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3-(Heterocyclyl)-substituované benzoylpyrazoly

Jsou popsany 3-(heterocyklyl)-substituované benzoylpyrazoly
obecného vzorce I, ve kterém X je atom kysliku, skupina
vzorce NH nebo N-alkylova skupina; R' je alkylova skupina;
R% R®, R*a R’ jsou atom vodiku, alkylové skupina nebo
halogenalkylovi skupina; R® je atom halogenu, nitroskupina,
halogenalkylova skupina, alkoxyskupina,
halogenalkoxyskupina, alkylthioskupina,
halogenalkylthioskupina uhliku, alkylsulfonylova skupina
nebo halogenalkylsulfonylova skupina; R” je hydroxylova
skupina, alkoxyskupina, alkenyloxyskupina,
alkylsulfonyloxyskupina, alkylkarbonyloxyskupina,

nezadoucich rostlin.
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alkylthiokarbonyloxyskupina, fenylsulfonyloxyskupina nebo
fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych fenylové zbytky mohou
byt substituované; R® a R® jsou alkylova skupina, R je atom
vodiku nebo alkylova skupina; R!! je atom vodiku nebo
alkylova skupina; a jejich zeméd&lsky vyuZitelné soli,
meziprodukty a zplisoby jejich pfipravy a pouiti téchto
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3- (Heterocyklyl) -substituovanéd benzoylpyrazoly
bl hniky

Tento vyndlez se tyk& novych 3- (heterocyklyl) -
-substituovanych benzoylpyrazoll a jejich zemé&d&lsky
vyuZitelngych soli, meziproduktd, a zptsobh jejich p#ipravy
a pouZiti t&chto sloudenin nebo prostfedkd je obsahujicich
pro regulaci neZddoucich rostlin.

P a lez

Tento vyndlez se tyka novych 3- (heterocyklyl) -
-substituovanych benzoylpyrazold obecného vzorce I:

(1)

ve kterém

X je atom kysliku, skupina vzorce NH nebo N(C_ _
alkylova) skupina;

R* je alkylova skupina s 1 a¥ ¢ atomy uhliku;

R*, R®, R* a R® jsou atom vodiku, alkylovd skupina s 1 a¥
4 atomy uhliku nebo halogenalkylovd skupina s 1 a¥ 4
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atomy uhliku;

je atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylové
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupina s 1 a% 4 atomy
uhliku, alkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylthioskupina s 1 a%¥ 4 atomy uhliku,
alkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylsulfonylové skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

je hydroxylovd skupina, alkoxyskupina s 1 a¥ 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a%¥ 6 atomy uhliku,
alkylsulfonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
alkylkarbonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,

¢, . (alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve ktergch
fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych substituentd
mhZe byt Castefn& nebo zcela halogenovany a/nebo mife
nést 1 aZ 3 nédsledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a¥ 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R® jsou alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku;

kde pofet atomd uhliku ve zbytcich R®, R® a R*° &ini
dohromady nanejvys 7,




R** Jje atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

a jejich zem&délsky vyuZitelnych soli.

Vyndlez se navic tyk& meziproduktl a zplsobl p¥ipravy
slou&enin obecného vzorce I, prost¥edkl, které je obsahuji
a pouZiti té&chto derivatl nebo prostfedkl, které je
obsahuji, k regulaci plevelnych rostlin.

Derivéaty kyseliny pyrazol-4-ylbenzoové jsou popsény v
literatu¥e nap¥iklad v patentovych publikacich WO 96-26206
a WO 98-31681. .

Herbicidni vlastnosti sloudenin doposud znamych v
oboru a jejich snaSenlivost s kulturnimi rostlinami vZak
neni uspokoijiva.

Cilem tohoto vynélezu je poskytnuti novych,
zv1a8t& herbicidn& aktivnich, sloulenin s vylepSengymi
vlastnostmi.

PGvodci zjistili, Ze tohoto cile se dosédhne
3- (heterocyklyl) -substituovanymi benzoylpyrazoly obecného
vzorce I a jejich herbicidnim plsobenim.

Pavodci dile nalezli herbicidni prost¥edky, které
obsahuji slouleniny obecného vzorce I, a které maji velmi
dobré herbicidni plsobeni. Navic nalezli zplsoby p¥ipravy
té&chto prost¥edkd a zplsoby regulace neZadouci vegetace za
pouziti sloulenin obecného vzorce I.

V z8vislosti na substitu&nim vzorci mohou slouleniny
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obecného vzorce I obsahovét jedno nebo vice chirdlnich
center, v t&chto p¥ipadech se vyskytuji jako enantiomery
nebo jako sm@si diastereomerl. Vyndlez poskytuje jak Cisté
enantiomery nebo diastereomery, tak jejich smési.

Sloudeniny obecného vzorce I se mohou rovné&Z
vyskytovat ve form& jejich zem&d&lsky vhodnych soli, typ
soli je obvykle nepodstatny. Soli takovych kationtld nebo
adi&ni soli takovych kyselin jsou obecn& vhodné tam, kde
jejich kationty nebo anionty, neovliviiuji nep¥iznivé

herbicidni plsobeni sloulenin obecného vzorce I.

Vhoan?mi kationty jsou zejména ionty alkalickych kovi,
v¥hodn& lithia, sodiku a drasliku, kovli alkalickych zemin,
vyhodn& vépniku a ho¥liku a p¥echodnych kovl, vyhodné&
manganu, m&di, zinku a Zeleza, a rovn&Z amoniovy kation,

" ve kterém pokud je to Z&douci mohou byt 1 aZ 4 atomy vodiku
nahrazeny alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku,
kydroxyalkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku, C

1-4a
alkoxy-C_ __ alkylovou skupinou, hydroxy-C___ alkoxy-C___
alkylovou skupinou, fenylovou nebo benzylovou skupinou,
vyhodn& amoniem, dimethylamoniem, diisopropylamoniem,
tetramethylamoniem, tetrabutylamoniem, 2-(2-hydroxyeth-
-1-oxy)eth-l-ylamoniem, di(2-hydroxyeth-1-yl)amoniem
nebo trimethylbenzylamoniem, déle fosfoniovymi

ionty, sulfoniovymi ionty, vyhodné& tri(C, __
alkyl)sulfoniem.

Anionty vhodnych adiénich soli kyselin jsou primérné
chrorid, bromid, fluorid, hydrogensiran, siran,
dihydrogenfosforelnan, hydrogenfosforefnan, dusiénan,
hydrogenuhliditan, uhliéitan,‘hexaflﬁorokfemiéitan,
hexafluorofosforefnan, bé&oét, a anionty alkanouvych

te s



-,

kyselin s 1 aZ 4 atomy uhliku, vyhodné formiat, acetat,
propionat a butyrat.

Casti organickych molekul uvedené jako substituenty rR1
az R1 nebo jako zbytky na fenylovych kruzich jsou
soubornymi pojmy pro individudlni vydéty jednotlivych &lent
skupin. VsSechny uhlovodikové fetézce, to jest vSechny
¢asti alkylové, alkylkarbonylové nebo halogenalkylové,
alkoxy&asti, halogenalkoxydasti, alkylkarbonyloxydasti,
(alkylthio)karbonyloxycasti, alkylsulfonyloxyc&dsti,
alkylthioCasti, halogenalkylthiodasti, ¢asti
alkylsulfonylové, halogenalkylsulfonylové a alkenylové
a alkenoxycCasti, mohou byt pfimé nebo rozvétvené. Pokud
neni uvedeno jinak nesou halogenované zbytky vyhodné 1 az
pét stejnych nebo rlznych atomd halogenu. Pojem "halogen"
predstavuje v kaZdém pfipadé atom fluoru, chloru, bromu
nebo jodu. Pokud je uveden poclet atomd uhliku v Fetézci
nebo kruhu u sloZenych skupin, neni-li uvedeno jinak,
oznacuje pocet téchto atomd v alkylu, cykloalkylu nebo
nenasycenych obdobach téchto skupin.

Prikladem dalsSich vyznami jsou:

- alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku a alkylové
¢asti alkylkarbonylové skupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku
a alkylkarbonyloxyskupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku:
napriklad skupina methylovéd, ethylova, propylova,
l1-methylethylova, butylovd, l-methylpropylova,
2-methylpropylovd a 1,1-dimethylethylova.

- alkylovad skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku a alkylové
¢asti alkylkarbonylové skupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku a
alkylkarbonyloxyskupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku:
alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jak byl uveden
vySe, a rovnéZ napriklad skupina pentylovd, l-methyl-
butylova, 2-methylbutylovd, 3-methylbutylova, 2,2-
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-dimethylpropylovd, l-ethylpropylovéd, hexylova,
1,1-dimethylpropylovd, 1,2-dimethylpropylové,
1-methylpentylovd, 2-methylpentylové, 3-methyl-
pentylové, 4-methylpentylovd, 1,l-dimethylbutylovd,
1,2-dimethylbutylové, 1,3-dimethylbutylovd, 2,2-dime-
thylbutylova, 2,3-dimethylbutylovd, 3,3-dimethyl-.
butylovd, l-ethylbutylovd, 2-ethylbutylova, 1,1,2-
-trimethylpropylovd, l-ethyl-i-methylpropylova a
1-ethyl-3-methylpropylova;

haloalkylova skupina s 1 a% 4 atomy uhliku: alkylové
skupiny s 1 a¥ 4 atomy uhliku, jak byly uvedeny vySe,
které jsou S&ste&nd nebo zcela substituovany atomem
fluoru, chloru, bromu a/nebo iodu, to jest napfiklad
skupina chlormethylové, dichlormethylova,
trichlormethylovd, fluormethylové, difluormethylova,
trifluormethylova, chlorfluormethylo#é, dichlor-
fluormethylovd, chlordifluormethylovd, brommethylova,
iodmethylové, 1-fluorethylovd, l-chlorethylova,
1-bromethylovd, l-iodethylovd, 2-fluorethylova,
2-chlorethylovéd, 2-bromethylovd, 2-jodethylova,
2,2-difluorethylova, 2,2,2-trifluorethylovi,
2-chlor-2-fluorethylova, 2-chlor-2,2-difluorethylova,
2,2-dichlor-2-fluorethylovd, 2,2,2-trichlorethylova,
pentafluorethylovd, 2-fluorpropylova, 3-fluor-
propylova, 2,2-difluorpropylovéa, 2,3-difluor-
propylové, 2-chlorpropylova, 3-chlorpropylové,
2,3-dichlorpropylovd, 2-brompropylovd, 3-brom-
propylova, 3,3,3-trifluorpropylova, 3,3,3-tri-
chlorpropylové, 2,2,3,3,3-pentafluorpropylova,
heptafluorpropylova, 1- (fluormethyl) -2-fluorethylové,
1- (chlormethyl) -2-chlorethylové, 1-(brommethyl)-2-
-bromethylové, 4-fluorbutylovd, 4-chlorbutylova,

-
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4-brombutylova a nonafluorbutylové;

alkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku: nap¥iklad
methoxyskupina, ethoxyskupina, propoxyskupina,
1-methylethoxyskupina, butoxyskupina, l-methyl-
propoxyskupina, 2—methylpropoxyskupiha a 1,1-dimethyl-
ethoxyskupina;

alkoxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku: alkoxyskupiny s 1
a%Z 4 atomy uhliku, jak byly uvedeny v{Se, a rovn&¥
napfiklad pentyloxyskupina, 1-methylbutoxyskupina,
2-methylbutoxyskupina, 3-methylbutoxyskupina,.

1, 1-dimethylpropoxyskupina, 1,2—dimethy1propoxy—
skupina, 2,2-dimethylpropoxyskupina, l-ethyl-
propoxyskupina, hexyloxyskupina, l-methylpentyloxy-
skupina, 2-methylpentyloxyskupina, 3-methylpentyloxy-
skupina, 4-methylpentyloxyskupina,”1,1—dimethyl—
butoxyskupina, 1,2-dimethylbutoxyskupina, ‘
1,3-dimethylbutoxyskupina, 2,2-dimethylbutoxyskupina,
2,3-dimethylbutoxyskupina, 3,3-dimethylbutoxyskupina,
l-ethylbutoxyskupina, 2-ethylbutoxyskupina, 1,1, 2-
-trimethylpropoxyskupina, 1,2,2-trimethylpropoxy-
skupina, 1l-ethyl-1l-methylpropoxyskupina

a l-ethyl-2-methylpropoxyskupina;

halogenalkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku:
alkoxyskupiny s 1 a%Z 4 atomy uhliku, jak“byly uvedeny
vy8e, které jsou C&steln& nebo zcela substituoviny
atomem fluoru, chloru, bromu a/nebo iodu, to jest
napfiklad fluormethoxyskupina, difluormethoxyskupina,
trifluormethoxyskupina, chlordifluormethoxyskupina,
bromdifluormethoxyskupina, 2-fluorethoxyskupina,
2-chlorethoxyskupina, 2-bromethoxyskupina,
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2-iodethethoxyskupina, 2,2—difluorethethoxyskupina,
2,2,2-trifluorethoxyskupina, 2-chlor-2-fluor-
ethoxyskupina, 2-chlor-2,2-difluorethoxyskupina,
}2,2-dichlor-2-fluorethoxyskupiﬁa, 2,2,2-trichlor-
ethoxyskupina, pentafluorethoxyskupina, 2-fluor-
propoxyskupina, 3-fluorpropoxyskupina, 2-chlor-
propoxyskupina, 3-chlorpropoxyskupina, 2-brom-
propoxyskupina, 3-brompropoxyskupina, 2,2-difluor-
propoxyskupina, 2,3-difluorpropoxyskupina,
2,3-dichlorpropoxyskupina, 3,3,3-trifluorpropoxy-
skupina, 3,3,3-tri- chlorpropoxyskupina, 2,2,3,3,3-
-pentafluorpropoxyskupina, heptafluorpropoxyskupina,
1- (fluormethyl) -2-fluorethoxyskupina, 1-{(chlor-
methyl) -2-chlorethoxyskupina, 1-(brommethyl)-2-brom-
ethoxyskupina, 4-fluorbutoxyskupina, 4-chlorbutoxy-
skupina, 4-brombutoxyskupina a nonafluorbutoxyskupina;

alkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku a alkylthiod&ast
z C, _,(alkylthio)karbonyloxyskupiny: nap#iklad
methylthioskupina, ethylthioskupina, propyl-
thioskupina, l-methylethylthioskupina, butylthio-
skupina, l-methylpropylthioskupina, 2-methylpropyl-
thioskupina, a 1,1-dimethylethylthioskupina;

halogenalkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku: alkyl-
thioskupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku, jak byly uvedeny
vy8e, které jsou Casteln& nebo zcela substituovény
atomem fluoru, chloru, bromu a/nebo iodu, to jest
nap¥iklad fluormethylthioskupina, difluormethylthio-
skupina, trifluormethylthioskupina, chlordifluor-
methylthioskupina, bromdifluormethylthioskupina,
2-fluorethylthioskupina, 2-chlorethylthioskupina,

