii (uvddzané percentd si percentd hmotnostné,
uvadzané pomery si hmotnostné pomery)

Priklad F1

"Emulgovatelné koncentréity abb

G¢innd latka 25% 40% 50%
dodecylbenzénsulfonidt védpenaty 5% 8% 6%
polyetoxylovany ricinovy olej (obsahu-

jici 36 mol etylénoxidu) 5% - -
polyetoxylat tributylfenolu

(obsahujici 30 mol etylénoxidu) - 12% 4%
cyklohexanén v - 15% 20%
zmes xylénov 65% 25% 20%

Jemne rozomletd U¢innd latka a aditiva sa zmiesSaja, ¢im
sa ziska emulgovateIny koncentrat 2z ktorého sa méZe zriedenim

vodou pripravit emulzia FubovoInej poZadovanej koncentricie.

\

Priklad F2
Roztoky
a) b) c) d)

G¢éinnéd 1l4atka 80% 10% 5% 95%
2—metoxyeténol 20% - - -
polyetylénglykol s molekulovou

hmotnostou 400 - 70% - -
N-metyl-2-pyrolidén . - 20% - -
epoxidovany kokosovy olej - - 13 5%
benzinov4d frakcia s teplotou varu

160 - 190 °C - - 94% -

Roztok, ktory je vhodny pre pouzitie vo forme
mikrokvapécok sa ziska zmieSanim Jjemne rozomletej G¢innej
latky a aditiv.
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Priklad F3
Granulaty

a) b) c) d)
Ga¢innd léatka 5% 10% 8% 21%
kaolin . 94% - 79%  54%
‘vysokodisperzny -oxid kremi&ity 1% - 13% 7%
atapulgit - 90% - 18%

U¢innd 1latka sa rozpusti v dichlérmetédne, roztok sa

nastrieka na nosié a rozpistadlo sa nédsledne odpari vo vakuu.

Priklad F4
PoprasSe

a) b)
ac¢innéd léatka 2% 5%
vysokodisperzny oxid kremicity 1% 5%
mastenec 97% -
kaolin ‘ - 90%

Poprase vhodné pre okamZité pouZitie sa ziskaji zmieSanim
G¢innej 1latky s nosicémi.

Priklad F5

Zm&cCateIné prasky

u¢innd l4atka 25% 50% 75%
lignosulfondt sodny 5% 5% -

.laurylsulfét sodny _ 3% - 5%
diizobutylnaftalénsulfonat sodny - 6% 10%
polyetoxyl&t oktylfenolu (obsahu-

jici 7 - 8 mol etylénoxidu) - 2% -

vysokodisperzny oxid kremicity 5% 10% 10%
kaolin 62% 27% -

U&innd 1l4tka sa 2zmieSa s aditivami a zmes-sa'dékladne
rozomelie vo vhodnom mlyne, ¢&im sa ziskaja zm&CateIné préasky,

z ktorych sa méZu 2zriedenim vodou ©pripravit suspenzie
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Tubovornej poZadovanej koncentricie.
Priklad F6
EmulgovateIny koncentrat

acinnd latka 10%
oktylfenoxy-polyetoxyetanol (obsahu-

(8]
oe

Jjici 4 - 5 mol etylénoxidu)

W
o

dodecylbenzénsulfonat vapenaty
polyetoxylovany ricinovy olej

(obsahujici 36 mol etylénoxidu) 4%
cyklohexanén 30%
zmes xylénov '50%

Jemne rozomletd GCinnd latka a aditiva sa zmieSajd, cim
sa ziska emulgovatelny koncentrit, z ktorého sa mézZu pripravit
emulzie IubovoInej'pQZadovanej koncentréacie.

Priklad F7

Poprase

a) b)
kombindcia (1 : 2) 5% 8%
mastenec 95% -
kaolin - 92%

Poprase vhodné na okamZité pouZitie sa ziskaji zmieSanim
 G&innych 1l4tok s nosidom a rozomletim zmesi vo vhodnom mlyne.

Priklad F8

Vytlacany granulét

kombindcia (1 : 3) 10%
lignosulfonit sodny 2%
karboxymetylceluléza 1%

kaolin 8

~)
o
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U&inné latky sa zmie$aji s aditivami, zmes sa rozomelie a
navlhCéi vodou. Tédto zmes sa extruduje, granuluje a nasledne sa
ususi v prude vzduchu.

Priklad F9

Obalovany granulat

kombindcia (1 : 1) 3%
polyetylénglykol s molekulovou hmotnostou 200 3%
kaolin 94%

Jemne rozomleté Géinné 1latky sa v mieSadke rovnomerne
nanesd na kaolin navlhéeny polyetylénglykolom, &im sa ziska
neprasivy obalovany granulédt.

Priklad F10

Suspenzn?'koncentrét

kombindcia (2 : 1) 40%
etylénglykol 10%
nonylfenoxy-polyetoxyetanol (obsahujici
15 mol etylénoxidu) 6%
lignosulfonat sodny 10%
karboxymetylceluléza ' 1%
37% vodny roztok formaldehydu 0,2%
silikénovy olej vo forme 75% vodnej emulzie 0,8%
. voda o : . o 32%

Jemne rozomletd& GcEinnd l&tka a aditiva sa zmieSajd, ¢im
sa 2ziska suspenzny koncentrit, z ktorého sa méZe zriedenim
vodou pripravit suspenzia IubovoInej poZadovanej koncentricie.

Biologické priklady

A) Mikrobicidne pdsobenie
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Priklad B1
PGsobenie proti Phytophthora infestans na paradajk&ch
a) Kurativne pdésobenie

Rastliny paradajky odrody "Roter Gnom" sa pestuji podas
troch tyzdfiov, potom sa postriekaji suspenziou zoospér huby a
inkubujd vo vlhkej komore pri teplote 18 aZ 20 °'C v atmosfére
nasytenej vlhkostou. Zvlhdovanie sa po 24 hodinach prerusi.
Potom ako rastliny uschni, postriekaji sa zmesou pripravenou
zo zmacatelného présku obsahujliceho testovand zlGEeninu s
koncentrdaciou 200 ppm. Potom ako tento postrek uschne, vratia
sa rastliny na dobu Styroch dni naspiat do klimatizovanej
komory. Poget a velkost typickych Skvfn na listoch,
vyskytujicich sa po tejto dobe, slaZia ako indik&tory pre

stanovenie G¢innosti testovanych zlaGdenin.
'b) Preventivne systémové pdsobenie

U¢innd 1l4atka, formulovanid ako zZmacateIny préasok, sa v
koncentrédcii 600 ppm (vztahujice sa na objem pédy) aplikuje na
povrch pddy obsahujicej tri tyZdne staré rastliny paradajky
odrody "Roter Gnom". Po uplynuti troch tyZdiiov sa spodné casti

listov rastlin postriekajd suspenziou zoospér  huby
Phytophthora infestans. Rastliny sa potom umiestnia na dobu 5
dni do postrekovacej komory s teplotou 18 - 20 °‘Ca s

atmosférou nasytenou vlhkostou. Podet ‘a veIkost typickych
SkvEn na listoch, vyskytujicich sa po tejto dobe, sldZia ako
indikatory pre stanovenie G&innosti testovanych zlaéenin.

