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Derivét benzamidoximu obecného vzorce I, kde znamena

R' alkyl, skupinu R’CH,, kde znamen4 R® C; scykloalkyl,
'halogencl.galkyl, C,salkoxy, C,.;alkylthio, C;.;alkylsulfinyl,
C,aalkylsulfonyl, C,.;alkoxykarbonyl, kyano, amino,
monoC,.;alkylamino, di(C,.;alkyl)amino, acylamino s 1-3
atomy uhliku, nebo R! znamena C,.4alkenyl nebo C,.alkinyl,
R? fenyl popfipadé s alespoit jednim substituentem ze souboru
halogen, C,.alkyl, C, ;alkoxy, halogenC, jalkyl a
halogenC,.;alkoxy, nebo znamend S nebo 6 &lennou
aromatickou heterocyklickou skupinu s 1 a% 3 heteroatomy ze
souboru atom N, O, S, poptipadg alespoil s jednim
substituentem ze souboru halogen, C,_salkyl, C,.;alkoxy,
halogenC, ;alkyl a halogenC, ;alkoxy,

X! halogenC,4alkyl.

X2, X3, X*, X® nezavisle atom H, halogen, C,.4alkyl, skupinu
halogenC,4alkyl, C,.;alkoxy, halogenC,_4alkoxy,
C,4alkylthio, C,_4alkylsulfinyl, C,4alkylsulfonyl, nitro, amino
nebo C,4alkylkarbonylamino,

r; a rz nezdvisle atom H, halogen, C,_salkyl, halogenC, 4alkyl,
C,.4alkoxy, C;_salkylthio nebo amino, nebo spoledn¥ s atomem
C, na ktery jsou vazany, karbonyl,
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Derivat benzamidoximu, zpiisob jeho pripravy a zemédélsko-zahradnicky fungicidni
prostredek, ktery ho obsahuje

Oblast techniky

Vynalez se tyka derivatu benzamidoximu, zpisobu jeho pfipravy a zemédélsko-zahradnického
fungicidniho prostiedku, ktery ho obsahuje.

Dosavadni stav techniky

Pii p&stovani zemé&délskych a zahradnickych plodin se v minulosti pouzivalo mnoho riznych
fungicidnich prostfedkit ke zvladnuti chorob na rostlindch, pfi€emz mnoho znich nebylo
dostate¢né uzite&nych, vzhledem ke své nedostatecné ucinnosti ke zvladnuti chorob rostlin,
vzhledem komezenim pfi jejich pouzivani vlivem vyskytu zbytkovych kmenii patogeni
rostlinnych chorob ve fungicidech, vzhledem k vyvoji fytotoxicity a kontaminace rostlin a/nebo
vzhledem k jejich silné toxicité pro lidi, doméci i divoka zvitata. Z t€chto diivodl existuje trvald
potteba vyvinout bezpe¢né fungicidy k pouziti v zemé&délstvi a v zahradnictvi, které by nemély
uvedené nedostatky.

Nekteré derivaty benzamidoxamu, které jsou blizké slouceninam podle tohoto vynélezu a jejich
pouziti jako fungicidu popisuje japonské zverejnénad piihlaska vynalezu Cislo Hei2-6453
Gazette. Je viak ziejmé, ze biologicka aktivita téchto derivati benzaminoximu nestaci
k praktickému zvladani nemoci rostlin.

Je proto ukolem vynalezu poskytnout nové slou¢eniny, které mohou byt fungicidni v zemédé€lstvi

a zahradnictvi a schopné vyhodné vyroby v primyslovém méfitku, k trvalému ovladani nemoci
rostlin a k jejich bezpe€nému pouZivani.