2-bromethylthioskupina, 2-iodethylthioskupina,
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2,2-difluorethylthioskupina, 2,2,2-trifluor-
ethylthioskupina, 2,2,2-trichlorethylthioskupina,
2-chlor-2-flucrethylthioskupina, 2-chlor-2,2-
-difluorethylthioskupina, 2,2-dichlor- ,
-2-fluorethylthioskupina, pentafluorethylthioskupina,
2-fluorpropylthioskupina, 3-fluorpropylthioskupina,
2-chlorpropylthioskupina, 3-chlorpropylthioskupina,
2-brompropylthioskupina, 3-brompropylthioskupina,
2,2-difluorpropylthioskupina, 2,3-difluorpropyl-
thioskupina, 2,3-dichlorpropylthioskupina,
3,3,3-trifluorpropylthioskupina, 3,3,3-trichlor-
propylthioskupina, 2,2,3,3,3-pentafluor-
propylthioskupina, heptafluorpropylthioskupina,

1- (fluormethyl) -2-fluorethylthioskupina, 1-(chlor-
methyl) -2-chlorethylthioskupina, 1-(brom-

methyl) -2-bromethylthioskupina, 4-fluorbuthylthio-
skupina, 4-chlorbuthylthioskupina, 4-brombuthyl-
thioskupina a nonafluorbuthylthioskupina.

alkylsulfonylovéd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku

(C,_, alkyl-S(=0)_-) a alkylsulfonylové &&sti.

z alkylsulfonyloxyskupiny s 1 a% 4 atomy uhliku:
nap¥iklad skupina methylsulfonylovd, ethylsulfonylova,
propylsulfonylova, 1-methylethylsulfonylové,
butylsulfonylova, l-methylpropylsulfdnylové,
2-methylpropylsulfonylovd a 1,1-dimethylpropyl-
sulfonylové.

alkylsulfonylovéd skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku

a alkylsulfonylové Casti z alkylsul?onyloxyskupiny

s 1 aZ 6 atomy uhliku: alkylsulfonylové skupiny s 1 aZ
4 atomy uhliku, jak byly uvedeny vySe, a rovndz
napfiklad skupina pentylsulfonylovd, l-methyl-




L X ] e (1]

fesens
.

ssee
EEX X R ]
.
eo8Pes
coed
LA XX}
oS00

butylsulfonylova, 2-methylbutylsulfonylova,
3-methylbutylsulfonylova, 1,1l-dimethylpropyl-"
sulfonylovéd, 1,2-dimethylpropylsulfonylova,
2,2-dimethylpropylsulfonylovéd, l-ethylpropyl-
sulfonylova, hexylsulfonylovd, l-methylpentyl-
sulfonylovd, 2-methylpentylsulfonylovd, 3-methyl-
pentylsulfonylova, 4-methylpentylsulfonylova,
1,1-dimethylbutylsulfonylovd, 1,2-dimethylbutyl-
sulfonylova, 1,3-dimethylbutylsulfonylovd, 2,2-di-
methylbutylsulfonylova, 2,3-dimethylbutylsulfonylova,
3,3-dimethylbutylsulfonylovd, 1l-ethylbutylsulfo-
nylova, 2-ethylbutylsulfonylovd, 1,1,2-trimethyl-
propylsulfonylova, 1,2,2-trimethylpropyllsulfonylovd,
l-ethyl-l-methylpropylsulfonylovd a l-ethyl-2-
-methylpropylsulfonylovs;

halogenalkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku:
alkylsulfonylové skupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku, jak
byly uvedeny vySe, které jsou Castednd& nebo zcela
substituovany atomem fluoru, chloru, bromu a/nebo
iodu, to jest nap¥iklad skupina fluormethylsulfo-
nylové, difluormethylsulfonylovd, trifluormethyl-
sulfonylova, chlordifluormethylsulfonylovi,
bromdifluormethylsulfonylové, 2-fluorethylsulfo-
nylova, 2-chlorethylsulfonylovd, 2-bromethyl-
sulfonylova, 2-iodethylsulfonylové, 2,2-difluorethyl-
sulfonylovéd, 2,2,2-trifluorethylsulfonylovd, 2-chlor-
-2-fluorethylsulfonylovd, 2-chlor-2,2-difluor-
ethylsulfonylova, 2,2-dichlor-2-fluorethyl-
sulfonylovd, 2,2,2-trichlorethylsulfonylovi,
pentafluorethylsulfonylovd, 2-fluorpropylsulfonylovi,
3-fluorpropylsulfonylovd, 2-chlorpropylsulfonylovi,
3—chlorpropylsulfonyloﬁé, 2-brompropylsulfonylova,
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3-brompropylsulfonylova, 2,2-difluorpropyl-
sulfonylova, 2,3-difluorpropylsulfonylovi,
2,3-dichlorpropylsulfonylova, 3,3,3-trifluor-
propylsulfonylova, 3,3,3-trichlorpropylsulfonyldvé,
2,2,3,3,3-pentafluorpropylsulfonylovd, hepta-
fluorpropylsulfonylovd, 1-(fluormethyl)-2-
-fluorethylsulfonylovd, 1-(chlormethyl)-2- .
—chlorethylsulfonylové, 1- (brommethyl) -2-bromethyl-
sulfonylové, 4-fluorbutylsulfonylovd, 4-chlor-
butylsulfonylova, 4-brombutylsulanylové a nonafluor-
butylsulfonylova;

alkenyloxyskupina se 3 aZ 6 atomy uhliku: nap¥iklad
prop-l-en-l-yloxyskupina, prop-2-en-l-yloxyskupina,
1-methylethenyloxyskupina, buten-1l-yloxyskupina,
buten-2-yloxyskupina, buten-3-yloxyskupina,
l-methylprop-l-en-1l-yloxyskupina, 2-methylprop-.
-l-en-1-yloxyskupina, 1l-methylprop-2-en-1-
-yloxyskupina, 2-methylprop-2-en-1l-yloxyskupina,
penten-l-yloxyskupina, penten-2-yloxyskupina,
penten-3-yloxyskupina, penten-4-yloxyskupina,
l-methylbut-l-en-1-yloxyskupina, 2-methylbut-
-l-en-l-yloxyskupina, 3-methylbut-l-en-1-
-yloxyskupina, 1l-methylbut-2-en-1-yloxyskupina,
2-methylbut-2-en-1-yloxyskupina, 3-methylbut-2-en-
-1l-yloxyskupina, l-methylbut-3-en-1-yloxyskupina,
2-methylbut-3-en-1-yloxyskupina, 3-methyl-
but-3-en-l-yloxyskupina, 1,1l-dimethylprop-
-2-en-1l-yloxyskupina, 1,2-dimethylprop-l-en-
-1l-yloxyskupina, 1,2-dimethylprop-2-en-1-
-yloxyskupina, l-ethylprop-l-en-2-yloxyskupina,
l-ethylprop-2-en-l-yloxyskupina, hex-l-en-1-
-yloxyskupina, hex-2-en-1l-yloxyskupina, hex-3-en-1-
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-yloxyskupina, hex~4—en—1¥yloxyskupina, hex-5-
-en-l-yloxyskupina, l-methylpent-l-en-1l-yloxyskupina,
2-methylpent-l-en-1l-yloxyskupina, 3-methyl-
pent-l1-en-1l-yloxyskupina, 4-methylpent-
-l-en-l-yloxyskupina, l-methylpent-2-
-en-l-yloxyskupina, 2-methylpent-2-en-l-yloxyskupina,
3-methylpent-2-en-1l-yloxyskupina, 4-methylpent-
-2-en-1l-yloxyskupina, l-methylpent-3-en-1-
-yloxyskupina, 2-methylpent-3-en-1-yloxyskupina,
3-methylpent-3-en-l-yloxyskupina, 4-methylpent-3-
-en-1--yloxyskupina, l-methylpent-4-en-1- '
-yloxyskupina, 2-methylpent-4-en-l-yloxyskupina,
3-methylpent-4-en-l-yloxyskupina, 4-methylpent-
-4-en-l-yloxyskupina, 1,1-dimethylbut-2-en-
-l-yloxyskupina, 1,1-dimethylbut-3-en-1l-yloxyskupina,
1,2-dimethylbut-l-en-1-yloxyskupina, 1,2-dimethyl-
but-2-en-1l-yloxyskupina, 1,2-dimethylbut-
-3-en-1l-yloxyskupina, 1,3-dimethylbut-l-en-
-1l-yloxyskupina, 1,3-dimethylbut-2-en-1-yloxyskupina,
1,3-dimethylbut-3-en-1-yloxyskupina, 2,2-dimethyl-
but-3-en-1-yloxyskupina, 2,3-dimethylbut-
-l-en-1l-yloxyskupina, 2,3-dimethylbut-2-en-
-1l-yloxyskupina, 2,3-dimethylbut-3-en-1-yloxyskupina,
3,3-dimethylbut-1-en-1-yloxyskupina, 3,3-dimethyl-
but-2-en-l-yloxyskupina, l-ethylbut-l-en-1-
-yloxyskupina, l-ethylbut-2-en-1l-yloxyskupina,
l1-ethylbut-3-en-1-yloxyskupina, 2-ethylbut-
-l-en-l-yloxyskupina, 2-ethylbut-2-en-1-yloxyskupina,
2-ethylbut-3-en-l-yloxyskupina, 1,1,2-trimethylprop-
-2-en-l-yloxyskupina, l-ethyl-l-methylprop-2-en-1-
-yloxyskupina, l-ethyl-2-methylprop-l-en-1-
-yloxyskupina a l-ethyl-2-methylprop-2-en-1-
-yloxyskupina;
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alkenylovéd skupina se se 3 aZ 6 atomy uhliku:
skupina prop—l-en;l—ylové, prop-2-en-1-ylova,
l-methylethenylovad, buten-1-ylovd, buten-2-ylovi,
buten-3-ylova, l-methylprop-l-en-l-ylovi, 2—methyl—
prop-l-en-1l-ylova, lFmethylprop-z—en—l—ylové,
2-methylprop-2-en-1-ylova, penten-1-ylovd, penten-2-
-ylova, penten-3-ylovd, penten-4-ylovd, l-methylbut-

-l-en-1-ylova,
-l-en-1-ylova,
-2-en-1l-ylova,
-3-en-1-ylova,
-3-en-1-ylova,

2-methylbut-1-en-1-ylova,
1-methylbut-2-en-1-ylovd,
3-methylbut-2-en-1-ylova,
2-methylbut-3-en-1-ylova,
1,1-dimethylprop-2-en-1-ylova,

3-methylbut-
2-methylbut-
1-methylbut-
3-methylbut-

1,2-dimethylprop-l-en-1-ylovd, 1,2-dimethylprop-2-
-en-1-ylové, l-ethylprop-l-en-2-ylovd, l-ethyl-
prop-2-en-1-ylovad, hex-l-en-1l-ylova, hex-2-en-
-1-ylova, hex-3-en-1-ylovd, hex-4-en-1-ylovi,
hex-5-en-1-ylova, 1l-methylpent-l-en-1-ylova,

2-methylpent-1l-en-1-ylova,
4-methylpent-l1-en-1-ylovi,
2-methylpent-2-en-1-ylova,
4-methylpent-2-en-1-ylova,
2-methylpent-3-en-1-ylové,
4-methylpent-3-en-1-ylovi,
2-methylpent-4-en-1-ylova,
4-methylpent-4-en-1-ylova,

3-methyipent-l—en—1—ylové,
l-methylpent-2-en-1-ylova,
3-methylpent-2-en-1-ylova,
l1-methylpent-3-en-1-ylova,
3-methylpent-3-en-1-ylova,
l-methylpent-4-en-1-ylova,
3-methylpent-4-en-1-ylovi,
1,1-dimethylbut-2-en-

-l-ylové, 1,1-dimethylbut-3-en-1l-ylova, 1,2-di-
methylbut-l-en-1-ylova, 1,2-dimethylbut-2-en-1-ylova,
1,2-dimethylbut-3-en-1-ylova, 1,3-dimethylbut-1l-en-
-1-ylova, 1,3-dimethylbut-2-en-1-ylova, 1,3-di-
methylbut-3-en-1-ylova, 2,2-dimethylbut-3-en-1-ylova,
2,3-dimethylbut-l-en-1-ylova, 2,3-dimethylbut-2-en-
-1-ylové, 2,3-dimethylbut-3-en-1-ylova, 3,3-dimethyl-
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but-l-en-1-ylova, 3,3—dimethylbut—2~en-l-ylové,
l-ethylbut-l-en-1-ylova, l-ethylbut-2-en-1-ylovd,
l-ethylbut-3-en-1-ylova, 2-ethylbut-l-en-1-ylovd,
2-ethylbut-2-en-1-ylovad, 2-ethylbut-3-en-1-ylovs,
1,1,2-trimethylprop-2-en-1-ylovd, l-ethyl-1-
-methylprop-2-en-1-ylovd, l-ethyl-2-methylprop-
-l-en-1-ylovd a l-ethyl-2-methylprop-2-en-1-ylova.

Fenylové kruhy jsou vyhodné nesubstituované nebo nesou

1 aZ 3 atomy halogenu a/nebo 1 nitroskupinu, 1
kyanoskupinu, 1 nebo 2 skupiny methylové, trifluor-

methylové, methoxyskupiny nebo trifluormethoxyskupiny.