Zatial Co neoSetrené ale infikované kontrolné rastliny
vykazujad 100% napadnutie chorobou, je napadnutie chorobou v
obidvoch testoch pomocou zlddenin z tabuliek 3 aZ 7, najmi za
pouZitia zlGéenin 3.1, 3.2, 3.5, 3.13, 3.17, 3.28, 3.78, 3.82, -
7.1, 7.18, 7.28, 7.71, zniZené na -20% alebo menej.
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Priklad B2

PGsobenie proti Plasmopara viticola (Bert. a Curt.) (Berl. a
DeToni) na vinnej réve

a) Rezidudlne preventivhé pdscbenie

Rezky vinnej révy odrody "Chasselas" sa pestuji v
skleniku. 3 rastliny sa v $tddiu 10 1listov postriekaja
postrekovou zmesou obsahujicou GEinnd latku v koncentrdcii
200 ppm. Po uschnuti postreku sa spodnd strana listov rastlin
rovnomerne infikuje suspenziou spér huby. Rastliny sa potom
umiestnia na 8 dni do vlhkej komory. Po uplynuti tejto doby si
na kontrolnych rastlindch 3jasne vyvinuté symptémy choroby.
Pocet a velkost infikovanych oblasti na neoZetrenych
rastlindch sldZi ako indik&tor G€innosti testovanych zld&enin.

b) Kurativne pésobenie

Rezky vinnej révy odrody "Chasselas" sa pestuji v
skleniku a v Stadiu 10 1listov sa spodnd strana listov
postrieka suspenziou spér Plasmopara viticola. Rastliny sa
umiestnia na 24 hodin do vlhkej komory a potom sa postriekaija
postrekovou zmesou obsahujlcou d&innd 1l&tku v koncentricii
200 ppm. Rastliny sa potom umiestnia na d&alSich 7 dni do
vlhkej komory. Po uplynuti tejto doby vykazuji kontrolné
rastliny symptémy choroby. PoCet a velkost infikovanych
oblasti na neoSetrenych rastlindch sldZia ako indikéator
Géinnosti testbvanych zld&enin. |

V porovnani s kontrolnymi rastlinami vykazuja rastliny,
‘ktoré boli oSetrené zldGeninami vSeobecného vzorca I, 20%

alebo niZSie napadnutie chorobou.

Priklad B3

Pdsobenie proti Pythium debaryanum na cukrovej repe (Beta
vulgaris) ‘



61

a) Posobenie po pddne]j aplikécii

Huba sa kultivuje na sterilnych obilkédch ovsa a prida sa
ku zmesi pddy a piesku. Takto infikovanou pédou sa naplnia
kvetinade, do ktorych sa potom =zaseji semend cukrovej repy.
OkamZite po' zasiati sa péda zaleje vodnou suspenziou
obsahujicou 20 ppm GEinnej 1latky, vztahujGce sa na objem
pddy, pripraveni zo zmdCateIného pr&sku obsahujiceho testovani
zldCeninu. Potom sa kvetin&Ce umiestnia na dobu 2 aZ 3 tyzZdiov
do sklenika s teplotou 20 - 24 °C. Pdda sa po celd dobu
pomocou kontinudlneho mierneho postreku vodou udrziava
rovnomerne vlhk&. Vyhodnotenie testu sa uskutoéni pozorovanim
vzchadzania rastlin cukrovej repy a stanovenim po&tu zdravych
a chorych rastlin.

b) PSsobenie po moreni semien

Huba sa kultivuje na sterilnych obilkdch ovsa a prid4 sa
ku zmesi pddy a piesku. Takto infikovanou pdédou sa naplnia
kvetin&Ce, do ktorych sa zaseji semend cukrovej repy, Kktoré
boli oSetrené testovanou zlGéeninou v ddvke 1000 ppm GEinnej
latky, vztahujice sa na hmotnost semien, formulovanej ako
obalovaci prdSok. Potom sa kvetindde so semenami umiestnia na
dobu 2 aZ 3 tyzZdinov do sklenika s teplotou 20 - 24 °C. Péda sa
pomocou mierneho postreku vodou udrZiava rovnomerne vlhka.
Vyhodnotenie testu sa uskutoéni pozorovanim vsch&dzania

rastlin cukrovej repy a stanovenim po&tu zdravych a chorych
rastlin. '

Po oSetreni zldceninami v3eobecného vzorca I, najma
zliCeninami 3.1, 3.2, 3.5, 3.6, 3.28, 7.1, 7.18,:7.28, 7.71,
vschadza viac ako 80% rastlin a maji zdravy vzhlad. V
kontrolnych kvetin&Coch vschiddzaji iba izolované rastliny
nezdravého vzhladu.

Priklad B4

Reziduédlne ochranné pdsobenie proti Cercospora arachidicola na
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podzemnici olejnatej

Rastliny podzemnice olejnatej o vySke 10 aZz 15 cm sa
postrekuji aZz do okamZiku, ked dochadza k odkvapavaniu
postreku, vodnou postrekovou  zmesou obsahujicou Géinnd
»zlﬁéeninu v koncentracii 0,02% a o-48-hbdin neskér sa infikujad
suspenziou konidii huby. Infikované rastliny sa inkubujd poc&as
72 hodin pri teplote pribliZne 21 °C a vysokej atmosferickej
vlhkosti a potom sa umiestnia do sklenika aZ do chvile, ked sa
vytvoria typické Skvrny na listoch. Vyhodnotenie fungicidneho
pSsobenia sa uskutoéni 12 dni po infekcii na z&klade podtu
a velkosti sSkv¥n.

Z1GCeniny vSeobecného vzorca I spdsobuji obmedzenie Skvfn
na listoch na menej ako pribliZne 10% plochy listov. V
niektorych pripadoch je choroba kontrolovand duplne (0 - 5%
napadnutia chorobou).