Podstata vynalezu

Podstatou vynalezu je derivat benzamidoximu obecného vzorce [

kde znamena

R' alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku s pfimym nebo s rozvétvenym Fet&zcem, skupinu
obecného vzorce R’CH,, kde znamena R® cykloalkylovou skupinu se 3 az 8 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 3 atomy uhliku,
alkylthioskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku,
alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 3
atomy uhliku v alkoxypodilu, kyanoskupinu, aminoskupinu, monoalkylaminoskupinu s 1 az
3 atomy uhliku, dialkylaminoskupinu s 1 az 3 atomy uhliku v alkylovém podilu nebo
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acylaminoskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, nebo R' znamena alkenylovou skupinu se 2 az
4 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se 2 az 4 atomy uhliku,

R? skupinu fenylovou popfipadé substituovanou alespoii jednou skupinou ze souboru atom
halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alespoii jednou skupinou ze souboru
atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 3 atomy
uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku a halogenalkoxyskupina s 1 az
3 atomy uhliku, nebo znamena péti¢lennou nebo Sesti¢lennou aromatickou heterocyklickou
skupinu s 1 az 3 heteroatomy ze souboru atom dusiku, kysliku a siry, poptipadé
substituovanou alespoii jednim substituentem ze souboru zahrnujiciho atom halogenu,
alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 3 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 az 3 atomy
uhliku,

X' skupinu halogenalkylovou s 1 aZ 4 atomy uhliku,

X% X3, X*, X° nezavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku,
skupinu halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
alkylsulfinylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
nitroskupinu, aminoskupinu nebo alkylkarbonylaminoskupinu s 1 az 4 atomy uhliku
v alkylovém podilu,

r a r, nezavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, skupinu
halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthio-
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo aminoskupinu, nebo mohou symboly r; a r tvofit
spoleéné s atomem uhliku, na ktery jsou vazany, karbonylovou skupinu.

Vyndlez se tyka také zplisobu jejich vyroby a pouziti fungicidu obsahujictho derivaty
benzamidoximu v zemédélstvi a v zahradnictvi.

Jako ptiklady poptipad substituovanych alkylovych skupin s 1 az 4 atomy uhliku symbolu R' se
uvadéji skupina methylova, ethylova, propylova, isopropylova, butylovd, isobutylova
a terc.—butylova skupina.

Jako priklady popfipadé substituovanych alkenylovych skupin se 2 aZ 4 atomy uhliku symbolu
R' se uvadgji skupina vinylova, 1-propenylova, 2—propenylova, isopropenylova, 1-butenylova,
2-butenylové a 3-butenylova.

Jako piiklady poptipadé substituovanych alkinylovych skupin se 2 az 4 atomy uhliku symbolu R’
se uvadéji skupina ethinylova, propargylova, 2-butinylova a 3-butinylova.

Jakozto popiipadé substituované skupiny alkylové s 1 az 4 atomy uhliku, alkenylové se 2 az 4
atomy uhliku a alkinylové se 2 az 4 atomy uhliku, symbolu R' se uvadgji skupina cykloalkylova
se 3 az 8 atomy uhliku, jako skupina cyklopropylova, cyklobutylova, cyklopentylova, cyklo-
hexylova a cykloheptylova; halogencykloalkylova skupina se 3 aZ 8 atomy uhliku, jako skupina
1-fluorcyklopropylova, 2—fluorcyklopropylova, 1-chlorcyklopropylova, 2—chlorcyklopropylova,
2,2-difluorcyklopropylova, 2,2—-dichlorcyklopropylova, 2—fluorcyklopentylova, 3—fluorcyklo-
pentylova, 2-chlorcyklopentylova, 3-chlorcyklopentylova, 3,4-difluorcyklohexylova, 3,4-di-
chlorcyklohexylova a 3,4-dibromsilocyklohexylova; skupina cykloalkenylova se 3 az 8 atomy
uhliku, jako skupina 2—cyklohexenylova, 3—cyklohexenylova; halogeny, jako fluor, chlor, brom
ajod; alkoxyskupina s 1 az 4 atomy uhliku, jako methoxyskupina, ethoxyskupina, propyl-
oxyskupina, isopropyloxyskupina, butyloxyskupina, isobutyloxyskupina a terc.—butyloxyskupina;
aminova skupina nesubstituovana, monosubstituovana nebo disubstituovana skupinou alkylovou
s | aZ 4 atomy uhliku, jako aminoskupina, methylaminoskupina a dimethylaminoskupina;
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karbamoylova skupina nesubstituovand, monosubstituovanid nebo disubstituovana skupinou
alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, jako skupina karbamoylova, methylkarbamoylova a dimethyl-
karbamoylova; alkylthioskupina s 1 az 4 atomy uhliku, jako methylthioskupina, ethylthioskupina,
propylthioskupina a isopropylthioskupina, skupina alkylsulfinylova s 1 az 4 atomy uhliku, jako
skupina methylsulfinylova a ethylsulfinylova; skupina alkylsulfonylové s 1 az 4 atomy uhliku,
Jjako skupina methylsulfonylova a ethylsulfonylové, skupina alkoxykarbonylové s 1 aZ 4 atomy
uhliku, jako skupina methoxykarbonylova a ethoxykarbonylova; karboxyskupina akyano-
skupina.