Diraz je kladen na ty 3- (heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

R'7

je hydroxylové skupina, alkoxyskupina s 1 a% 6

atomy uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a¥ 6 atomy
uhliku, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥ 6 atomy uhliku,
alkylkarbonyloxyskupina s 1 a% 6 atomy uhliku,
fenylsulfonyloxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina,
ve kterych fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych
substituentd mdZe byt C&stefn& nebo zcela halogenovany
a/nebo miZe nést 1 a% 3 nésledujici skupiny:
nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
haiogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

Vihodné jsou 3-(heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve ktergch

X

je atom kysliku;
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je alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;
zvlagt& vyhodné methylovd nebo ethylova skupina;

nejvyhodné&ji methylova skupina;

R®, R®, R* a R® jsou atom vodiku, alkylovd skupina s 1 a¥

R6

R'7

4 atomy uhliku nebo halogenalkylova skupina s 1 a% 4
atomy uhliku;

zvlasté& vyhodn& atom vodiku, methylovd, ethylova,
propylova, l-methylethylovd, fluormethylovd nebo
chlormethylova skupina;

nejvyhodn&ji atom vodiku, methylovd, ethylovd, nebo
chlormethylova skupina;

je alkylthioskupina s 1 a% 4 atomy uhliku nebo
alkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zvla8té& vyhodn& methylthioskupina, ethylthioskupina
nebo l-methyl-l-ethylthioskupina, methylsulfonylova
skupina, ethylsulfonylovd skupina, 1-methylethyl-

sulfonylovad skupina nebo propylsulfonylovd skupina;

nejvyhodnéji methylsﬁlfonylové skupina, ethylsulfo-
nylova skupina, l-methylethylsulfonylovd skupina nebo
propylsulfonylové skupina;

je hydroxylovéd skupina, alkoxyskupina s 1 a% 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6 atomy uhliku,
alkylsulfonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
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alkylkarbonquxyskupina s 1 az 6 atomy uhliku,
C,_.(alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve ktergch
fenylovy zbytek dvou naposledy uveden$ch substituentt
miZe byt Castelné& nebo zcela haldgenovah? a/nebo miZe
nést 1 aZ 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zvlasté& vyhodné hydroxylovd skupina, alkoxyskupina

s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6
atomy uhliku, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a% 4 atomy
uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 a% 4 atomy uhliku,
fenylsulfonyloxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina,
ve kterych fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych
substituentd miZe byt Casteln& nebo zcela halogenovany
a/nebo miZe nést 1 a% 3 nédsledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 aZ 4

atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku;

R® jsou alkylova skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;
zv1a8t& vyhodné€ skupina methylovd, ethylova,
propylova, l-methyl-l-ethylovd, butylova,

l-methyl-1-propylovd a 2-methyl-l-propylovi;

je atom vodiku nebo alkylova skupina s 1 a¥ 4 atomy

Soooen
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zv145t& vyhodné alkylovid skupina s 1 a¥ 4 atomy

uhliku;

nejvyhodn&ji methylovd, ethylovd nebo propylova

skupina;

je atom vodiku nebo alkylovéd skupina s 1 a% 4 atomy

uhliku;

zvlasté vyhodn& atom vodiku nebo methylovd skupina.

Zv188t& vyhodné jsou 3- (heterocyklyl)-substituované
benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterjch

je atom kysliku;

je alkylova skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;

2v148t& vihodn& methylovd nebo ethylovd skupina;

nejvyhodnéji methylovad skupina;

R® je alkylsulfonylovad skupina s 1 a¥ 4 atomy uhliku;

R?

zv148t& vyhodn& methylsulfonylovd skupina,
ethylsulfonylovd skupina, 1l-methyl-l-ethylsulfonylova
skupina nebo propylsulfonylovad skupina;

je hydroxylovd skupina, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥
6 atomy uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 az 6 atomy
uhliku, fenylsulfonyloxyskupina nebo fenylkarbonyl-
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oxyskupina, ve kterych fenylovy zbytek dvou naposledy
uvedenych substituentd miZe byt Castelné nebo zcela
halogenovany a/nebo miZe nést 1 a% 3 nésledujici
skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 aZ

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zv1&a8té& vyhodné hydroxylova skupina;

R® jsou alkylovad skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;
Y

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku.

Velice vyhodné jsou 3-(heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

RB

RS

RF_O

je alkylova skupina se 2 aZ 4 atomy uhliku, nap¥iklad
ethylovd, 1-methyl-l-ethylovd, propylovd nebo butylova
skupina;

‘je alkylové skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, nap¥iklad

methylova, ethylovad, propylovd skupina nebo butylova
skupina;

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku, nap¥iklad methylovéd nebo ethylovid skupina.

Velice vyhodné jsou rovné&Z 3- (heterocyklyl) -

-substituované benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve
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R® je methylovd skupina;

R® je alkylové skupina s 1 a% 4 atomy uhliku, nap¥iklad
methylovd, ethylovd, propylovd skupina nebo butylova

skupina;

R*® je alkylové skupina s 1 a% 4 atomy uhliku, naptriklad
methylovd nebo ethylovid skupina.

Velice vyhodné jsou rovn&¥ 3-(heterocyklyl) -
-substituované benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve
kterg¢ch
R® a R® jsou methylovd skupina;

R*°® je atom vodiku.

V¥hodné jsou rovné&% 3- (heterocyklyl) -substituované
benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

X je atom kysliku;

R* je alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;
zvlasté vyhodn€ methylovd nebo ethylovd skupina;
nejvyhodné€ji methylovd skupina;

R®, R*, R* a R® jsou atom vodiku, alkylové skupina s 1 a2

4 atomy uhliku nebo halogenalkylova skupina s 1 aZ 4
atomy uhliku;
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zv148t& vyhodn& atom vodiku, methylovd, ethylova,
propylova, 1l-methyl-l-ethylovi, chlormethylovéa nebo
fluormethylovéd skupina;

nejvyhodné&ji atom vodiku, methylovd, ethylovd, nebo

chlormethylovd skupina;

Je atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylovéa

skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 a¥

4 atomy uhliku nebo halogenalkoxyskupina s 1 a¥ 4 atomy
uhliku; |

zvla8té vyhodné€ atom halogenu, jako je atom chloru
nebo bromu, nitroskupina, halogenalkylovd skupina

s 1 aZ 2 atomy uhliku, jako je difluormethylovd nebo
trifluormethylovéd skupina, alkoxyskupina s 1 a¥ 2
atomy uhliku nebo halogenalkoxyskupina s 1 a% 2 atomy
uhliku, jako je difluoromethoxyskupina nebo
trifluormethoxyskupina;

je hydroxylova skupina, alkoxyskupina s 1 a% 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6 atomy uhliku,
alkylsulfonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
alkylkarbonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
C,_.(alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych
feﬁylov? zbytek dvou naposledy uvedenych substituentd
miZe byt Ca&steln& nebo zcela halogenovany a/nebo mife
nést 1 aZ 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a%
4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
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atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zv148t& vyhodné hydroxylovd skupina, alkoxyskupina

s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a¥ 6
atomy uhliku, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a% 4 atomy
uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku,
fenylsulfonyloxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina,
ve ktergych fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych
substituentd mife byt Castelné& nebo zcela halogenovanyg
a/nebo mi%e nést 1 a% 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a¥ 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R® jsou alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;
zv148t& vyhodn& skupina methylovd, ethylova,
propylovd, l-methyl-l-ethylovd, butylovs,

1-methyl-l-propylovd a 2-methyl-1-propylova;

je atom vodiku nebo alkylovéd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku;

zv1&8t& vyhodné alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku;

nejvyhodn&ji methylové, ethylovd nebo propylova
skupina;

je atom vodiku nebo alkylova skupina s 1 a% 4 atomy
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uhliku;
zvlast& vyhodn& atom vodiku nebo methylovd skupina.

Zv148t& vyhodné jsou 3- (heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

X

Rl

R6

R7

je atom kysliku;

je alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;
zv1&5t& vyhodn& methylovd nebo ethylova skupina;
nejvyhodnéji methylovd skupina;

je atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylova
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 a¥

4 atomy uhliku nebo halogenalkoxyskupina s 1 a¥ 4 atomy
uhliku; '

zv188t& vyhodn& atom halogenu, jako je atom chloru
nebo bromu, nitroskupina, halogenalkylovd skupina

s 1 aZ 2 atomy uhliku, jako je difluormethylovd nebo
trifluormethylovd skupina, alkoxyskupina s 1 a¥ 2
atomy uhliku nebo halogenalkoxyskupina s 1 a¥ 2 atomy
uhliku, jako je difluoromethoxyskupina;

je hydroxylovéd skupina, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥
6 atomy uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 a¥ 6 atomy
uhliku, fenylsulfonyloxyskupina nebo
fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych fenylovy zbytek
dvou naposledy uvedenych substituentd miZe byt
tasteln& nebo zcela halogenovany a/nebo mi¥e nést 1 a¥
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3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a¥ 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zv1ast& vyhodn& hydroxylovd skupina;

R? jsou alkylov& skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;

je atom vodiku nebo alkylové skupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku. |

Velice vyhodné jsou 3- (heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

R8

RQ

R.'».LO

je alkylovd skupina se 2 a% 4 atomy uhliku, nap¥iklad
ethylovd, l-methyl-l-ethylovd, propylovd nebo butylovéa

skupina;

je alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, nap¥iklad
methylovd nebo ethylovad skupina;

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku, nap¥iklad methylovd nebo ethylovd skupina.

Velice vyhodné jsou rovnéZ 3- (heterocyklyl) -

-substituované benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve
ktergych

RB

'je methylova skupina;
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RS

Rlo

je alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, napfiklad
methylova, ethylova, propylovad skupina nebo butylové
skupina;

je alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, nap¥iklad
methylovd nebo ethylovad skupina.

Velice vyhodné jsou rovn&%Z 3- (heterocyklyl) -

-substituované benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve
ktergych

R® a R® jsou methylovad skupina;

R:LO

je atom vodiku.

V¥hodné jsou rovnéZ 3- (heterocyklyl) -substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

X

R:L

je N(C, __ alkylovd) skupina;

zv1&8t& vyhodn& N-methylovd, N-ethylovd, N-(l-methyl-
-l-ethylova) nebo N-propylovad skupina;

je alkylova skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku;
zv14a8t&€ vyhodn& methylovad nebo ethylova skupina;

nejvyhodné&ji methylovad skupina;

R*, R®*, R* a R® jsou atom vodiku, alkylovi skupina s 1 a¥

4 atomy uhliku nebo halogenalkylovid skupina s 1 a% 4
atomy uhliku;
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zZv145tE v¥hodné& atom vodiku, methylovd, ethylovi,
propylovd, l-methyl-l-ethylovd, fluormethylovd nebo
chlormethylova skupina;

nejvyhodn&ji atom vodiku, methylovd, ethylovd, nebo
chlormethylovd skupina;

je atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylova
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupina s 1 a¥ 4 atomy
uhliku, alkylthioskupina s 1 a% 4 atomy uhliku,
halogenalkylthioskupina s 1 a% 4 atomy uhliku, .
alkylsulfonylovd skupina s 1 a%¥ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylsulfonylové:skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zvl1a8t& vyhodn& atom halogenu, jako je atom fluoru,
chloru nebo bromu, nitroskupina, halogenalkylovi
skupina s 1 a% 4 atomy uhliku, jako je ‘
difluormethylovd nebo trifluormethylova skupina,
alkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jako je
methoxyskupina nebo ethoxyskupina, halogenalkoxy -
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jako je difluormethoxy-
skupina, chlordifluormethoxyskupina nebo trifluor-
methoxyskupina, alkylthioskupina s 1 a% 4 atomy uhliku,
jako je methylthioskupina nebo ethylthioskupina,
alkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jako je
methylsulfonylové, ethylsulfonylovd, 1l-methyl-1-
-ethylsulfonylovd nebo propylsulfonylova skupina;

je hydroxylovd skupina, alkoxyskupina s 1 a¥ 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6 atomy uhliku,
alkylsulfonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
alkylkarbonyloxyskupina s 1 a% 6 atomy uhliku,
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C,_.(alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych

fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenjch substituentd

miZe byt astedn& nebo zcela halogenovany a/nebo miZe
nést 1 az 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a¥ 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku;

zv1a8t& vyhodn& hydroxylovéd skupina, alkoxyskupina

8 1 aZ 4 atomy uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6
atomy uhliku, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥ 4 atomy
uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 a¥ 4 atomy uhliku,
fenylsulfonyloxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina,
ve kterych fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych
substituentd miZe byt C4dsteln& nebo zcela halogenovany
a/nebo miZe nést 1 a¥ 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R® jsou alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhlikuy;
zv185t& vyhodné skupina methylovd, ethylova,
propylovad, l-methyl-l-ethylovd, butylova,

1-methyl-1l-propylovd a 2-methyl-l-propylova;

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku;
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zvl1&S8t& vyhodn& alkylové skupina s 1 a%¥ 4 atomy
uhliku;

nejvyhodn&ji methylovd, ethylovd nebo propylova
skupina;

je atom vodiku nebo alkylové skupina s 1 a¥ 4 atomy
uhliku; '

zv1&a8t& vyhodn& atom vodiku nebo methylovd skupina.

Zv1ast& vyhodné jsou 3- (heterocyklyl) -substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterych

R7'

je hydroxylova skupina, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥
6 atomy uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 a% 6 atomy
uhliku, fenylsulfonyloxyskupina nebo
fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych fenylovy zbytek
dvou naposledy uvedenych substituentd miZe byt
tastefn& nebo zcela halogenovany a/nebo mi¥e nést 1 a
3 nésledujici skupiny: nitroskupinu, kyanoskupinu,
alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zvla&té& vyhodn& hydroxylovd skupina.

Vyhodné jsou rovnéZ 3- (heterocyklyl)-substituované

benzoylpyrazoly obecného vzorce I, ve kterjych
prom&nné jsou, jak jsou definovény nife:




R:L

je atom kysliku;
je alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zv1a8t& vyhodné& methylovd nebo ethylova skupina;

R*, R®, R* a R® jsou atom vodiku, alkylovd skupina s 1 a¥

RG

R7

4 atomy uhliku nebo halogenalkylovd skupina s 1 a¥ 4
atomy uhliku;

zv143t& vyhodné atom vodiku nebo halogenalkylovéi
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

je alkylsulfonylovd skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;
zv1a8t& vyhodné& methylsulfonylovd skupina;

je hydroxylovéd skupina, alkoxyskupina s 1 a% 6 atomy
uhliku, alkylkarbonyloxyskupina s 1 a% 6 atomy uhliku,
C,_.(alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve ktergch
fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych substituentt
miZe byt Casteln& nebo zcela halogenovany a/nebo mife
nést 1 aZ 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a% 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

zv148t& vyhodné& hydroxylova skupina, alkoxyskupina
s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve
které fenylovy zbytek miZe byt (mezera) nebo zcela
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halogenovany a/nebo miZe nést 1 aZ 3 halogenalkylové
zbytky s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R® a R® jsou alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R*° Jje atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

R** dJe atom vodiku nebo alkylovid skupina s 1 aZ 4
atomy uhliku.

Zejména jsou 2zvlasté vyhodné slouleniny obecného
vzorce Ial (=I, kde R*, R® a R® jsou methylovad skupina; R*°
a R*™ jsou atom vodiku), obzvl&sté slouleniny Ial.l aZ
Ial.300 z tabulky 1, kde definice zbytkd X a R* aZ R*™ maji
pro slouéeniny'podle tohoto vynélezu obzvlastni vyznam,
nejen v kombinaci s ostatnimi, ale ve v8ech p¥ipadech
rovné% samotné.