Priklad BS
PSsobenie proti Puccinia graminis na pSenici
a) Rezidudlne ochranné pdsobenie

6 dni po vysiati sa rastliny pSenice postriekaji aZ do
stavu, ke®d dochadza ku odkapadvaniu postreku, vodnou
postrekovou zmesou obsahujicou testovani zlddeninu v
koncentréacii 0,02% a o 24 hodin neskdr sa infikujd suspenziou
uredospdr . huby. Po inkubadnej dobe 48 hodin pri 95 aZz 100%
relativnej vzduSnej vlhkosti a teplote 20 °C sa rastliny
umiestnia do sklenika s teplotou 22 °C. 12 dni po infekcii sa
vyhodnoti thvéranie pustul hrdze. ‘

b) Systémové pdsobenie
5 dni po vysiati sa k rastlindm pSenice naleje vodna

postrekovad zmes testovanej zlGCeniny v mnoZstve 0,006% G&innej
latky, vztahujice sa na objem pddy. Dava sa velky pozor na to,
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aby postrekovd zmes neprisla do styku s nadzemnymi Gastami
rastlin. O 48 hodin neskér sa rastliny infikujd suspenziou
uredospér huby. Po inkubanej dobe trvajicej 48 hodin pri 95
az 100% relativne] atmosferickej vlhkosti a teplote 20 °C sa
rastlihy'umiestnia» do sklenika pri 'teploté 22 "C. 12 dni po
infekcii sa vyhodnoti vytvéfénie pustul hrdze. |

2laC€eniny vSeobecného vzorca I, 2v1ast z tabulky 1, najmi
zliceniny 3.1, 3.2, 3.5, 3.13, 3.17, 3.28, 3.78, 3.82, 7.1,
7.18, 7.28, 7.70, 7.76, spdésobujd vyrazné zniZenie napadnutia
hubou, v niektorych pripadoch na 10 aZ 0%.

Priklad Bé6

Pdsobenie proti Pyricularia oryzae na rastlindch ryze
a) Rezidudlne ochranné pdsobenie

Rastliny ryZe sa kultivuji po dobu dvoch tyZdiov a potom
sa postriekaji aZ do stavu, ked dochadza ku skapavaniu
postreku, vodnou postrekovou zmesou obsahujicou 0,02%
testovanej zlaGCeniny. O 48 hodin neskdr sa oSetrené rastliny
infikuja suspenziou konidii huby. Napadnutie hubou sa
vyhodnoti 5 dni po infekecii, pricom sa v priebehu tejto doby
udrZziava relativna vzduSn& vlhkost 95 aZ 100% a teplota 22 °C.

b) Systémové pdsobenie

Ku dva tyZdne starym rastlindm ryZe sa naleje vodna
postrekova zmes testovanej zliaCeniny v mnoZstve 0,006% G&innej
latky, vztahujice sa na objem pédy. Dava sa velky pozor na to,
aby postrekovd zmes neprisla do styku s nadzemnymi &astami
rastlin. KvetindCe sa potom naplnia vodou v takom mnoZstve, Ze
najniZsSie casti stebiel rastlin ry3Ze stoja vo vode. Po 96
hodindch sa oSetrené rastliny ryZe infikuji suspenziou
konidii huby. Napadnutie hubou sa vyhodnoti po inkubécii
infikovangch rastlin po dobu 5 dni pri relatfivnej vzduinej
vlhkosti 95 aZ 100% a teplote pribliZne 24 °cC. ‘
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Z1liCeniny vSeobecného vzorca I podstatne inhibujd rozvoj
choroby na infikovanych rastlinéch.

Priklad B7

' Rezidudlné ochranné pdsobenie proti Venturia inaequalis na
vyhonkoch jabloni

Jablofiové rezky s cCerstvymi v¢ghonkami s diZkou 10 az
20 cm sa postriekajd postrekovou zmesou obsahujicou 0,02%
G¢éinnej latky, pripravenou zo zm&catelného praiku obsahujiceho
testovani zld¢eninu. O 24 hodin neskoér sa rastli- ny infikuja
suspenziou konidii huby. Rastliny sa potom inkubuji po dobu
5 dni pri relativnej vzdusSnej vlhkosti 90 aZ 100% a na dalSich
10 dni sa umiestnia do sklenika pri teplote 20 aZ 24 °C.
Napadnutie chrastavostou sa vyhodnoti 15 dni po infekcii.

Z1ld4¢eniny vsSeobecného vzorca I z jednej z tabuliek 3 aZ 7
vykazuji podstatne dlhodobé pdsobenie proti chrastavosti..

Priklad BS
Pdsobenie proti Erysiphe graminis na jaémeni
a) Rezidudlne ochranné pdsobenie

Rastliny jaCmena o vy3ke pribliZne 8 cm sa postriekaja az
do stavu, ked doch&dza ku odkvapivaniu postreku, postrekovou
zmesou obséhujﬁcou 0,02% GEinnej latky, a oSetrené rastliny sa
©0 3 aZ 4 hodiny neskér popraSia konidiami huby. Infikované
rastliny sa umiestnia do sklenika s teplotou pribliZne 22 °C
a napadnutie hubou sa vyhodnoti 10 dni po infekcii.

b) Systémové pdsobenie
K rastlindm jacmefia s vySkou pribliZne 8 cm sa naleje

vodna postrekovd zmes testovanej zldceniny v mnoZstve 0,002%
Géinnej 1latky, vztahujice sa na objem pddy. D&va sa VvelIky
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pozor na to, aby postrekova zmes neprisSla do styku s
nadzemnymi castami rastlin. O 48 hodin neskdr sa oSetrené
rastliny poprdSia konidiami huby. Infikované rastliny sa potom
umiestnia do sklenika s teplotou pribliZne 22 C a napadnutie
hubou sa vyhodnoti 10 dni po infekcii.

ZliCeniny vSeobecného vzorca I z tabuliek 3 aZ 7, najma
zl4c¢eniny 3.1, 3.17, 3.78, 3.82 a 7.76 sua schopné znizZit

napadnutie chorobu na menej ako 10%, v niektorych pripadoch
dokonca takmer Gplne.

Priklad B9

Pésobenie proti Podosphaera leucotricha na vyhonkoch jabloni

- Rezidudlne ochranné pdésobenie

Jablofiové rezky s Cerstvymi vvhonkami s diékou pribliZne
15 cm sa postriekaji postrekovou zmesou obsahujicou 0,06%
testovanej zlGéeniny. O 24 hodin neskdr sa rastliny infikuja
suspenziou konidii huby a potom sa umiestnia do vlhkej komory
s relativnou vzdusSnou vlhkostou 70% a teplotou 20 °C.
Napadnutie hubou sa vyhodnoti 12 dni po infekcii.