Av3ak jako skupina symbolu R' je vyhodn&jii poptipadé substituovana alkylova skupina s 1 az
4 atomy uhliku s pfimym nebo rozvétvenym fetézcem. Obzvlast' lze uvést jako piiklady
popfipadé substituované alkylové skupiny s 1 az 4 atomy uhliku s pfimym nebo rozvétvenym
fetézcem skupinu methylovou, ethylovou, propylovou isopropylovou, butylovou, s—butylovou
a terc.—butylovou; skupinu obecného vzorce R°CH,, kde R* znamena skupinu cykloalkylovou se
3 az 8 atomy uhliku, skupinu halogenalkylovou s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az
3 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkylsulfinylskupinu s 1 a% 3 atomy
uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, kyanoskupinu, aminoskupinu, monoalkylaminoskupinu s 1 aZz 3 atomy uhliku,
dialkylaminoskupinu nebo acylaminoskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, jako je skupina
cykloalkylmethylova skupina s 1 az 8 atomy uhliku v&etné skupiny cyklopropylmethylové,
cyklobutylmethylové, cyklopentylmethylové a cyklohexylmethylové, skupinu cyklohalogen-
alkylmethylovou s 1 az 8 atomy uhliku, véetné skupiny 2—fluorcyklopropylmethylové, 1-fluor-
cyklopropylmethylové, 1,2—difluorcyklopropylmethylové a 3,4-dibromcyklohexylové halogen-
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, véetné skupiny 2—chlorethylové, 2-fluorethylové,
2,2-dichlorethylové, 2,2—difluorethylové a 2.2,2—trifluorethylové, alkoxymethylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, v&etné skupiny methoxymethylové, ethoxymethylové a propoxymethylové,
alkinylovou skupinu se 2 az 4 atomy uhliku, véetné skupiny propargylové, alkenylovou skupinu
se 2 az 4 atomy uhliku vetn& skupinu allylové, 2-butenylové, kyanomethylové, alkoxykarbonyl-
methylovou skupinu vetné methoxykarbonylmethylové a ethoxykarbonylmethylové skupiny,
alkylthiomethylovou skupinu v&etn¢ skupiny methylthiomethylové a ethylthiomethylové,
alkylsulfinylmethylovou skupinu v&etné skupiny methylsulfinvimethylové a ethylsulfinyl-
methylové, alkylsulfonylmethylovou skupinu véetné skupiny methylsulfonylmethylové,
ethylsulfonylmethylové, aminomethylové, substituovanou aminoethylovou skupinu v&etné
skupiny N-methylaminomethylové, N,N-dimethylaminomethylové, N-acetylaminomethylové
a N-benzoyl- aminomethylové.