Ial
Tabulka 1

&is X R2 R3 Ré RS Ré R7
Ial.l 0 31 H H H SCHs OH

1Ia1.2 0 H H H H SCH,CHj CH
Ial.3 0 H H H H S0,CH3 O
Ial.4 0 H H H H S0,CH,CH3 ‘O
Tal.5 0 H H H H SO,CH(CH3) 2 OH
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Tal.6 0 H " " H ]SO, (CH;)sCHs | OH
Tal.7 o " H . " c1 OH
Tal.8 0 H H H H Br OH
Tal.9 o H H H H T NO, OH
Tal.10 o H H H H CEF, OH
Tal.11l o H H H. H CF, oH
Tal.12 0 " H H " OCH, OH
Ta1.13 0 H H H H OCE,CH; O
Ta1.14 0 H H H " OCEF, OH
Tal.15 0 H H H H OCF, OH
Tal.16 o CH; H H .| E SCH; OH
Tal.17 o CH; | E H H SCH,CHs oK
Ial.18 o CH; H H H SO4CH; oH
Tal.19 o CHs H H H SO02CH;CH, OH
Tal.20 o CH; H H H | SO,CH(CH3)s | OH
Tal.21 o CHs E H H | S0; (CHy)oCH; | OH
[1a1.22 0 CH; H H 3 c1 OH
Tz1.23 0 CHs H H g Br OH
Tal.24 0 CH, " " H NOz oH
Tal.25 0 cH; H " H CHE, OH
Tal.26 o CH; H " H CFs OH
Ial.27 o CH, H E H "~ OCHj; OH
|za1.28 0 CH; H H H OCH,CH; o
Tal.29 0 CEs H " H OCEF; OH
Tai.30 0 CH; H E H OCF, oH
Tal.31 0 g | & CE; H SCH, oH
Ta1.32 0 B 5 cx; | H SCHCH, oH
Tal.33 0 H H CHs H SO,CH; oH
Tal.34 0 H H CH; H SO2CH,CH, OH
Ial.35 0 B H CHjz H SO02CH({CH3) 3 OH
Tal.36 0 " " CHs H | S0z (CEz)2CHs | OH
Tal.37 0 H H CHj H c1 OH
Tal.38 0 H H CH; H Br oH
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Tal.39 0 H H CHj H NO OH
Tal.40 ) H H CHa H CHF, OH
Ia1l.41 0 g H CHj H CF3 OH
Tal.42 0 H H CHj; H OCH3 OH
Ial.43 0 H H . CHj H OCH,CH; ~oH
Tal.44 ) H H CHj H OCHF, OH
|Ta1.45 0 H H CHs H OCF; OH
Tal.d6 0 CHs CHs H B SCH, oH
Ial.47 0 CH; CH3 H H SCH5CH4 OH
Tal.48 0 CHy . | CH; B H SO,CH; OH
Tal.49 ) CH, CHs H H SO,CH,CH; OH
Tal.50 o CHs CH; H H | SO,CE(CH3)2 | OH
Ial.51 0 CHj CH3 H H SOz (CH3 ) 2CHj OH
Tal.52 0 CHj CHa B H ci OH
Ial.53 0 CH3 CHs H " Br oH
Ial.54 0 CH3 CH3 B E NO- OH
Tal.55 o CHj CH3 H . H CHF OH
Ial.56 o) CH; CHj H H CF3 OH
Ial.57 0 CHj CH3 H H OCH; OH
Tal.58 0 CH; CHs H H OCH,CHj OH
Ial.59 0 CH, CH3 H H OCHF, OH
Tal.60 o | cm CH; H H OCF; o
Ial.61 0 CHj H CH; H SCH3 OH
I21.62 0 CH, H CHj 5 SCHLCH; OH
Ial.63 0 CH; H CHs B 'SO,CHy OH
Ial.64 0 CH; K CH; H SO,CHLCH3 OH
1121.65 0 CHj H CHs H SO4CH (CH3) 2 OH
Ial.66 0 CH; H | CH; H SO, (CHy) 2CH3; | OH
Ial.67 0 CH3 H CHj H Ccl OH
Ial.68 0 CH3 H CHa H Br oH
Tal.é69 o} CH3 H CHj3 H NO-, OH
Tal.70 0 CH, " CH, " CHF, OH
Tal.71 0 CHs H CH, " CFs oH
Tal.72 0 CHs - H CHa H OCHj OH
Ial.73 0 CH3 H CH; H OCH,CHj OH
Ial.74 ‘ o} CH3 H CH3 H OCHF; OH
Ial.75 0 CHj H CHj H OCF3 OH
Ial.76 0 H H CH, CH3 SCH; OH
Ial.77 0 H H CH; CH3 SCH,CH; OH
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o} H H CH3 S0,CH; OH
Ial.79 o . | H H CH, CH3 S0,CH,CH; OH
Ial.80 0 H H CH; CH3 SO,CH (CH3) 3 OH
Ial.8l o) H =4 CH; CHj3 S03 (CHz) 2CH3 OH .
Ial.82 o H H  CHj CH3 cl OH
Ial.83 o H H CHj CHs Br OH

Tal.84 0 H H CH3 CHj NO, OH
Ial.85 0 H H CHz CHj CHF, OH .
Ial.86 o H H CH; CH3 CF3 OH
Ial.87 o} H H CH3 CH; odz; OH
Tal.88 0 H H CH; CHs OCH,CH3 OH
Jal.89 0 H B CH3 CHj OCHF, OH
Tal.%0 o} H H CH; CHj OCF3 OH
Tal.91 0 CH3 CHj CH3 H SCH3 OH

{Ta1.92 0 CHs CHj CH3 H SCH3CH3 OH
Ial.93 0 CHj CHa CHj H SO2CH; OH
Ial.94 0 CHj CH3 CHj H SO,CH,CH3 OH
Ial.s95 . ‘0 CHs CH, CH; H { SO2CH(CH3) 2 OH
Ial.96 o} CHj CHj CH3 H S04 (CHa) 2CH3 OH
Ial.97 0 CHa CH; CHi H cl OH
Ial.98 o) CH3 CHj - CHj E Br OH
Tal.99 0 CH; | CHs | CHs H NO; oH
Ia1.100 o) CH; | CHs CH; H CHF; OH
Tal.101 o) CH3 CHs CHs H CF3 OH
Ial.102 o} CH3 CHj CH3 H OCH3 OH
Tal.103 o) CHj CH3 CEj H OCH,CHj OH
Tal.104 0 CH3 CHj CHj | H OCHF, OH
Ta1.105 0 CHs | CHi CHa H. OCF, OH
Ial.106 0 CHa E CH3 CHjy SCH3 OH
Ial.107 0 CH, H CHj3 CH; SCH,CH3 OH
Ial.108 o] CHa H CHj CH3 SO,CH; OH
Ial.109 o) CHj H CH, CH3 SO,CH,CH3 OH
Ial.l10 0 CH3 H CH3 CH3 S02CH(CH3) 2 OH
Ial.1l1l 0 CHs "H CHj3 CHEj3 S03 (CH3) 2CH3 OH

{ITal.ll12 0 CHs H CH; CH3 Cl 0K
Ial.113 0 CH; H CHjy CHs Br OH
Ial.l14 0 CH3 E CH; CHj NO; OH
Tal.115 0 CH3 K CHs -CH3 CHF, OH
Tal.116 o) CHs H CHs CHj CF3 ‘OB
Tal.117 0 CHs H CHj CH3 OCH; OH
Ial.118 0 CHjs H CH3 CHj3 OCH,CH3 OH
Tal.119 o CHs H CHj CHj OCHF5 OH
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Ial.120 e -CHa H CH; CH, OCFj3 OH
Ial.121 0 CHj CH3 CHj CH3 SCHj - OH
Ial.122 ) CHy | CH, CH3 CH; SCH,CH; OH
Ial.123 o CH; CH, CHa CH; SO,CH, oH
Tal.124 0 CH; CH; CH; CH3 SO,CH,CH; OH
Ial.125 0 CHs CH; CH; CH3 | SO,CH(CH;) OH
Ial.l1l26 0 CH; CH; CH; CH; 505 (CH3) 2CH; OK
Ial.l1l27 0 CHj CH; CHs CHy Cl CH
Ial.128 %) CH; CH, CH; CHj Br OH
Ial.129 0 CH;3 CHj CHj CHs; NO3 OH
Ial.130 0 CHs CH; CH3 CHa CHF; OH
Ial.131 o} CHs CH3 CHj CHs " CF3 OH
Ial.132 B CH3 CHj CH3 CH, OCH3 OH
Ial.133 0 CHj CHs CH3 CH3 OCH,CH3 OH
Ial.134 o) CH; CH; CHj CH3 OCHF, OH
Ial.135 0 CHj CH;3 CH; CHj OCF3 OH -
Ial.136 o CH,C1 H H H SCH3 CH
Tal.137 0 CH,C1 H H H SCH4CHj OH
Ial.138 o] CH,Cl H H H SO,CH4 OH
I21.139 o CH,C1 H B H S0,CH,CH3 OH
Ia1.140 0 CH.C1 H H H SO,CH (CH3) 2 OH
Ial.l41 0 CH,C1 H " H SO, (CH,)2CH3; | OH
Ial.142 0 CH,Cl | E H H cl OH
Tal.143 0 CH,C1 H B H Br OH
Tal.l44 0 CH,C1 H H H NO, OH
Ial.145 0 CH,C1 B H H CHF, OH
Tal.146 0 |cmcl | = H H CFs OH
Ial.147 0 CHoCl | E H H OCH3 OH
I121.148 | O | CHpCl | H B H OCH2CH; OH
Tal.149 0 |cHcl | ® H H ~OCHF, o
Iz21.150 0 CHyClL H H H OCF3 OE
Ial.151 | NCH; H H H H SCH3 OH
Ial.152 NCH; H H H H SCH,CH; OH
Ial.153 | NCH; H H H H SO2CH; OH
Ial.154 | NCH; H H H H SO2CH,CH; OH
Tal.155 | NCH, H H H H SO,CH (CHs ) 5 OH
Tal.156 | NCH; H H H H | SO, (CHz).CH, | OH
Tal.157 | NCHj H H H H | c1 OH
Ial.158 | NCH; H H H H Br OH
Ial.159 NCH; H H H H NO; OH