ZltGCeniny vSeobecného vzorca I obmedzujd napadnutie
chorobou na menej ako 20%. Napadnutie kontrolnych rastlin
predstavuje 100%.

Priklad B10
Pdsobenie proti Botrytis cinerea na jablk&ch
Rezidudlne ochranné pésobenie

Umelo podkodené jablkd sa oSetria nakvapkanim postrekovej

zmesi obsahujicej 0,02% testovanej zlGEeniny na poskodené

miesta. OSetrené plody sa potom inokulujd suspenziou spér huby
a inkubuji po dobu jedného tyZdiia pri vysokej vzdusnej
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vlihkosti a teplote pribliﬁne 20 °C. PFungicidna AGc&éinnost
testovanej zldCeniny sa stanovi 2z pocdtu poskodengch miest
napadnutych hnilobou. '

_ ZIucenlny vSeobecného vzorca I 2z tabuliek 3 az 7 su
schopne Gplne inhibovat hnitie. ' ' '

Priklad B1l1
PSsobenie proti Helminthosporium gramineum

Zrnd pSenice sa kontaminuji suspenziou spér huby a
nechaji sa uschniGt. Kontaminované zrnd sa oSetria suspenziou
testovanej latky v mnoZstve 600 ppm G&innej latky, vztahuijtce
sa na hmotnost semien. O dva dni neskér sa zrnd umiestnia na
misky s agarom a o Styri dni neskdr sa vyhodnoti vytvaranie
kolénii huby okolo zfn. Zhodnotenie testovanej zluceniny sa
uskutocni stanovenim poétu a velkosti kolénii.

Niektoré =zo 2zladenin vSeobecného vzorca I sd velmi
G¢inné, t.j. inhibuja kolénie huby.

Priklad B12
PSsobenie proti Colletotrichum lagenarium na uhorkéach

Rastliny uhoriek sa pestujd po dobu 2 tyZdfiov a potom sa
postriekaji postrekovou zmesou testovanej zlGCeniny s .
Koncentriciou 0,002%. O dva dni neskédr sa rastliny infikuja
suspenziou spér huby, obsahujlicou 1,5 x 10° spér/ml, a
inkubuji sa pocas 36 hodin pri teplote 23 -‘C a vysokej
vzdusSnej vlhkosti. V inkubdcii sa potom pdkraéuje pri
normdlnej vzdusnej vlhkosti a pri teplote pribliZne 22 - 23
‘C. Napadnutie sa vyhodnoti 8 dni po infekcii. Napadnutie
neoSetrenych a infikovanych kontrolnych rastlin predstavuje
100%.,

Niektoré 2zo zlGCenin vSeobecného vzorca I, najmé
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zliCeniny 3.1 a 3.17, inhibujd napadnutie chorobou takmer
dplne.

Priklad B13
Pésobenie proti Fusarium nivale na Zite

Zito odrody Tetrahell, infikované prirodzene Fusarium
nivale, sa namori testovanym fungicidom s pouZitim valcovej
mieSadky pri pouZiti koncentrdcii 20 alebo 6 ppm uEinnej
latky, vztahujice sa na hmotnost semien.

Za pouZitia mechanického sejacieho stroja sa infikované a
oSetrené Zito vyseje v oktébri na pole na parcelky s dlzkou
3 m so 6 riadkami semien. Pre kaZda koncentriciu sa uskutoénia
3 opakovania.

~AZ do vyhodnotenia napadnutia chorobou sa rastliny
pestuja za normdlnych poInych pcdmienok (vyhodne v bblasti s
kompletnou snehovou pokryvkou pocas zimnych mesiacov).

Na stanovenie fytotoxycity sa na jesefi zhodnoti vych&dza-
nie semien a hustota a odnoZovanie rastlin na jar.

Uéinnost sa stanovi sé&itanim percenta rastlin infikova-
nych Fusariom na Jjar bezprostredne po roztopeni sa snehu.
PoCet infikovanych rastlin predstavoval v tomto pokuse menej
ako 5 %. Rastliny, ktoré vziSli, mali zdravy vzhIad.

Priklad Bl4
Pdsobenie proti Septoria nodorum na psenici

Rastliny pSenice v §&taddiu 3 1listov sa postriekaja
postrekovou zmesou pripravenou zo zmd&atelného préasku

obsahujdceho testované zlaéeniny (2,8 : 1) v aplikaénej davke
60 ppm.



Po uplynuti 24 hodin sa oSetrené rastliny infikuja
suspenziou konidii huby. Potom sa rastliny inkubujd podas 2
dni pri relativnej vzdusSnej vlhkosti 90 - 100 % a nasledne sa
umiestnia do sklenika pri teplote 20 - 24 °C na ®alSich 10
dni. O 13 dni neskér sa zhodnoti napadnutie hubou. Bolo
napadnuté menej ako 1'% rastlin pSenice.

Priklad B15
P6sobenie proti Rhizoctonia solani na ryZi
a) Ochrannd miestna aplikdcia do pédy

K rastlindm ryZe starym 10 dni sa naleje suspenzia
(postrekova zmes) pripravena z formulédcie testovanej
zliCeniny, bez toho aby doSlo ku kontamindcii nadzemnych &asti
rastlin. O tri dni neskdér sa rastliny infikuji umiestnenim
stebla jacmenia infikovaného Rhizoctonia solani medzi rastliny
ryZze v KaZdom kvetindCi. Rastliny sa inkubuja poc&as 6 dni v
komore s riadenymi podmienkami prostredia pri dennej teplote
29 °C, nocnej teplote 26 °C a 95 % relativnej vzdusnej
vlhkosti. Potom sa vyhodnoti napadnutie hubou. Je infikované

menej ako 5 % rastlin ryZe. Rastliny maji zdravy vzhlad.
b) Ochrannd miestna listovd aplikAacia

Rastliny ryZe staré 12 dni sa postriekaji suspenziou
pripravenou 2z formuldcie testovanej zldeniny. O jeden den
neskér sa uskutodéni -infekcia umiestnenim stebla " jamefia
infikovaného Rhizoctonia solani medzi rastliny ryZe v kaZdom
kvetinaci. Rastliny sa inkubulji podas 6 dni v komore s riade-
nymi podmienkami prostredia pri dennej teplote 29 °C, noé&nej
teplote 26 °C a 95 % relativnej vzdusSnej vlhkosti a potom sa
uskutoéni vyhodnotenie napadnutia hubou. Napadnutie

neosSetrengch a infikovanych kontrolnych rastlin predstavuje
100 %.