NCH;3 H H H H CHF, OH

Ial.l60
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SO,CH (CH3) 5

H H H H CF3 OH
Ial.162 NCH3 H H H H OCH3 OH
Tal.163 | NCH; H H H H OCH,CH; OH
Ial.164 NCHj - H H H H OCHF5 0H
Ial.l65 NCH; H H H E OCF3 OH
Ial.166 NCH3 CH; E H H SCH3 OH
Ial.167 NCH; CHa H H H SCH,oCH3 OH
Ial.168 NCH3. | CBs; | H H B SO;CH3 OE
Ial.169 NCH3 CHs H H H S0,CHLCH3 OH
Ial.170 NCH; CH; H H " S02CH(CH3) 2 OH
Ial.171 NCH3 CHj H H B SO, (CH3) 2CH3 OH
Ial.172 | NCH; | CHj H H H c1 OH
Tal.173 NCH, CHs H H K Br OH
Ial.174 NCH; CH3 H H B NO5 OH
Ial.175 NCH, CH; B H B CHF, OH
Ial.l76 NCH; CHa B H H CF3 OH
Ial.177 NCH3 CH3 H H H OCH3 OH
Ial.178 NCH3 CH3 H H B OCH,CH3 OH
{121.179 NCH; CH, B H BE OCHF, OH
Ial.180 NCH; CH; H H H OCF3 OH
Ial.181 NCH; H E CHs E SCH, OH
Ial.182 NCH3 B B CHs B SCH,CH3 OH
Tal.183 NCH3 B H CEa H 'S0,CH; OH
Ial.184 NCH4 B H CHj3 B S0,CH,CH5 OH
I2l.185 NCH; B E CHj H SO;CH (CH3) 5 OH
Izl.1l86. NCHj; B H CH3 E S0, {CHy) 2CH; 0)2¢
| Ial.187 NCH, H H CH; B Ccl ' OH
I21.190 NCH3 H B CHj E . CHF3 OH
Ial.191 NCH3 H H CH; H CF3 OH
Ta1.192 NCH3 H H CH; H 'OCH3 OH
Tal.193 NCH3 H H CHj B OCH,CHa OH
Ial.154 NCH3 H E CH, B OCHF, OK
Ial.195 NCH; H H CH, B OCF; OH
Ial.196 NCH3; | CHs CHs B H SCH; 0):4
Ial.197 NCH3 CH3 CHj H E SCH,CH3 OH
Ial.198 NCH3 CHj CHj H H S02CH; OH
Ial.199 NCH3 CHj CHj H H S02CH,CH3 OH
Ial.200 NCHj3 CHi ' CHj H E 0):¢
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Tal.201 | NCH; | CH; .| CHs H H |S502(CE,).CHy | oH
Ial.202 | NCH; CH; | CH; H H c1 OH
Ial.203 | NCH; CH; CHj 2 H "Br OH
Ial.204 | NCH; CHs CHs H H - ' NO3 OH
I21.205 | NCH; CHj3 CHa H H CHF, OH
Ia1.206 | NCH; CHs CHs " H CF3 OH
Ial.207 | NCHj CH3 CHs H 2 OCH3 O
Ia1.208 | NCH; CH3 CH H 2 OCH,CH3 OH
Ial.209 | NCHs | CH; CHs H H OCHF, OH
Ia1.210 | NCH, CHa CHs H H OCF3 oH
Ial.211 | NCH; CHs H CHa H SCHs OH
Ial.212 | NCH, CH; H CHa H SCH,CH3 OH
Ial.213 | NCH; | CEs H CHj; " T SO05CH, OH
Ial.214 NCH; CH4 H CH, 5 S0,CH,CH; OH.
Ial.215 NCH3 CHs H CH; H SO,CH(CHa ) 5 OH
Ial.216 NCH; CH; H CH, H SO, (CHj) 2CH; OH
Ial.217 | NCH; | CH, H CHj H c1 OH
Ial.218 | NCH; CH3 H CH; E Br OH
Ial.219 | NCHj CHj H CHs H NO OH
Ial.220 | NCH3 CH; H CH; H CHF, OH
I21.221 | NCH; CH3 H CH3 H CF; OH
Ial,222 NCH; CHj3 H CH; H OCH3; OH
Ial.223 | NCH; CH; H CH; H OCH,CH; OH
I21.224 | NCH; CHj H CHa H OCHF; OH
Ial.225 | NCH, CHs H CH; H OCF3 OH
Ial.226 | NCHj H H CHs CHj SCHj OH
Ial.227 | NCH3 H H CHa CHs SCH,CH, OH
Ial.228 NCH; H H CHj CH3 S02CH3 . OH '
I1a1.229 | NCHs H H CHs CH3 S0,CH,CH3 OH
Ial.230 NCHj - H H | CH; CHs SO2CH (CH3) 2 0):1
Tal.231 | NCH; H H CHj CH3 |SO;(CH;),CH; | OH
Tal.232 | NCHs H B CHs CH cl oH
Ial.233 | NCH; H H CHa CH3 Br oH
Tal.234 | NCH H H CHs CH; NO, OH
I21.235 | NCH, H B CHs CHa CHF, oH
Ial.236 | NCH, H H CHj CHj CF, OH
Ial.237 | NCH; H H CH; CH3 OCH3 OH
Ial.238 | NCH; H H CH; CH3 OCH,CH; OH
Ial.239 NCH; H H CH3 CH;5 OCHF 5 OH
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Tal.240 | NCH; H H CH; CH3 OCF; OH.
Tal.241 | NCH, CH3 CH; | CHy H SCH3 OH
Ial.242 NCH3 CHi CHs CHs 'H SCH,CH;3 OH
Ial.243 NCH, CH3 CHa CHs H S0O;CH3 18]
Tal.244 | NCH; | CH; | CH; | CH; e SO,CH,CH, OR
Ial.245 | NCH; | CHs | CHs CHs H | S0,CH(CH;)z | OH .
Ial.246 NCH; CH3 CH3 CHj3 H SOz (CH;) 2CH3 OH
Tal.247 | NCHi CHj CH; CH; H c1 OH
I=21.248 | NCHj CH3 CHs -| CHa H Br OH
Ial.249% NCH; CHy CH3 CH3 H NO» QOH
Ial.250 NCH;3 CH3 CHj3 CH3 H CHF; OH
Ial.251 | NCH; | CHs CH; CH;3 H CFa OH
Tal.252 | NCH; | CH; CHs CH; H OCH3 CH
Ial.253 | NCH; CHs CH; CH; E OCH,CH; OH
Ial.254 | NCH; CHs CHa CHa H OCHF, OH
Iz21.255 | NCH; CHy | CHs CHj H OCF; OH
Ial.256 | NCH; CH3 H CH; CHj SCH, OH
Ial.257 NCH; CH; H CH3 CH, SCH;CH3 CH
Ia1.258 | NCH; CH3 H CH; CHs S0,CH; OH
Ial.259 | NCH; CHj H CH; CH; S05CH,CH; OH
I21.260 | NCHj CHs " CH; CH; | SO;CH(CH3), OH
Ial.261 | NCH; CH3 H CHa CH3 | SO;(CH,),CH; OH
Ial.262 | NCH, CHj ¥ CHs CHj Sl OH
1Ial.263 NCH;3 CHj H CH3 CHj Br OH
Ial.264 NCH; | CHj; H CHs . CH, NG, OH
|Ial.265 | NCHj CH3 H CHj CHj CHF, OH
Tal.266 | NCH3 | CHs H CHs CHy CF3 T oHE
Ial.267 | NCHj CH; H CHj3 CH; OCH3 OH
Ial.268 NCH3 CH; E CHEa CH; OCH;CH3 OH
Ial.269 NCH3 CH; H CHy CH; OCHF, OH
TIal.270 | NCHj CH; H CHj3 CH3 OCF3 OH
Ial.271 | NCH; CH; CHs CHj CH, SCH; OH
Ial.272 | NCHs CHj; CHj; CHj; CH; SCH,CH; OH
Tal.273 NCH, CH; CH; CH;, CHy S05CH; OH
Tal.274 | NCHs CHs CH; CHj CH; SO,CH,CH; OH
Ial.275 | NCHi CHj CHj CHa CH; | SO,CH(CH3) OH
Ial.276 NCHa CH; CH3 CHa CH3 S02 (CH;3) 2CH; OH
‘11a1.277 NCH; CH; CHj CH; CHjy ci OH
Ial.278 NCH3 CHa CHs CHa CH, Br OH
Ial.279 | NCH, CHj CHs CH3 NO» O
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CH; | CH; | CH, CH; CHF, OH
Ial.281 ~ NCH; CH3 CHs CH3 CH;, CF3 CH
| Ial.282 | NCH; CH3 CHj3 CHy | CH; OCH3 OH
Tal.283 NCH,3 CH3 CHs CH; | CH, OCH,CH; OH
Tal.284 | NCH; CH; CHj CH3 CHj OCHF, OH
Ial.285 NCH; CH; CHs CH3 CHs OCF3 OH
Ial.286 | NCH; | CH,C1 H H B SCHs ' OH
Tal.287 | NCHE; | CH,C1 H H 24 SCH.CH, OH
Ial.288 | NCH; | cH,C1 H H H SO2CH; OH
Ial.289 NCH; | CH,C1 H H H S02CHLCH3 OH
Ial,290 | NCH3 | CHCl H H 24 SO2CH (CH3) 5 OH
Tal.291 | NCH; |cCHol | H " H | S0;(CH;),CHs | OR
Ial.292 | NCH; | CcH,Cl H H H c1l OH
Tal.293 NCH3 CH,Cl " H H H Br OH
Ial.294 | NCH3 | cHpcl H B E NO, ozt
Ial.295 | NCH; | CH,C1 H H E CHF, OH
Ial.296 | NCHs | CH,C1 H B H CFa OH
Tal.297 NCH; | CH,Cl H B H OCHE; 'OH
ILal.298 NCH3 | CH,Cl B H H OCH,CH3 OH
Ial.299 NCH; | CH,C1 H H H OCHF, OH
I2al.300 | NCH; | CH,Cl H H H OCF5 OH
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MimoZfadn& vyhodné jsou rovn&% sloufeniny obecného
vzorce Ia2, zejména slouleniny Ia2.l a¥ Ia2.300, kteréd se
od odpovidajicich sloudenin Ial.l a% Ial.300 1i81% tim, Ze
R*™ je methylova skupina.

; Ia2

H;C CH,

MimoZ&dn& vyhodné jsou rovné® sloueniny obecného
vzorce Ia3, zejména sloufeniny Ia3.l a¥ Ia3.300, které se
od odpovidajicich sloufenin Ial.l a¥ Ial.300 1i%i tim, 3e
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R® je ethylova skupina.
Ial3

HiC CH,CH3

Mimo¥&dné vyhodné jsou rovné%f sloueniny obecného
vzorce Ia4, zejména slouleniny Ia4.1 a¥ Ia4.300, kterd se
od odpovidajicich sloudenin Ial.l a¥ Ial.300 1i3i tim, Ze
R® je ethylovd skupina a R*™ je methylovad skupina.

0 CH; X

la4

Mimo¥adné vyhodné jsou rovnd% sloudeniny obecného
vzorce Ia5, zejména slouleniny Ia5.1 a% Ia5.300, kteréd se
od odpovidajicich sloulenin Ial.l a% Ial.300 1i%i tim, BZe
R® je l1-methyl-1l-ethylovd skupina.

Ias

CHj
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Mimo¥&dn& vyhodné jsou rovndf sloueniny obecného
vzorce Ia6, zejména slouleniny Ia6.1 a¥ Ia6.300, které se
od odpovidajicich sloudenin Ial.l a¥ Ial.300 1i%i tim, Ze
R® je l-methyl-l-ethylovd skupina a R** je methylova
skupina. ‘

CH;
H;C : Ia6

CH;

MimoX¥&dn& vyhodné jsou rovnds sloueniny obecného
vzorce Ia7, zejména slouleniny Ia7.1 a¥ Ia7.300, které se
od odpovidajicich slou€enin Ial.l a% Ial.300 1i%i tim, %e
R*® je methylovad skupina.

Ia7 -

MimoZf&dn& vyhodné jsou rovn&¥ sloueniny obecného
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vzorce Ia8, zejména slouleniny Ia8.l1 a¥ Ia8.300, které se
od odpovidajicich sloulenin Ial.l a% Ial.300 1i%1 tim, Ze
R*° je methylovd skupina a R** je methylovd skupina.

, Ia8

Hj C/i\ CHj3

CH3 A
Mimofadné& vyhodné jsou rovndz slouleniny obecného
vzorce Ia9, zejména slouleniny Ia9.1 a% Ia9.300, které se
od odpovidajicich slouenin Ial.l a¥ Ial.300 1iZi tim, Ze
R® a R® jsou l-methyl-l-ethylové skupiny.

Ias

Mimofédn€ vyhodné jsou rovn&% sloudeniny obecného
vzorce Iall, zejména slouleniny Ial0.1l a%¥ Ial0.300, které
se od odpovidajicich sloufenin Ial.l aZ Ial.300 1i%{ tim,
Ze R® a R® jsou 1-methyl-l-ethylové skupiny a R** je
methylovad skupina.




- 41 -

o eI o

esssve
L

[ AR X )
L
coos0e

LJ

seey
4930
LER 2
3
LXK X
nee

evevss

Ialo

H3C CH;

Mimo¥adn& vyhodné jsou rovn&Z slou&eniny obecného
vzorce Iall, zejména slouleniny Iall.l a%¥ Iall.300, které
se od odpovidajicich sloulenin Ial.l a¥ Ial.300 1i%i tim,
Ze R® je ethylovd skupina a R*° je methylova skupina.

Jall

HaC CH, CH,CHy -

Mimofadn& vyhodné jsou rovn&Z sloufeniny obecného
vzorce Ial2, zejména slouleniny Ial2.1 a¥ Ial2.300, které
se od odpovidajicich slouenin Ial.l a% Ial.300 1i%i tim,
Ze R® je ethylovd skupina a R*° a R** jsou methylové
skupiny.
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3- (Heterocyklyl) -substituované benéoylpyrazoly
obecného vzorce I se mohou ziskat rdznymi zplsoby,
napfiklad postupy uvedenymi niZe.

- Postup A

Reakci pyrazold obecného vzorce II s aktivovanou
kyselinou benzoovou IIIa nebo kyselinou benzoovou IIIs,
kterd je vyhodn& aktivovédnana na mist® (in situ), se ziska
- odpovidajici acylalni produkt IV a nidsledngym pfesmykem se
ziskd slouenina obecného vzorce I, kde R7 je hydroxylovéa

skupina.
1 X R2
0 R N* 5
O/J ’ .
HO R4
R6 '
¢ I1If
11
R% 4 fs) Rri N'X R2
wl /' ’ x
B + L RE g
N R® |
R} RY RB RS
11 IITIa
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L* je nukleofiln& nahraditelni odstupujici skupina;
jako je atom halogenu, napfiklad atom chloru nebo bromu,
heteroarylovad skupina, nap¥iklad imidazolylovd skupina nebo
pyridylovd skupina, karboxylat, nap¥iklad acetit nebo
trifluoracetét atd.

Aktivovand kyselina benzoovd miife byt poufita pfimo,
Jako je tomu v p¥ipad® benzoylhalogent, nebo vytvo¥ena na
mist€ (in situ), nap¥iklad za poufiti dicyklohexylkarbo-
diimidu, trifenylfosfinu/esteru kyseliny azodikarboxylové,
2-pyridindisulfidu/trifenylfosfinu, karbonyldiimidazolu
atd.

MiZe byt vyhodné provést acyladni reakci za
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pfitomnosti bdze. Reaktanty a pomocnd b&ze se vyhodné&
pouZiji v ekvimol&rnich mno¥stvich. V ur€itych p¥ipadech

. mbZe byt vyhodny lehky pFebytek pomocné bdze, nap¥iklad od

1,2 do 1,5 molarnich ekvivalentli, zaloZené na sloulening

obecného vzorce II.

EY

Vhodné pomocné baze jsou tercidrni alkylaminy, pyridin
nebo uhliitany alkalick§ch kovii. Pro pouZiti jako
rozpouSt&dla jsou vhodné nap¥iklad chlorované uhlovodiky,
jako je methylenchlorid nebo 1,2-dichlorethan, aromatické
uhlovodiky, jako je toluen, Xylen nebo chlorbenzen, ethery,
jako je diethylether, dimethoxyethan, tetrahydrofuran nebo
dioxan, poldrni aproticki rozpouSt&dla, jako je aceto- '
nitril, dimethylformamid, nebo dimethylsulfoxid, nebo
estery, jako je ethylacetdt, nebo jejich sm&si.

Pokud se jako sloZka aktivované karboxylové kyseliny
pouZije benzoylhalogenid, miife byt v§hodné p¥i p¥idavani
této reak&ni slofky ochladit reak®ni sm&s na teplotu 0 aZ
10 °C. Néasledn& se sm&s michi p¥i 20 aZ 100 °C, vyhodnd pri
25 aZ 50 °C, dokud se reakce neukondi. Izolace (work-up) se
provede pohodlnym zptisobem, nap¥iklad nalitim reak®ni sm&si
do vody a extrahovanim hodnotnych produktl. Zv1astd
vhodnymi rozpoust&dly pro tento Gel jsou methylenchlorid,
diethylether, dimethoxyethan, a ethylacetdt. Organicka f&ze
se vysuSi a odstrani se rozpoust&dlo, poté se surovy ester
pouZije na p¥esmyk bez jakékoliv dal%i purifikace.

P¥esmyk ester® na slouCeniny obecného vzorce I je
vfhodné provadét p¥i 20 a¥ 40 °C v rozpouStédle a za
ptitomnosti bédze a, pokud je to vhodné, za pou¥iti
kyanoslouleniny jako katalyzatoru.
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.

e

s R

®osash




Vhodnymi slouleninami jsou nap¥iklad acetonitril,
methylenchlorid, 1,2-dichlorethan, dioxan, ethylacetat,
dimethoxyethan, toluen nebo jejich sm&si. V¥hodngmi
rozpoust&dly jsou acetonitril a dioxan.

Vhodnymi bazemi jsou tercidrni aminy, jako je
triethylamin nebo pyridin nebo uhliditany alkalickych kovii,
jako je uhlilitan sodny nebo uhli&itan draselny, které se
vyhodné pouZivaji vvekvimolérnim mnoZstvi nebo a% ve
EtyIfndsobném p¥ebytku, v zavislosti na esteru.

Vhodnymi kyanosloudeninami jsou anorganické kyanidy a
organické kyanosloudeniny, jako je acetokyanhydrid
a trimethylsilylkyanid. PouZivaji se v mno¥stvi od 1 do 5 %
molarnich, v z&vislosti na esteru. Vy¥hodn& se pouZiji
acetonkyanhydrid nebo trimethylsilylkyanid, nap¥iklad
v mnoZstvi od 5 do 15, vyhodn& 10 % moldrnich, v z&vislosti
na esteru.

Izolace (work-up) se provadi znémym zpisobem. Reak&ni
smés se nap¥iklad okyseli ¥ed&nou minerslni kyselinou, jako
je nap¥iklad 5% kyselina chlorovodikovi nebo sirova, a
extrahuje se organickym rozpoudt&dlem, nap¥iklad
methylenchloridem nebo ethylacetitem. Organicky extrakt
miZe byt extrahovdn 5 a¥ 10% roztokem uhliditanu
alkalického kovu, nap¥iklad roztokem uhli&itanu sodného
nebo draselného. Vodnd féze se okyseli a vyslednd sraZenina
se zfiltruje saci filtraci a a/nebo extrahuje
methylenchloridem nebo ethylacetdtem, a sm&s se sufi a
koncentruje. (Pfiklady p¥ipravy esterd hydroxypyrazolt a
pfesmykli esteri jsou uvedeny napfiklad v evropské patentové
pfihléSce EP-A 282 944 a v US patentu 4 643 757).
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Je rovné€Z mofné vytvorit acylacni produkt obecného
vzorce IV na misté (in situ) reakei pyrazolu obecného
vzorce II, nebo jeho soli alkalického kovu, s
3—(heterocyklilyl)benzenov?m derivétem obecného vzorce V za
pfitomnosti oxidu uhelnatého, katalyz&toru a baze.