Niektoré zo zlGéenin vSeobecného vzorca I celkom inhibuji
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napadnutie chorobou.

B. Insekticidne pésobenie
Priklad B;G‘

Pdsobenie proti Aphis craccivora

Klic¢iace rastliny hrachu sa infikujd voskami Aphis cra-
ccivora, nasledne sa postriekaji  postrekovou zmesou
obsahujucou 100 ppm testovanej zlaeniny a potom sa inkubuijad
pri teplote 20 °C. Vyhodnotenie sa uskutoéni o 3 aZ 6 dni
neskdr. Percento redukcie populdcie (percento usmrtenia) sa
stanovi porovnanim poltu mftvych voSiek na oSetrenych a
neosSetrenych rastlin&ach.

ZlGCeniny 2z tabuliek 3 aZ 7 sG v tomto teste velmi
G¢inné. Najmd zldCenina 3.2 vykazuje G&innost viac ako 80 %.

Priklad B1l7
Pdsobenie proti Diabrotica balteata

Kliciace rastliny kukurice sa postriekaji vodnou emulznou
postrekovou zmesou obsahujicou 100 ppm testovanej zla&eniny.
Po zaschnuti postreku sa na kliciace rastliny kukurice nasadi
10 lariev Diabrotica balteata v &tadiu L_ a nasledne sa
uniestnia do plastovej nadoby. Vyhodnotenie sa uskutoéni o 6
dni neskOr. Percento redukcie populdcie (percento usmrtenia)
sa stanovi porovnanim poctu lariev, ktoré preZili na

oSetrenych a neosSetrenych rastlinéach.
Z1lGEeniny 2z tabuliek 3 aZ 7 st v tomto teste velmi
G¢inné. Najmd zlaCeniny 3.1 a 3.3 vykazujd GEinnost viac ako

80 %.

Priklad B18
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Pésobenie proti Heliothis virescens

Mladé rastliny séje sa postriekaji vodnou emulziou
postrekovej zmesi obsahujicej 100 ppm testovanej_zlﬁéeniny..Po
zaschnuti postreku sa. na rastliny séje nasadi 10 hdsenic
'Heliothis virescens v &tadiu prvého instaru a nasledne sa
umiestnia do plastovej nddoby. Vyhodnotenie sa uskutodni o 6
dni neskdr. Percento redukcie populdcie (percento usmrtenia)
sa stanovi porovnanim podtu mftvych hisenic a posSkodenim
pozerom na oSetrenych a neosetrenych rastlinéach.

ZlGCeniny z tabuliek 3 aZ 7 si v tomto teste velni

- r

inné. Najmd zlGEenina 3.2 vykazuje déinnost viac ako 80 %.

o

Priklad B19
PSsobenie proti Spodoptera littoralis

Mladé rastliny séjé sa postriekajdi vodnou emulznou
postrekovou zmesou obsahujicou 100 ppm testovanej zldceniny.
Po zaschnuti postreku sa na rastliny séje nasadi 10 hdsenic
Spodoptera littoralis v Stadiu L, a nasledne sa umiestnia do
plastovej nadoby. Vyhodnotenie sa uskutodni o 3 dni neskér.
Percento redukcie populdcie (percento usmrtenia) sa stanovi
porovnanim poctu mftvych hisenic a poskodenia poZerom na
oSetrenych a neosSetrenych rastlinéich.

Zlaceniny 2z tabuliek 3 aZ 7 s v tomto teste velmi
acinné. Najmé'zlﬁéeniny 3.1, 3.2 a 3.3 vykazujd G&innost viac
ako 80 %.

C. Akaricidna G&innost
Priklad B20

PSsobenie proti Tetranychus urticae

Na mladé rastliny fazule sa nasadi zmieSan4 populédcia
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Tetranychus wurticae a o defi neskdr sa postriekaji vodnou
emulznou postrekovou zmesou obsahujicou 100 ppm testovanej
zl4dCeniny. Rastliny sa potom inkubujd po dobu 6 dni pri
teplote 25 °C a nésledne sa uskutoéni vyhodnotenie. Percento
redukcie populdcie (percento usmrtenia) sa stanovi porovnanim
podtu mftvych vajidok, lariev a dospelych jedincov ha
oSetrenych a neosSetrenych rastlinéach.

Zldceniny z tabuliek 3 aZ 7 vykazujd v tomto teste dobra

Géinnost. Najmd zldEeniny 3.1, 3.2 a 3.3 vykazujd Géinnost
viac ako 80 %.

bist
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PATENTOVE NAROKY

1. Benzizoxazolovy derivat vSeobecného vzorca I

| (1)

v ktorom

a) X predstavuje skupinu CH,

[S)

znamend atém kyslika, a
W predstavuje skupinu OR*, alebo

b) X predstavuje atém dusika,

N

znamend atém kyslika, a
predstavuje skupinu OR*, alebo

c) X predstavuje atém dusika,
Z znamend atdédm kyslika, atém siry alebo sulfoxidovi
skupinu, SO, a. -
W predstavuje skupinu NHR*, a

R* znamenid alkylovd skupinu s 1 az 4 atémami uhlika,
alkenylovi skupinu s 3 aZ 4 atémami uhlika alebo
alkinylova skupinu s 3 aZ 4 atémami uhlika,

R® predstavuje atém vodika, alkylovid skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovd skupinu, akoxymetylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika Vv alkoxylovej Casti, alkoxyskupinu s 1 aZ
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4 atémami uhlika, alkytioskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezdvisle na sebe znamenajd vZidy atém vodika,

RS

RS

alkylovid -skupinu:Sjllgaz 4_ét6mami uhlika, alkoxyskupinu |

s 1 aZ 4 atémami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovd skupinu, trifluérmetylovi
skupinu alebo atém halogénu,

m& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 az 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovana
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pricom jej
substituenty sG vybrané 2zo sidboru zahffiajiceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atémy halogénov, alebo

dalej predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu, skupinu XRS,

fenylovﬁ skupinu alebo chlérfenylovi skupinu,

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)0 s 1 aZ 4 atémami uhlika,
skupinu S(0)_, skupinu S(0)_ (alkylén) s 1 aZ 4 atdmami
uhlika, skupinu (alkylén)s(0) s 1 aZ 4 atémami uhlika,
alebo alkylénova skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

m& hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu’ s i aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylovi@ skupinu s 1 aiZ 6 atdmami wuhlika,
cykloalkylovi  skupinu s 3 az 6 atémami uhlika,
kyanoskupinu, skupinu alkylén-Si(alkyl)_ s 1 aZ 4 atémami
uhlika v alkylénovej Casti a 1 aZ 4 atdmy uhlika v kaZdej
alkylovej &asti, alkenylovi skupinu s 2 aZ 6 atémami
uhlika alebo alkinylovi skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,
pricom vSetky tieto skupiny s vZdy nesubstituované alebo
substituované Jjednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono- aZ pentasubstituovani arylovi alebo heterocyklylovi
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skupinu, pricom substituenty st vybfané 20 siboru
zahfhajliceho atémy halogénov, alkylové skupiny s 1 aZ 6
atémami uhlika, halogénalkylové skupiny s 1 aZ 6 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénal-
koxyskupihy s 1 az 6> atémami'uhlika a kyanoskupinu,. alebo
skupinu vzorca ‘ . ' o

F;a F\g
R’ g0
~ |
$CH)O =t
812

symboly R?,R®,R®,R*® a R* nezivisle na sebe znamenaji Vidy
atém vodika, atém halogénu alebo alkylovd skupinu s 1 az
4 atémami uhlika,

R** predstavuje atém vodika alebo alkylovad skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, a

o) mé& hodnotu 0, 1, 2 alebo 3
alebo jeho mozZny E/Z-izomér.

2. Benzizoxazolovy derivat podTa n&roku 1 vSeobecného vzorca
Ia '

(Ia)

v ktorom
R* 2znamend alkylovaG skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

R* predstavuje atém vodika, alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylovi .skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
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cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovd skupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika v alkoxylovej casti, alkoxyskupinu s 1 a3
4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika

alebo kyanoskupinu,

symboly R? a R* nezdvisle na sebe 2namenajﬁ védy atém vodika,

RS

R6

alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atdémami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovd skupinu, trifluérmetylovd
skupinu alebo atém halogénu,

ma hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4

predstavuje atém halogénu, alkylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovani
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pridom Jej
substituenty sa vybrané zo sGboru zahffiajiceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atémy halogénov, alebo
dalej predstavuije kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu
XR®,

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)0 s 1 aZ 4 atémami uhlika,
skupinu S(0)_, skupinu §(0)_(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)s(0) s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo alkylénovid skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

ma hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atdémami uhlika,
halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
cykloalkylovi skupinu s 3 az 6 atémami uhlika, alkenylovi
skupinu s 2 aZ 6 atSmami uhlika alebo alkinylovd skupinu
s 3 aZ 6 atémami uhlika, pridom vietky tieto skupiny sG
vZdy nesubstituované alebo substituované jednym aZ troma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani alebo mono- aZ
pentasubstituovani arylovi alebo heterocyklylova skﬁpinu,
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pridom substituenty si vybrané zo stboru zahffiajiceho
atdémy halogénov, alkylové skupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylové  skupiny s 1 az 6 atdémami uhlika,
alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénalkoxyskupi-
ny‘s 1 aZ 6 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo skupinu

vZorca

s oly R”,R®,R®,R*® a R nezdvisle na sebe znamenaija vidy
Y

atém vodika, atém halogénu alebo alkylovd skupinu s 1 aZ
4 atdémami uhlika,

R** predstavuje atém vodika alebo alkylova skupinu s 1 az 4

atémami uhlika, a

o m& hodnotu 0, 1, 2 alebo 3.
3. Benzizoxazolovy derivat podla ndroku 1 vSeobecného vzorca
Ib '
-0
Cre0 N COOR, r\; :
Z oM e
N
) (Ib)
RZ
R

v ktorom
R* znamend alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
R* predstavuje atém vodika, alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami

uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika v alkoxylovej &asti, alkoxyskupinu s 1 aZ
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4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezdvisle na sebe znamenaja vidy atém vodika,

R5

Rg

aikylovﬁ'skupinu' s 1laz 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
S1 a* 4 atémami uhlfika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovd skupinu, trifluérmetylovi
skupinu alebo atém halogénu,

ma& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,.

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovani
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pridom dej
substituenty sG vybrané zo siboru zahfifiajliceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atémy halogénov, alebo
dalej predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu, skupinu XRS,
fenylovi skupinu alebo chlérfenylovd skupinu,

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atSmami
uhlika, skupinu (alkylén)0 s 1 aZ 4 atémami uhlika,
skupinu §(0)_, skupinu 5(0)_(alkylén) s 1 aZz 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)s(0) s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo alkylénova skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

mad hodnotu 0, 1 alebo 2,

predsta&uje alleoVﬁ skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénalkylovi skupinu s 1 az 6 atémami uhlika,
cykloalkylovd skupinu s 3 a2 6 atémami uhlika,
kyanoskupinu, skupinu alkylén-si(alkyl)3 s 1 aZ 4 atémami
uhlika v alkylénove] cCasti a 1 aZ 4 atémami uhlika
v kaZdej alkylovej Casti, alkenylovi skupinu s 2 aZ 6
atémami uhlika alebo alkinylovG skupinu s 3 aZ 6 atSmami.
uhlika, pricdom  vietky tieto  skupiny s vZdy
nesubstituované alebo substituované Jjednym aZ troma
atémami halogénov, alebo mono- aZ pentasubstituovani
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arylovi alebo heterocyklylovi skupinu, pridom substituenty
si vybrané zo suboru zahfniajiceho atémy halogénov,
alkylové skupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénalkylové
skupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 6
atémami uhlika, halogénalkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami .
uhlika a kyanoékupinu, alebo skupinu vzorca A

R R
R’ g10
S (o gn
Ai2

symboly R7,R®,R®,R*°® a R** nezivisle na sebe znamenaiji vzdy
atém vodika, atém halogénu alebo alkylovi skupinu s 1 az
4 atémami uhlika,

R** predstavuje atém vodika alebo alkylova skupinu s 1 a3 4
atémami uhlika, a '

o mad hodnotu 0, 1, 2 alebo 3.