‘Rll . ‘
Rl X R2 .
“ L2 [Katalysator]
N>y +
OH R4 e e
1w/+\ 8 R3
RIOTIOR | g
II v R11 o Rl N,X R2
I TS
N o} R4
O/K Rs
R10 g9 RE RS
Iv l
X R2
| R
R4
RS
OH R6

I, kde R” = OH

L*® je odstupujici skupina, jako je atom halogenu,
nap¥iklad atom chloru, bromu nebo iodu, nebo sulfonat, jako

je mesylat nebo triflat; vyhodny je atom bromu nebo
triflat.
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- Acylaéni produkt obecného vzorce IV vede k reakci,
pfimo nebo nep¥imo, &im¥ se ziskd 3- (heterocyklyl) -

--substituovany benzoylpyrazol obecného vzorce I.

Vhodnymi katalyzdtory jsou paladiov? komplexni
ligandy, ve kterych je paladium p¥itomno v oxidadnim stavu
0, kovové paladium, které je pop¥ipad& absorbovéno na
nosi&, a vyhodn& paladnaté soli. Reakce paladnatfch soli
a kovového paladia se vyhodn& provadi za p¥itomnosti
komplexu ligandd.

Pfikladem vhodného paladium(0) -ligandového komplexu je
tetrakis (trifenylfosfin)paladium.

Kovové paladium je vyhodn& absorbovéno na inertni
nosi&, jako je nap¥iklad aktivni uhli, oxid k¥emidity, oxid

~hlinity, siran barnaty nebo uhlilitan vApenat§y. Reakce se

vyhodné provédi za pritomnosti komplexnich ligandd, jako‘je
napriklad trifenylfosfin.

Komplexy vhodnych paladnatych soli jsou paladiumacetat
a chlorid paladnaty. Vyhodnd je p¥itomnost komplexnich
ligandl, jako je nap¥iklad trifenylfosfin.

Vhodnymi komplexnimi ligandy pro paladium-ligandové
komplexy, nebo za jejichZ p¥itomnosti vyhodn& probihi
reakce s kovovym paladiem nebo paladnatymi solemi, jdou
tercidrni fosfiny, jejich% struktura je predstavovéna
nédsledujicimi obecnymi vzorei:

J/ R§\§ /;f
PRP | — (CH) ; —F
\Rc RrRe / Xg
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zbytky R® aZ R jsou alkylovd skupina s 1 a¥ 6 atomi
uhliku, cykloalkylovd skupina se 3 a¥ 6 atomi uhliku,
vyhodn& arylovéd skupina. Arylovou skupinou je
napfiklad naftylovd skupina a substituovansi nebo
nesubstituovanad fenylova skﬁpina, jako je nap¥iklad
2-tolylova skupina a zejména nesubstituovans fenylova
skupina. '

Komplex paladiovych soli miZe byt pfipraven znamgym
zplisobem a vychdzet z paladiovych soli dostupnych na trhu,
jako je chlorid paladnaty nebo paladiumacetat a p¥isludngch
fosfinli, jako je nap¥iklad trifenylfosfin nebo
1,2-bis(difenylfosfin)ethan. Mnoho z komplexnich
paladiovych soli je rovn&%¥ dostupnych na trhu. V¢hodnymi
paladiovymi solemi jsou -binafthyl [(R)(+)2,2"-bisg-
(difenylfosfin)-1,1’]pa1adium(II)chlorid,
bis(difenylfosfin)paladium(II)acetat a zejména
bis(difenylfosfin)paladium(II)chlorid.

Paladiovy kataliz&tor se pou¥iva obvykle v koncentraci
od 0,05 do 5 % molédrnich a vfhodn& v 1 a¥% 3 % molédrnich.

Vhodnymi bdzemi jsou tercidrni aminy, jako je
napfiklad N-methylpiperidin, ethyldiizopropylamin,
1,8-bisdimethylaminonaftalen nebo zejména triethylamin.
Vhodné jsou rovmn&Z uhliditany alkalickych kovi, jako je
uhliBitan sodny nebo uhli&itan draselny. Vhodné jsou vak
rovnéZ smési uhliditanu draselného a triethylaminu. Obvykle
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se pouZivaji od 2 do 4 moldrnich ekvivalentd, zejména 2
molarni ekvivalenty uhli&itant alkalick§ch kovi a od 1 do
4 molédrnich ekvivalentd, zejména 2 molarni ekvivalenty ,
tercidrnich amind, zaloZeno na derivitech 3- (heterocylyl) -
-benzenu obecného vzorce V.

Vhodnymi rozpousté&dly jsou nitrily, jako je
benzenonitril a acetonitril, amidy, jako je
dlmethylformamld dimethylacetamid, tetra- C,_.-alkylurea
nebo N-methylpyrrolidon a vyhodné& ethery, jako je
tetrahydrofuran a methyl- terc.-butylethery. Zv1astd
vyhodné jsou ethery, jako je 1,4-dioxan a dimethoxyethan.

Postup B

Sloufeniny obecného vzorce I, ve kterych R7 neni
hydroxylové skupina se ziskaji reakci sloulenin obecného
vzorce I, ve kterych R”7 je hydroxylova skupina s
alkyla&nimi &inidly, sulfonyla&nimi ¢inidly nebo acyla&nimi

2 3 _n7a
&inidly L3-R gyl). )

I, .= Rl =OH VI L " R7 = QR7a
(=R? + OH)
L® je nukleofilné& nahraditelnd odstupujici skupina,

jako je atom halogenu, nap¥iklad atom bromu nebo chloru,
acyloxyskupina, nap¥iklad acetyloxyskupina nebo
ethylkarbonyloxyskupina nebo alkylsulfonyloxyskupina,
napriklad methylsulfonyloxyskupina nebo trifluormethy1-
sulfonyloxyskupina.



Y] .0 [ e

A XL ERY]
EX Y X
o080

.

L[]
envove
Yy}
eoten
Ed
(R X ]
s00e
[ZE XY 2]

R7® je alkylova skupina s 1 a% 6 atomy uhliku,
alkenylovad skupina se 3 a% 6 atomy uhliku, alkylsulfonylové
skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku, alkylkarbonylovad skupina
s 1 aZ 6 atomy uhliku, C,_.(alkylthio)karbonylovd skupina,
fenylsulfonylova nebo fenylkarbonylovd skupina, ve kterych
fenylovy zbytek -dvou naposledy uvedenych substituentd miZe
byt Castelné nebo zcela halogenovany a/nebo mife nést 1 a%
3 nésledujici skupiny: nitroskupinu, kyanoskupinu,
alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhlikuy, halogenalkylovou
ékupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a¥ 4 atomy
uhliku nebo halogenalkoxyskupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku.

Slouleniny obecného vzorce VI mohou byt pouZity p¥imo,
jako je tomu nap¥iklad v p¥ipadé& sulfonylhalogent nebo
anhydridd kyseliny sulfonové, nebo mohou byt vytvo¥eny na
mist& (in situ), nap¥iklad aktivované sulfonové kyseliny
(za pouZiti kyseliny sulfonové a dicyklohexylkarbonyldi-
imid, karbonyldiimidazol atd.).

Vgchozi latky se obvykle pou¥ivaji v ekvimolarnich
mnoZstvich. MiZe v8ak byt v¥hodné vyu¥it prebytek jedné
nebo druhé léatky.

Pokud je to vhodné, mife byt vyhodné provést reakci za
pfitomnosti bdze. Reaktanty a pomocnd bize se vyhodné
pouZiji v ekvimol&rnich mno¥stvich. V urditych p¥ipadech
miZe byt v¥hodny lehky pfebytek pomocné béze, nap¥iklad od
1,5 do 3 molarnich ekvivalentli, v z&vislosti na sloudenin&
obecného vzorce I.

Vhodné pomocné bdze jsou tercidrni alkylaminy, jako je
triethylamin, pyridin, nebo uhliditany alkalickych kovi,
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napfiklad uhliditan sodny nebo uhliditan draselny a hydridy
alkalickych kovi, nap¥iklad hydrid sodny. Vyhodné je
pouziti triethylaminu a pyridinu.

Vhodnymi rozpoudt&dly jsou napfiklad chlorované
uhlovodiky, jako je methylenchlorid nebo 1,2-dichlorethan,
aromatické uhlovodiky, jako je toluen, xylen nebo
chlorbenzen, ethery, jako je diethylether,
methyl-terc.-butylether, tetrahydrofuran a dioxan, polérni
aprotickd rozpoustédla, jako je acetonitril,
dimethylformamid, nebo dimethylsulfoxid, nebo estery, jako
je ethylacetat, nebo jejich sm&si.

Reak&ni teplota se obecn& pohybuje v rozmezi od 0 °¢
do teploty varu reakéni sm&si.

Izolace (work-up) miZe byt provedena zndmym zplisobem,
CimZ se zisk& produkt.

Pyrazoly obecného vzorce II pou¥ité jako vychozi latky
Jjsou znémy nebo mohou byt p¥ipraveny zndmym zplisobem
(napfiklad evropskd patentova p¥ihl&sSka EP-A 240 001 a J.
Prakt. Chem. 315, 383 (1973)).

Aktivované benzoové kyseliny IIIa mohou byt zisk&ny
znamym zplsobem z benzoovych kyselin IIIR. Ty lze z &&sti
ziskat hydrolyzou z odpovidajicich ester® obecného vzorce
VII. Ty mohou byt pfipraveny konverzi oximu nebo hydrazonu
obecného vzorce VIII na odpovidajici halogenid kyseliny
hydroxamové, zejména chlorid kyseliny hydroxamové, nebo
halogenid karbohydrazidu; vytvofenim nitriloxidu nebo
nitriliminu na mist& (in situ) a jeho reakci s alkenem
(nelze nalézt, napfiklad Chem. Ber. 106, 3258 a¥ 3274
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L* oznaluje alkoxyskupinu s 1 a% 6 atomy uhliku. -

Rovné&Z benzoové kyseliny IIIR mohou byt ziskény
konverzi oximu nebo hydrazonu obecného vzorce IX na
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odpovidajici nitriloxidy nebo nitriliminy a jejich reakci

s alkeny, ¢imZ se ziski odpovidajici cykloadi&ni produkty
(nelze nalézt, nap¥iklad Chem. Ber. 106, 3258 a¥% 3274
(1973)) . Proto nap¥iklad oxim obecného vzorce IX (X=0) je
oxidovén chlore&nanem sodnym a reaguje se vhodnym alkenem v
inertnim rozpoust&dle, jako je methylenchlorid, chloroform,
tetrahydrofuran, dioxan nebo acetonitril. Poté se produkt
konvertuje za p¥itomnosti katalyzdtoru a bdze na kyselinu
benzoovou za poufiti oxidu uhelnatého a vody.? 7,

R2 R4
Rl
12 >‘—'<
\N/ XH R3 RS
e

IX

o =r X __R?
S
~ 4
HO 25 R
RE
IIIB

L® oznafuje odstupujici skupinu, jako je atom
halogenu, napfiklad atom chloru, bromu nebo iodu, nebo

sulfonat, jako je mesylat nebo triflat; vyhodn& atom bromu
nebo triflat.

Na karbonylaéni reakci se analogicky pouZije, co bylo
uvedeno vyse.
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Slou€eniny obecnych vzorct III a V jsou ve viech
pfipadech nové, jako jsou

i X HR2

o Rl X R? _ v N R3

P SS 12 ' )

. R

L R4 RS
. RS RS
R
IIT v

kde ve vSech pfipadech prom&nné R*, R® a% RS a X jsou
definovény pod obecnym vzorcem I a

R= je halogenalkylovd skupina s 1 a¥ 4 atomy uhliku;

L je hydroxylovd skupina nebo zbytek, ktery miZe byt
odstranén hydrolyzou, nebo

L= je odstupujici skupina, kterd miZe byt nukleofiln&
nahrazena.

P¥iklady zbytkd, které mohou byt odstranény
hydrolyzou, jsou alkoxyskupina, fenoxyskupina,
alkylthioskupina a fenylthioskupina, které mohou byt
nesubstituované nebo substituovang, halogenidy,
heteroarylové skupiny p¥ipojené p¥es atom dusiku, amino-
a iminosupina, které mohou byt nesubstltuovane nebo
substituované, atd.

P¥iklady nukleofiln¥ odstranitelngch odstupujicich
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skupin jsou atom halogenu, alkylsulfonyloxyskupina s 1 a¥
4 atomy uhliku a halogenalkylsulfonyloxyskupina s 1a% 4
atomy uhliku.

V¥hodnymi sloudeninami obecného vzorce IITI jsou ty
sloufeniny, ve kterych L je atom halogenu, zejména atom
chloru nebo bromu.

V¥hodné jsou rovn&% ty slouleniny obecného vzorce ITI
ve kterych L je alkoxyskupina s 1 a¥ 6 atomy uhliku.

!

Vfhodné jsou rovné% ty sloudeniny obecného vzorce ITI
ve kterych L je hydroxylova skupina.

7

Ve vztahu k prom&nnym X, R*, a R® a¥ RS, jsou zejména
vyhodnd provedeni sloudenin obecného vzorce III av,
odpovidajici t&mto sloudenindm obecného vzorce I.

P¥iklady provedeni vynilezu

P¥iklady p¥ipravy

4—[2—Methyl-3-(4,5—dihydroizoxazol—3—yl)-4-methylsu1fonyl—
benzoyl]-5-hydroxy-1-(1,1-dimethyl-1-ethy1)-1H—pyrazol '
(sloutenina 2.1)

Varianta 1

0,61 g (3,5 mmol) 1-(1,1-Dimethyl-1-ethyl)-5-hydroxy-
-1H-pyrazolu a 0,79 g (3,9 mmol) dicyklohexylkarbodiimidu
se p¥id4d do roztoku 1,0 g (3,5 mmol) 2-methyl-3-(4,5-
-dihydroizoxazol-B-yl)—4—methylsulfonylbenzoové kyseliny v
dioxanu_a smés se michd p¥i teplot& mistnosti 12 hodin.
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Nerozpustné sloZky se odd&li a poté se p¥ids 0,58 g (4,2
mmol) uhliditanu draselného a sm&s se 3 hodiny zah¥ivad pod
zpétnym chladilem. Poté se rozpoudt&dlo oddestiluje,
odparek se pfidd do 5% roztoku uhli&itanu draselného a
promyje methylenchloridem a toluenem, PH se za pouZiti 10%
kyseliny chlorovodikové upravi na hodnotu 3 a smds se
extrahuje methylenchloridem. Tento methylenchloridovy
roztok se suSi a odstrani se rozpou¥t&dlo. Tim se ziski
0,81 g (teoreticky 57%) 4-[2-methyl-3-(4,5-dihydroizo-
xazo0l-3-yl) -4-methyl sulfonylbenzoyl]l-5 -hydroxy-1-
—(1,1—dimethyl-1—ethyl)—1H-pyrazolu.