4. Benzizoxazolovy derivdt podPa ndroku 1 vSeobecného vzorca
Ic

7
N_C
5 “NHR
CHO ¥ X 1 | (Rs)n

|- ‘ (Ic)

v ktorom
R* znamend alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
VA znamena atém kyslika, atém siry alebo sulfoxidovi skupinu,

R? predstavuje atém vodika, alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atdmami
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uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkoxymetylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika v alkoxylovej casti, alkoxyskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkyltloskuplnu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo kyanoskupinu, '

symboly R® a R* nezavisle na sebe znaﬁenajﬁ vidy atém vodika,

RS

RS

alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atdmami uhlika, hydroxyskupinu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, trimetylsilylovi skupinu, trifluérmetylovi
skupinu alebo atém halogénu,

m& hodnotu 0, 1, 2, 3 alebo 4,

predstavuje atém halogénu, alkylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovid skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, nesubstituovani alebo mono- aZ tetrasubstituovanui
alkyléndioxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, pridom Jjej
substituenty sG vybrané zo siboru zahfﬁéjﬁceho alkylové
skupiny s 1 aZ 4 atémami uhlika a atémy halogénov, alebo

dalej predstavuje kyanoskupinu, nitroskupinu alebo skupinu

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 4 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)0 s 1 aZz 4 atémami uhlika,
skupinu S(0)_, skupinu S(O)_ (alkylén) s 1 aZ 4 atémami-
uhlika, skupinu (alkylén)S(0) s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo alkylénovd skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

m& hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
halogénaikylovﬁ skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
cykloalkylovi skupinu s 3 az 6 atémami uhlika,
kyanoskupinu, skupinu alkylén-Si(alkyl)_ s 1 aZ 4 atémami
uhlfka v alkylénovej Casti a 1 aZ 4 atémy uhlika v kazZdej
alkylovej c&asti, alkenylovi skupinu s 2 aZ 6 atémami
uhlika alebo alkinylovﬁ skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,
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pricom vSetky tieto skupiny sG vZdy nesubstituované alebo
substituované Jjednym aZ troma atémami halogénov, alebo
mono- aZ pentasubstituovand arylovi alebo heterocyklylova
skupinu, pricom substituenty sid vybrané zo sidboru
zahfﬁajﬁceho atémy halogénov,'alkylové skupiny s 1”a2 6
atémami uhlfka, halogénalkylové skupiny s 1 aZ 6 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika, halogénal-
koxyskupiny s 1 aZ 6 atémami uhlika a kyanoskupinu, alebo
skupinu vzorca

symboly R7,R®,R®,R*® a R** nezdvisle na sebe znamenaijd viZdy

R12

R:L

atém vodika, atém halogénu alebo alkylovi skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika,

predstavuje atdédm vodika alebo alkylovd skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, a

ma hodnotu 0, 1, 2 alebo 3.

Benzizoxazolovy derivdt pod¥Ya ndroku 1 alebo néroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom

znamend alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, vyhodne
metylovd skupinu, ' -

alebo jeho mozZny E/Z-izomér.

6.

Benzizoxazolovy derivdt podIla naroku 1 alebo naroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom '

symboly R® a R® nez&visle na sebe predstavujid vzdy atém

vodika, alkylovG skupinu s 1 az 2 atémami uhlika,
alkoxyskupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, trifludrmetylova
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skupinu alebo atém haldgénu,

alebo jeho moZny E/Z-izomér.

7.

n

Benzizoxazolovy derivat podla nédroku 1 alebo naroku 2

 vEeobecného vzorca I alebo Ta, v ktorom

m& hodnotu 0 alebo 1,

alebo jeho mozZny E/Z-~izomér.

8.

RS

Benzizoxazolovy derivdt podPa n&roku 1 alebo naroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovd skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika alebo skupinu XR€,

alebo jeho moZny E/Z-izomér.:

9.

Benzizoxazolovy derivdt podTYa ndroku 1 alebo naroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom

znamend atém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 2 atémami
uhlika, skupinu (alkylén)O s 1 aZ 2 atémami uhlika alebo
alkylénovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, vyhodne atém
kyslika alebo skupinu O(metylén),

alebo jeho mozZny E/Z-izomér.

10.

Rl

Rz

Benzizoxazolovy derivat podTa naroku 1 alebo naroku 2
vS8eobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom ‘

znamend alkylova skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,

halogénalkylovid skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
cyklopropylovi skupinu, alkyltioskupinu s 1 aZ 2 atémami
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uhlika alebo kyanoskupinu,

s oly R® a R® nezdvisle na sebe znamenaji vZdy atém vodika
Y J Y ’

RS

*)

RG

£

R7

alkylova skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 az 2 atémami uhlika, trifluérmetylovﬁ skupinu alebo
atém halogénu, ’ |

ma hodnotu 0, 1 alebo 2,

predstavuje atém halogénu, alkylovi skupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémani
uhlika alebo skupinu XRS,

znamend atdém kyslika, skupinu O(alkylén) s 1 aZ 2 atdémami
uhlika alebo skupinu (alkylén)0O s 1 aZ 2 atémami uhlika,

predstavuje alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
halogénalkylovﬁ_ skupinu s 1 az 2 atémami  uhlika,
cyklopropylova skupinu, alkenylovd skupinu s. 3 az 4
atémami uhlika alebo alkinylovi skupinu s 3 aZ 4 atdémami
uhlika, pricom vsetky tieto skupiny sG@ vidy
nesubstituované alebo substituované jednym aZ troma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani alebo mono- &i
disubstituovani fenylovi skupinu, priéom substituenty sd
vybrané zo sdboru zahfriajliceho alkylové skupiny s 1 aZ 2
atémami uhlika, halogénalkylové skupiny s 1 aZ 2 atémami
uhlika, alkoxyskupiny s 1 aZ 2 atémami uhlika, halogén-
alkoxyskupiny s 1 aZ 2 atémami uhlika a kyanoskupinu, ale-
bo skupinu vzorca - -

8 A’
R’ 10
" (CAjo o
R2

znamend atém vodika alebo metylova skupinu,

symboly R® a R® nezdvisle na sebe znamenajd vZdy atém brému,
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chléru alebo fluéru,

symboly R*°, R** a R'? nezivisle na sebe predstavuji vidy atém
vodika alebo alkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika, a

o mA hodnotu 0 alebo 1,
alebo jeho mozZny E/Z-izomér.

11. Benzizoxazolovy derivdt podPa ndroku 1 alebo néaroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, v ktorom

R* predstavuje metylovid skupinu,

R*® 2znamend alkylovd skupinu s 1 aZ 2 atémami uhlika,
halogénmetylovi skupinu, cyklopropylovi skupinu,
metyltioskupinu alebo kyanoskupinu,

symboly R® a R* nezavisle na sebe predstavuji vZidy atém
vodika, metylovi skupinu, metoxyskupinu, atém chléru alebo
atém fludru,

n ma hodnotu 0 alebo 1,

R® znamend atém fluéru, atém chléru, alkylovd skupinu s 1 aZ
2 atdmami uhlika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 2 atémami
uhlika alebo skupinu XRS®,

X predstavuje atém kyslika alebo skupinu O(metylén), a

R® 2znamend metylovi skupinu, halogénmetylovi skupinu,
alkenylov@ skupinu s 2 az 3 atémami uhlika alebo
propinylovi skupinu, pricom vSetky tieto skupiny saG vidy
nesubstituované alebo substituované jednym alebo dvoma
atémami halogénov, alebo nesubstituovani alebo mono-
substituovani fenylovi skupinu, pridom substituenty si
vybrané zo suboru zahffiajtGceho atémy halogénov, metylovia
skupinu, halogénmetylovi skupinu, metoxyskupinu
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a kyanoskupinu,
alebo jeho moZny E/Z-izomér.