Teplota té&ni 195 aZ 198 °C.

Varianta 2

3,78 g (32 mmol) Thionylchloridu se p¥idi k roztoku
6 g (21,2 mmol) 2—methyl-3—(4,S—dihydroizoxazol—B-yl)—
-4-methylsulfonylbenzoové kyseliny v toluenu a sm&s se
zah¥ivad pod refluxem po 4 hodiny. Rozpou$t&dlo se odstrani,
odparek se pfidd do dimethoxyethanu a po kapkédch se p¥ids
roztok 2,97 g (21,2 mmol) 1,1-dimethyl-i-ethyl)-5-hydroxy-
-1H-pyrazolu v dimethoxyethanu. Sm¥s se nédsledn® michd 12
hodin p¥i teplot& mistnosti a 3,5 hodin se zah¥ivi pod
zpétnym chladilem. Sm&s se ochladi, rozpoustédlo se
oddestiluje, odparek se p¥id4d do 5% roztoku uhliditanu
draselného a promyje methylenchloridem. V¥slednd vodna féze
se za pouziti kyseliny chlorovodikové upravi na hodnotu pH
= 1 a vyslednd srafenina se zfiltruje saci filtraci. Tim se
ziska 4,89 g (52%) 4-[2-methyl-3-(4,5-dihydroizo-
xazol-3-yl)l4—methylsulfonylbenzoyl}—5—hydroxy-1—
-{(1,1-dimethyl-1-ethyl) -1H-pyrazolu.
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V zavislosti na ur&itém pou¥itém zptisobu aplikace
mohou byt slouleniny obecného vzorce I nebo herbicidni
prost¥edky, které je obsahuji, vyu21t u fady dalSich plodin
k eliminaci ne#&doucich rostlin. 'Pfiklady vhodnych plodin
jsou nasledujici:

Allium cepa, Ananas comosus, Arachisg hypogea, Asparagus
officinalis, Beta vulgaris sp. alt1s31ma Beta vulgaris sp.
rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var.
napobrassica, Brassica rapa var. silvestris, Camellia
sinensis, Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis, Citrus
limon, Citrus sinensis, Coffea arabica, (Coffea canephora,
Coffea liberica), Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus
carota, Elaeis guineensis, Fragaria vesca, Glycine max,
Gossyplum hirsutum (Gossypium arboreum, Gossyplum
herbaceum, Gossypium vitifolium), Helianthus annuus, Hevea
brasiliensis, Hordeum vulgare, Humulus lupulus, Ipomea
batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum
usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec.,
Manihot esculenta, Medicago sativa, Musa spec., Nicotiana
tabacum (N. rustica), Olea europea, Oryza sativa, Phaseolus
lunatus, Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus spec.,
Pisum sativum, Prunus avium, Prunus persica, Pyrus
communis, Ribes sylvestre, Ricinus communis, Saccharum
officinarum, Secale cereale, Solanum tuberosum, Sorghum
bicolor (s. vulgare), Theobroma cacao, Trifolium pratense,
triticum aestivum, Triticum durum, Vicia faba, Vvitis
vinifera a Zea mays.

Navic mohou byt sloueniny obecného vzorce I pouZity
rovnéZ u plodin, které toleruji plsobeni herbicidd
pisobicich na oplozeni, véetn& zplisobli genového
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inZenyrstvi.

Sloueniny obecného vzorce I nebo herbicidni
prostfedky, které je obsahuji, mohou byt pouZity nap¥iklad
ve form& vodnych roztokt pfipravenych pro sprej, praskuy,
suspenzi, rovn&%f vysoce koncentrovangch vodnych, olejovych
nebo jinych suspenzi nebo disperzi, emulzi, olejovych
disperzi, past, paSkovacich prost¥edkd, materidld pro
rozsévani rozhozem nebo granuli, prost¥ednictvim
post¥ikovéni, rozprafovéni, praskovéni, rozsévéni rozhozem
nebo zalévani. PouZiti forem z&ivisi na zamyS8lenédm cili;

v kaZdém pripad® by m&li zarudit velmi jemnou distribuci
aktivnich slouenin podle tohoto vyndlezu.

Herbicidni prost¥edky obsahuji herbicidn& G&inné
mnoZstvi nejmén& jedné slou€eniny obecného vzorce I nebo
zem@d€lsky vyuZitelné soli slouleniny obecného vzorce I a

pomocné latky obvykle pou¥ivané pro formulovani latek k
ochrané rostlin.

Vhodné inertni pomocné l&tky obecn& zahrnuji frakce
minerdlnich olejt o st¥edni as vysoké teploté& varu, jako je
petrolej a motorovad nafta, dile oleje uhelného dehtu
a oleje rostlinného nebo ¥ivo&isného pGvodu, alifatické,
cyklické a aromatické uhlovodiky, nap¥iklad parafiny,
tetrahydronaftalen, alkylované naftaleny a jejich derivéty,
alkylované benzeny a jejich derivéty, alkoholy, jako je
methanol, ethanol, propanol, butanol a cyklohexanol,
ketony, jako je cyklohexanon, nebo 8ilné poldrni
rozpoustédla, nap¥iklad aminy, jako je N-methyl-
pyrrolidon a vodu.

Vodné formy pouZiti mohou byt pfipraveny
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z emulznich koncentrédtl, suspenzi, past, rozpustnych
prégka, smédivych prafki, nebo ve vodd disperzibilnich
granuli, p¥idénim vody. K pfipravé emulzi, past nebo
olejovych disperzi mohou byt latky jako takové nebo
rozpuSt&né v oleji &i rozpousitddle homogenizovény ve vodé&
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prostfednictvim vlh&idla, pojidla, disperzniho &inidla nebo

emulsifikaéniho &inidla, a pokud je to zadouci,
rozpouSté&dla nebo oleje, které jsou vhodné k ¥ed&ni ve
vodé.

Vhodnymi surfaktanty (adjuvans) jsou soli alkalick§ch
kovl, soli kovl alkalick§ch zemin a amoniové soli
aromatickych sulfonoviych kyseliﬁ, nap¥iklad ligno-, fenol-,
naftalen-, a dibutylnaftalensulfonovd kyselina, a mastné
kyseliny, alkyl- a alkylarylsulfonity, alkylsulfaty,
laurylethersulfaty a sulféty alifatickych alkohol® a soli
sulféatd hexa-, hepta- a oktadekanoltl a rovn&: alifaticky
alkohol glykolether, kondenz&ty sulfat® naftalenu a jeho
derivétd s formaldehydem, kondenzity naftalenu nebo
naftalensulfonovych kyselin s fenolem a formaldehydem,
polyoxyethylenoctylfenolether, ethoxylovany izooktyl-,
oktyl-, nebo nonylfenol, alkylfenyl- nebo
tributylfenylpolyglykolether, alkylarylpolyetheralkoholy,
izotridecylalkohol, kondenzity alifatickych alkohold
s ethylenoxidem, ethoxylovan§ ricinovy olej,
polyoxyethylenalkylethery nebo polyoxypropylenalkylethery,
laurylalkoholpolyglykolether, estery sorbitolu,
ligninsulfit odpadnich vod nebo methylceluléza.

PraZky, materidly pro rozsévéni rozhozem a prasgkovaci
prostfedky mohou byt pfipraveny misenim a mletim aktivnich
sloufenin spoleén& g pevnym nosidem.
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Granule, napf¥iklad potahované granule, impregnované
granule a homogenni granule mohou byt pfipraveny navazanim
aktivnich slouenin na pevné noside. Pevnyminosii jsou
minerdlni zeminy, jako jsou oxid kfemility, silikagely,
kfemiitany, mastek, kaolin, vépenec, vépno, k¥ida, jil,
spras, hrn&i¥skd hlina, dolomit, rozsivkovd zemina, siran
vépenaty, siran hofeénaty, oxid hofelnaty, pidni syntetické
latky, hnojiva jako jsou siran amonny, fosforenan amonny a
dusilnan amonny, mo¥ovina a produkty rostlinného puvodu,
jako je obilnid mouka, moulka z kliry stromi, d¥ev&ni moulka
a moucka ze sko¥ipek ofechli, celuldzové préasky a jiné pevné
nosice.

Koncentrace sloudenin obecného vzorce T v prostfedcich
pfipravenych k pouZiti se miZe pohybovat v Sirokém rozmezi.
Obecné& obsahuji prost¥edky od 0,001 do 98 % hmotnostnich,
vyhodn& od 0,01 af 95 % hmotnostnich, nejméné jedné aktivni
slouCeniny. Aktivni sloufenina se pouZiva v distot& od 90
do 100 %, vyhodn& 95 a% 100 % (podle NMR spektra) .

Nésledujici p¥iklady prostredkd ilustruji p¥iprawvu
takovich prost¥edkl:

Priklad I

20 Hmotnostnich dild sloudeniny &. 2.8 se rozpusti ve
smé&si sloZené z 80 hmotnostnich dild alkylbenzenu, 10
hmotnostnich dild sm&si 8 a% 10 mol ethylenoxidu p¥idangch
do 1 mol N-monoethanolamidu kyseliny oleové, 5 hmotnostnich
dilt dodecylbenzensulfonatu vipenatého a 5 hmotnostnich
dild 40 mol sm&si ethylenoxidu pfidaného do 1 mol
ricinivého oleje. Nalitim roztoku do 100 000 hmotnostnich
dild vody a jemnou distribuci v ni se ziska vodnéd disperze
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obsahujici 0.02 % hmotnostnich aktivni slouleniny.
Prfiklad II

20 Hmotnostnich dild sloueniny &. 2.9 se rozpusti ve
sme&si sloZené ze 40 hmotnostnich dild cyklohexanonu, 30
hmotnostnich dild izobutanolu, 20 hmotnostnich dflt sm&si
7 mol ethylenoxidu p¥idaného do 1 mol izooktylfenolu a 10
hmotnostnich dild sm&si 40 mol ethylenoxidu p¥idaného do
1 mol ricinivého oleje. Nalitim roztoku do 100 000
hmotnostnich dild vody a jemnou distribuci v ni se ziski
vodnd disperze obsahujici 0.02 % hmotnostnich aktivni
slouleniny.

- P¥iklad III

20 Hmotnostnich dild aktivni slouleniny &. 2.3 se
rozpusti ve sm&si slofené z 25 hmotnostnich dild
cyklohexanonu, 65 hmotnostnich diltt frakce minerdlniho
oleje o teploté& varu 210 a%¥ 280 °C a z 10 hmotnostnich dila
smési 40 mol ethylenoxidu p¥idaného do 1 mol ricinivého
‘oleje. Nalitim roztoku do 100 000 hmotnostnich dild vody
a jemnou distribuci v ni se zisk& vodni disperze obsahujici
0.02 % hmotnostnich aktivni sloudeniny.

P¥iklad IV

20 Hmotnostnich dild aktivni slouleniny &. 2.3 se
dikladn& smichd se 3 hmotnostnimi dily'diizobutylnaftalen-
sulfondtu sodného, 17 hmotnostnimi dily sodné soli kyseliny
lignosulfonové ze sulfitovych odpadnich vod a se 60
hmotnostnimi dily préaSkového silikagelu a sm&s se mele
v kladivkovém Srotovniku. Jemnou distribuci sm&si ve 20




000 hmotnostnich dilech vody se ziskd sprejovd smés
obsahujici 0.1 % hmotnostnich aktivni slouleniny.

P¥iklad Vv

3 Hmotnostni dily aktivni slouleniny &. 2.9 se smiché
g 97 hmotnostnimi dily jemné& déleného kaolinu. Tim se ziska
praSek obsahujici 3 % hmotnostni aktivni sloudeniny.

_ P¥iklad VI

20 Hmotnostnich dild aktivni sloudeniny &. 2.8 se
dikladné& smich& se 2 hmotnostnimi dily dodecylbenzen-
sulfondtu vapenatého, 8 hmotnostnimi dily alifatického
alkoholu polyglvkoletheru, 2 hmotnostnimi dily kondenzétu
fenolu mo&oviny a formaldehydu a 68 hmotnostnimi dily
parafinového miner&lniho oleje. Tim se ziskd stabilni
olejova digperze.

Priklad VII

1 Hmotnostni dil aktivni sloudeniny &. 2.3 se rozpusti
ve sm@si sloZené ze 70 hmotnostnich dild cyklohexanonu, 20
hmotnostnich dild ethoxylovaného izooktyfenolu a 10
hmotnostnich dild ethoxylovaného ricinového oleje. Tim se
ziskd stabilni emulzni koncentrat.

P¥iklad VIII

1 Hmotnostni dil aktivni slouleniny &. 2.9 se rozpusti
ve smési sloZené ze 80 hmotnostnich dild cyklohexanonu,
a 20 hmotnostnich dild Wettol ®> EM 31 (neionické
emulsifikadni ¢inidlo zaloZené na ethoxylovaném ricinovém
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oleji). Tim se ziskd stabilni emulzni koncentrat.

Sloudeniny obecného vzorce I nebo herbicidni
prost¥edky mohou byt aplikovény pfed vznikem ohroZeni
(pre-emergence) nebo ndsledné (post-emergence) . Pokud je
aktivni slou¥enina mén& dob¥e tolerovana uréitou plodinou,
mohou byt poufity takové aplikalni techniky p¥i kterych
jsou herbicidni prostfedky rozpraSovany, za pomoci
rozpradovaciho za¥izeni tak, Ze p¥ichdzi do co nejménsiho
mo¥ného kontaktu, pokud vibec, s listy citlivych plodin,
zatimco aktivni sloueniny zasdhnou listy neZddoucich
rostlin rostoucich pod nimi nebo holého povrchu pudy
(post-directed, lay-by - pfesnd citace).

Aplika®ni mnoZstvi slouleniny obecného vzorce I Jsou
od 0,001 do 3,0, vyhodn& 0,01 aZ 1,0 kg/ha aktivni létky, v
zavisloti na cili regulace, ro&nim obdobi, cilovych
rostlindch a rlGstovém stédiu.