_12. Benzizoxazblov?"derivat podPa néaroku- 1'a1ebo' naroku 2
vSeobecného vzorca I alebo Ia, ktorym je

metyl-2-{[[(1-{1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]~-
metyl ]-a-(metoxymetylén)fenylacetat,
metyl-2-[[[(1-{6-metoxy-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)-
amino Joxy]metyl ]-a-(metoxymetylén)fenylacetat,
metyl-2-[[[(1-{6-[(2,2-dichlércyklopropyl)metoxy]-1,2-benz-
izoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxylmetyl]l-a-(metoxy-
metylén)fenylacetit,
metyl-a~(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[3-trifludrmetyl)-
benzyloxy]-1,2-benzizoxazol-3~yl}etylidén)amino]oxy]-
metyl]fenylacetét,
metyl-o-(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[2-propenyloxy]-1,2~
-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxylmetyl]fenylacetat
metyl-g-(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[2-propinyloxy]-1,2-
-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]lmetyl]lfenylacetédt,
metyl-a-(metoxymetylén)-2-[[[(1-{6-[4-(triflubrmetyl)-
benzyloxy]-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)amino]oxy]-
metyl]lfenylacetat, :
metyl-a-(metoxymetylén)-2-{[[(1-{6-[2-(trifludrmetyl)-
benzyloxy]-1,2-benzizoxazol-3~yl}etylidén)aminojoxy]-
metyl ]fenylacetat,
metyl-2-[[[(1-{5-metoxy-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)-
amino]oXy]metyl]-a-(metoxymetylén)fenylacetét,
metyl-2-[[[(1-{6-[3,3-dichlér-2-propenyloxy]-1,2-benzizo-
xazol—3-yl}etylidéh)amino]oxy]metyl]—a—(metoxymetylén)-
~-fenylacetdt, alebo |
jeden z dvoch E/Z-izomérov metyl-2-{[[(1-{6-[1,1,2,3,3,3~
-hexafluérpropoxy]-1,2-benzizoxazol-3-yl}etylidén)-
amino]oxy]metyl ]-a~-(metoxymetylén)fenylacetatu. ‘

13. Spdsob pripravy benzizoxazolového derivatu vSeobecného
vzorca I alebo jeho moZného E/Z-izoméru, v y zna & u-
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jdci sa tym Ze sa zliCenina vSeobecného vzorca II

0

RZ
/\/zr ()
e« 2 C . ’
(R“) n~y_ n \/N - o . '

0

ktord je bud zndma alebo sa méZe pripravit analogicky so
zodpovedajicimi zndmymi zlGéeninami, a v ktorej majd
symboly R® a R® vyznamy definované vo vSeobecnom vzorci I, -
podrobia vyhodne za pritomnosti zasady, reakcii
s hydroxylamin-hydrochloridom a medziprodukt, Kktory sa
méZe ale nemusi izolovat, sa za pritomnosti zdsady podrobi
reakcii so zlG¢eninou vSeobecného vzorca III

_.X_cC-
CHa0 7S | (III)
L~ o

ktord je bud znadma alebo sa mbéZe pripravit analogicky so
zodpovedajicimi zndmymi zldceninami, a Vv ktorej maja
symboly X, 2, W, R®> a R4'v?znamy definované vo vseobecnom
vzorci I, a Y predstavuje atém halogénu, vyhodne chléru
alebo brému, a pokial je to Ziadice, zmeni sa
benzizoxazolovy ' derivat vSeobecného vzorca I , ktory sa
mbéZe ziskat spbésobom podla vynéléZu alebo inym spésobom
alebo jeho E/Z-izomér na iny benzizoxazolovy derivit
vSeobecného vzorca I alebo jeho E/Z-izomér, rozdell sa
zmes E/Z-izomérov, ktoré sa méZu ziskat spésobom podXa
vyndlezu a izoluje sa poZadovany izomér.

Pesticidny prostriedok, vy znadu jiaci sa tymn,
Ze obsahuje pesticidne Géinné mnoZstvo aspoii jedného benz-
izoxazolového derivatu vSeobecného vzorca I podIa naroku
1 alebo jeho moZného E/Z-izoméru, spolu s aspon jednou



.(,“

15.

1s6.

17.

18.

19.

20.

21.

22.

23.

24.
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nosnou alebo/a pomocnou latkou.

Prostriedok podla naroku 14, vy znacujidci sa
t ¢ m, Ze 3kodcovia si fytopatogénne mikroorganizmy.

Prostriedok podla niroku 14, vyznacdujaci sa
t ¥ m, Ze Skodcami je hmyz alebo/a pavikovce.

Spdésob pripravy prostriedku podla narocku 14, VvV y z n a-
Eujiaci sa ty¥m Ze sa GEinnd l4atka dékladne mieSa
alebo/a melie s aspoii jednou nosnou alebo/a pomocnou lat-
kou.

Spésob kontroly 8kodcov, vy znacujici sa tymnm,
Ze sa na nich aplikuje prostriedok pod¥a ndroku 14.

Spoésob podla nidroku 18, vy zna u jidci sa tym,
Ze Skodcovia si fytopatogénne mikroorganizmy.

Spésob podPa naroku 18, vy znadujuci sa tygmnm,
Ze Skodcami je hmyz alebo/a pavikovce.

Spdsob kontroly S§kodcov, vy znac¢ujici sa tym,
Ze sa na tieto Skodce alebo na miesto vystavené ich napad-
nutiu aplikuje pesticidne G&inné mnoZstvo benzizoxazolové-
ho derivdtu vSeobecného vzorca I podYa naroku 1.

Spésob podTa ndroku 21, vy znadcéujaci sa tym,
Ze sa aplikuje benzizoxazolovy derivat vSeobecného vzorca
Ia podYa naroku 2.

Spésob pod¥a ndroku 21, vy znacu jidc i sa tym,
Ze miestom vystavenym napadnutiu je propagacny material.

Rastlinny propagaény materidl oSetreny spdsobom podTa

naroku 23.
| /
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