K roz¥i¥eni spektra plsobeni a dosaZeni synergickych
A¢inkt, mohou byt 3—(héterocyklyl)-substituované
penzoylpyrazoly obecného vzorce I michény se Sirokou ¥dou
zéstupct jingch herbicidn& nebo rlstové regulalné
pusobicich skupin sloulenin a poté aplikovany soub&iZné.
Vhodngmi slofkami smEsi jsou napZ¥iklad 1,2,4-thiadiazoly,
1,3,4-thiadiazoly, amidy, kyselina amidofosforelnd a jeji
derivity, aminotriazoly, anilidy, (hetero) aryloxyalkanoové
‘kyseliny a jejich derivaty, kyselina benzoova a jeji
derivaty, benzothiadiazinony, 2-(hetero)aroyl-1,3-cyklo-
hexandiony, heterocarylarylketony, benzylizooxazolidinony,
meta-CFB-fenylové derivéty, karbamaty, kyselina
chinolinkarboxylovd a jeji derivéty, chloracetanilidy,
derivéaty cyklohexanonoximetheru, diaziny, kyselina
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dichlorpropionovad a jeji derivaty, dihydrobenzofurany,
dihydrofuran-3-ony, dinitroaniliny, dinitrofenoly,
difenylethery, dipyridyly,'halogenkarboxylové kyseliny
a jejich derivéty, moovina, 3-fenyluracily, imidazoly,
imidazolinony, N-fenyl-3,4,5,6-tetrahydroftalimidy,
oxadiazoly, oxirany, fenoly, estery kyseliny aryloxy-

a heteroaryloxyfenoxypropionové, kyselina fenyloctova

a jeji derivaty, kyselina 2-fenylpropionova a jeji
derivaty, pyrazoly, fenylpyrazoly, pyridaziny, kyselina
pyridinkarboxylovd a jeji derivaty, 2-pyrimidylové estery,
sulfonamidy, sulfonylurea, triaziny, triazinony, '
triazolinony, triazolkarboxamidy a uracily.

MiZe byt ddle vyhodné aplikovat sloudeniny obecného
vzorce I samotné nebo jedtd soubé&iZné& v kombinaci s jinymi
herbicidy, ve form& sm@si s jinymi latkami na ochranu
plodin, nap¥iklad spole&né& s 1atkami pro regulaci Skbdch
nebo fytopatogennich hub &i bakterii. Zajimava je rovnéZ
misitelnost s roztoky minerdlnich soli, které se vyuZivaji
k 18&b& nutri&niho nedostatku nebo nedostatku stopovych
prvkd. Mohou byt rovn&Z pridavany nefytotoxické oleje
a olejové koncentraty.

P¥iklady pouZiti

Herbicidni aktivita 3- (heterocyklyl) -substituovanych
benzoylpyrazoll obecného vzorce I byla pfedvedena
nasledujicimi sklenikovymi pokusy.

Pou¥itymi kultiva®nimi nddobami jsou plastické
kvétini&e obsahujici jako substrdt hlinitopisitou zeminu
s pribli¥n& 3,0 % humusu. Semena testovanych rostlin se
vyseji odd&len& pro kaZzdy druh.
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Pro oSetfeni p¥ed vznikem ohroZeni (pre-emergence
treatment) se aktivni sloudeniny, které byly suspendovény
nebo emulsifikovény ve vod&, aplikuji pfimo po vyseti, za
pou¥iti jemn& distribuujicich trysek. Nadoby se jemné
zavlaZ%i, aby se vyvolalo klifeni a rist a ndsladné se
prikryji prodySnou plastikovou képi, dokud rostliny
nezako¥eni. Tento kryt zpisobuje jednotné klideni
testovanych rostlin, pokud kli&eni neni nepZiznivé
ovlivn&no aktivnimi sloudeninami.

Pro ofetteni nédsledn& po vzniku ohroZeni (post-
-emergence treatment) se testované rostliny nejprve nechaji
vyrist do vy8ky 3 aZ 15 cm, v zavislosti na habitu rostlin
a teprve poté se ofet¥i aktivnimi slouleninami, které byly
suspendovany nebo emulsifikovény ve vod&. Pro tento (lel se
testované rostliny bud p¥imo vysejié a nechaji vyrtst ve
stejnych nadobdch, nebo se nejprve nechaji vyrist odd&len&
jako semendl®ky a p¥esadi se do testovacich nddob par dni
p¥ed oSet¥enim. Aplikalni mnoZstvi pro nésledné oBetfeni
(post-emergence treatment) jsou 0,5, 0,25, 0,125 nebo
0,0625 kg aktivni latky na hektar.

V zavislosti na druhu se rostliny udrZuji p¥i teplot?
10 a% 25 ©C nebo 20 a%Z 35 °C. Testovaci obdobi je 2 az 4
tydny. B&hem této doby jsou rostliny sledovany a
vyhodnocuje se jejich odpovéd na individudlni oSet¥eni.

Vyhodnoceni se provadi za pouZiti 8ké&ly od 0 do 100.
100 znameni %&dné ohroZeni rostlin nebo kompletni znicdeni
minimdln® nadzemnich &&sti a 0 znamend %4dné poSkozeni nebo
normdlni prib&h ristu.
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Rostlinami pouZitymi p¥i sklenikovy§ch pokusech jsou

nésledujici druhy:

odborny nazev

Cesky nazev

Abutilon theoprasti
Amaranthus retroflexus
Avena fatua
Chenopodium album
Echinochloa crus galli
Polygonum persicaria
Setaria faberi

Setaria viridis
Sinapis alba

Solanum nigrum

mraléfidk theoprastiv
laskavec srstnaty (ohnuty)
oves hluch?'

merlik bily

jeZatka ku¥i noha

rdesno Cervivec

bér fabertv

bér zeleny

hotéice bila

lilek &erny

P¥i aplika&nich mnoZstvich 0,125 nebo 0,0625 kg/ha
vykazovala sloulenina 2.3 (tabulka 2) velmi dobré plisobeni
proti neZddoucim rostlindm jeZatce ku¥i noze (Echinochloa
crus galli), laskavei srstnatému (Amaranthus retroflexus),
merliku bilému (Chenopodium album), rdesnu &ervivei
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(Polygonum persicaria) a lilku &ernému (Solanum nigrum).

Sloulenina 2.8 (tabulka 2) vykdzala velmi dobré G&inky
prl nésledné (post emergence) regulaci p¥i aplika&nich
mnozstv1ch 0.5 az 0.25 kg/ha u plevelnych rostlin je¥atka
ku¥i noha  (Echinochloa crus galli), bér zeleny (Setaria
viridis), merlik bily (Chenopodium album) a lilek Serny
(Solanum nigrum).'

Velmi dobré je pusobeni slouleniny 2.9 (tabulka 2),
pokud je aplikové@na p¥i nésledném (post-emergence) zpisobu
v aplika&nich mnoZstvich 0,25 nebo 0,125 kg/ha na traviny
oves hluchy (Avena fatua) a bér zeleny (Setaria viridis)
-a na plevele laskavec srstnaty (Amaranthus retroflexus),
rdesno &ervivec (Polygonum persicaria) a ho¥dici bilou
(Sinapis alba);

Podobné sloufenina 2.10 (tabulka 2) mi, v aplika&nich
mnoZstvich 0,25 nebo 0,125 kg/ha, velmi dobré G&inky p¥i
nésledné (post emergence) regulac1 na nezédou01 rostliny
jeZatka ku¥i noha (Echinochloa crus galli), merlik bily
(Chenopodium album), ho¥tice bild (Sinapis alba) a lilek
Cerny (Solanum nigrum) .
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PATENTOVE NAROKY

1. 3-(heterocyklyl)-substituované benzoylpyrazoly
obecného vzorce I:

(1)

ve kterém

X je atom kysliku, skupina vzorce NH nebo N(C_
alkylova) skupina;

-6

R* je alkylové skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku;

R®, R®, R* a R® jsou atom vodiku, alkylovéd skupina s 1 aZ
4 atomy uhliku nebo halogenalkylovd skupina s 1 az 4
atomy uhliku;

R® je atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylova
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 aZ
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku, alkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylsulfonylovad skupina s 1 a¥ 4 atomy uhliku;




R'l

R® a

R‘:L [e]

R:Ll

- je hydroxylova skupina, alkoxyskupina s 1 aZ 6 atomy

uhliku, alkenyloxyskupina se 3 a% 6 atomy uhliku,
alkylsulfonyloxyskupina s 1 a% 6 atomy uhliku,
alkylkarbonyloxyskupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
C__.(alkylthio)karbonyloxyskupina, fenylsulfonyl-
oxyskupina nebo fenylkarbonyloxyskupina, ve kterych
fenylovy zbytek dvou naposledy uvedenych substituent
miZe byt C&asteln& nebo zcela halogehovan? a/nebo miZe
nést 1 aZ 3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 a¥

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a%¥ 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a%¥ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

R® jsou alkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

je atom vodiku nebo alkylovéd skupina s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

kde pofet atomil uhliku ve zbytcich R®, R® a R*° &ini
dohromady nanejvys 7,

je atom vodiku nebo alkylovd skupina s 1 a% 4 atomy
uhliku;

a jejich zem&délsky vyuZitelné soli.

2. 3-(heterocyklyl) -substituované benzoylpyrazoly

obacného vzorce I, podle néroku I, kde

X

je atom kysliku;




R* je alkylové skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

RS alkylthioskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
alkylsulfonylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

3. 3-(heterocyklyl) -substituované benzoylpyrazoly
obecného vzorce I, podle ndroku I, kde

X je atom kysliku;
R* je alkylové skupina s 1 a% 4 atomy uhliku;
R® atom halogenu, nitroskupina, halogenalkylové skupina s
1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupina s 1 a¥ 4 atomy uhliku nebo

halogenalkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku;

4. 3-(heterocyklyl) -substituované benzoylpyrazoly
obecného vzorce I, podle néroku I, kde

X je N(C, __ alkylovd) skupina;
5. ZplUsob p¥ipravy 3f(heterocyklyl)-substituovan?ch
benzoylpyrazollt obecného vzorce I, podle niroku I, kde

zbytek R” je hydroxylové skupina, vy zna duijici s
e t i m, 2e zahrnuje acylaci pyrazolu obecného vzorce II:

N~y u II
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aktivovanou kyselinou benzoovou obecného vzorce IIIa nebo
kyselinou benzoovou obecného vzorce IIIR:

X R2 R X R2
O R; qu O R’ Iq 3
I R? [ R
R4 Ré
1.1 RS HO RS
RS RS
IIIa ' IIIB-

kde prom&nné X, R*aZ R®, R® aZ R™* jsou, jak byly
definovény v nidroku 1 a L* je nukleofilné nahraditelné
odstupujici skupina a acylééni produkt pfesmykujici, za
p¥itomnosti nebo nep¥itomnosti katalyzdtoru, &imZ se ziski

sloudenina obecného vzorce I, kde zbytek R7 je hydroxylova
skupina.

6. Zplsob pIipravy 3- (heterocyklyl) -substituovangych
benzoylpyrazoll obecného vzorce I, kde zbytek R7 je
hydroxylova skupina, podle ndroku I,
vyznadécuiji ci se ti ﬁ} Ze zahrnuje reakci
pyrazolu obecného vzorce II: |

Rril
I
N~y
I1
R10 R RE

ve kterém promé&nné R® aZz R** jsou, jak byly definoviny
v ndroku 1 nebo jejich soli alkalickgch kovil, s derivétem
3- (heterocyklyl)benzenu obecného vzorce V:

seew

.
XX R LAJ

-
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kde prom&nné X, R*aZ R® jsou, jak byly definovany v nidroku
1 a L® je za p¥itomnosti oxidu uhelnatého, katalyzdtoru
a baze odstupujici skupina.

7. 2Zplsob pfipravy 3- (heterocyklyl)-substituovanych
benzoylpyrazolli obecného vzorce I, kde zbytek R” neni
hydroxylova skupina, podle ndroku I, vy z n a -

Cujici se tim, Ze zahrnuje reakci

3- (heterocyklyl) -substituovanych benzoylpyrazoll obecného
vzorce I:

/{\‘ " I
" R0 RS RS
kde zbytek R7 je hydroxylova skupina, se sloudeninou
obecného vzorce VI:
LB_R7a VI .

ve kterém
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je nukleofilné nahraditelnd odstupujici skupina;

je alkylova skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,

alkylsulfonylovad skupina s

6
alkenylova skupina se 3 aZ 6 atomy uhliku,
1 a% 6 atomy uhliku,
1

alkylkarbonylovd skupina s 1 aZ 6 atomy uhliku,
C1_4(alkylthio)karbonylové skupina, fenylsulfonylova
nebo fénylkarbonylové skupina, ve kterych fenylovy
zbytek dvou naposledy uvedenych substituentd miZe byt
tastednd nebo zcela halogenovany a/nebo mife nést. 1 aZ
3 nésledujici skupiny:

nitroskupinu, kyanoskupinu, alkylovou skupinu s 1 az

4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4
atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenélkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku.

8. Ester kyseliny benzoové obecného vzorce III:

X _R?
o R .
1 R?
4
L LR III
RS |

promgnné X, R* a R® a% R® jsou, jak byly definovény v naroku

R2

1, a
je halégenalkylové skupina s 1 a%Z 4 atomy uhliku;

je hydroxylovd skupina nebo zbytek, ktery miZe byt
odstran&n hydrolyzou.
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9. Derivat 3-(heterocyklyl)benzenu obecného vzorce V:

1 X R2
R N* 5
1.2 | R
R4 v
RS
RS

kde proménné X, Rlaz R® jsou, jak byly definovany v naroku
1

R? je halogenalkylovd skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku; a
L2 nukleofilné nahraditelnd odstupujici skupina.

10. Prostredek, vy znac¢ujici se tim, Ze
obsahuje herbicidné h¢inné mnoZstvi nejméné jednoho
3-(heterocyklyl)=-substituovaného benzoylpyrazolu nebo
zeméd&lsky vyuZitelné soli sloucCeniny obecného vzorce I,
podle nékterého z naroku 1 aZ 4 a pomocné latky obvykle
pouzivané pro formulovani latek na ochranu plodin.

11. Zpusob p¥ipravy prostfedkd podle naroku 8,
vyznac¢ujici se tim, Ze zahrnuje smiseni
herbicidné Gé&inného mnozZstvi nejméné jednoho
3-(heterocyklyl)-substituovaného benzoylpyrazolu nebo
zemédélsky vyuZitelné soli sloucCeniny obecného vzorce I,
podle nékterého z narokid 1 aZ 4 a pomocné latky obvykle
pouzivané prJ'formulovéni latek na ochranu plodin.

12. Zplsob regulace nezZadouci vegetace,

vyznadujici se tim, Ze se herbicidné u€inn

[0S
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mnoZstvi nejméné jednoho 3- (heterocyklyl) -substituovaného

benzoylpyrazolu nebo zem@d&€lsky vyuZitelné soli slouleniny
obecného vzorce I, podle nékterého z nédrokl 1 aZ 4, necha

puasobit na rostliny, jejich vzrist a/nebo semena.

13. PouZiti 3- (heterocyklyl) -substituovanych
benzoylpyrazolll a/nebo zem&d&€lsky jejich zem@d&lsky
vyuZitelnych soli podle n&kterého z ndrokd 1 a% 4 jako

herbicida.
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