Jako ptiklady popripadé substituované heterocyklické skupiny symbolu R se uvadgji péticlenné
nebo Sesti¢lenné aromatické heterocyklické skupiny s 1 aZ 4 heteroatomy ze souboru
zahrnujiciho atom dusiku, kysliku a siry, jako jsou skupina pyridinova, furanova, thiofenova,
pyrazolové, imidazolovd, triazolova, pyrrolova, pyrazinova, pyrimidinova, pyridazinova,
oxazolova, isoxazolova a thiazolova.

Substituenty fenylové a heterocyklické skupiny symbolu R? mohou byt v jedné nebo v nékolika
polohich benzenového jadru nebo jeho heterocyklu a mohou se navzijem lisit, pokud jde
o nekolik substituentd. Vyhodnymi piiklady uvedenych substituentd jsou atomy halogenu, jako
napfiklad atom fluoru, chloru a bromu, alkylové skupina s 1 az 4 atomy uhliku, jako methylova,
ethylova, propylova, isopropylova, butylova a terc.—butylova skupina, alkoxyskupina s 1 az
4 atomy uhliku, jako methoxyskupina, ethoxyskupina, propoxyskupina, isopropoxyskupina,
butoxyskupina a terc.—butoxyskupina, alkenyloxyskupina se 2 aZ 4 atomy uhliku, jako skupina
propargyloxyskupina, halogenalkylovd skupina s 1 az 4 atomy uhliku, jako skupina chlor-
methylova, fluormethylova, brommethylova, dichlormethylovd, difluormethylova, trichlor-
methylovd, trifluormethylovd, tribrommethylova, trifluorethoxyskupina a pentafluorethoxy-
skupina, halogenalkoxyskupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jako chlormethoxyskupina, fluormethoxy-
skupina, brommethoxyskupina, dichlormethoxyskupina, difluormethoxyskupina, trichlor-
methoxyskupina, trifluormethoxyskupina, tribrommethoxyskupina a trifluorethoxyskupina.
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Piikladem halogenalkylové skupiny s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X je halogenalkylové skupina
s 1 az 4 atomy uhliku, jako skupina chlormethylova, dichlormethylova, trichlormethylova,
difluormethylovéa, trifluormethylova, brommethylova, dibrommethylova, chlorethylova,
fluorethylova, dichlorethylova, difluorethylova, trifluorethylova, tetrafluorethylova, pentafluor-
ethylova, chlorpropylové, fluorpropylova, perfluorpropylova, chlorisopropylové, fluoriso-
propylova, perfluorisopropylova, chlorbutylova, fluorbutylova, perfluorbutylova, chloriso-
butylova, fluorisobutylova, perfluorisobutylova, chlor-s—butylova, fluor-s-butylova, perfluor—s—-
butylova, chlor-t-butylova, fluor—t—butylova a perfluor—t-butylova skupina.

Jakozto pfiklady atomi halogenu symbolu XX X aXse uvadéji atom fluoru, chloru, bromu
a jodu a jako pFiklady alkylovych skupin s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X2, X°, X* a X se
uvadgji skupina methylova, ethylova, propylova, isopropylova, butylova, isobutylova
a terc.~butylova a jako priklady halogenalkylové skupiny s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X°, X°,
X* a X’ se uvadgji halogenalkylova skupina s 1 a7 4 atomy uhliku s pfimym nebo s rozvétvenym
fetézcem, jako skupina chlormethylova, dichlormethylova, trichlormethylova, difluormethylova,
trifluormethylovd,  brommethylova,  dibrommethylova, chlorethylova, fluorethylova,
dichlorethylova, difluorethylova, trifluorethylova, tetrafluorethylovd, pentafluorethylova,
chlorpropylova, fluorpropylova, perfluorpropylovd, chlorisopropylova, fluorisopropylova,
perfluorisopropylova, chlorbutylova, fluorbutylova, perfluorbutylova, chlorisobutylova,
fluorisobutylova, perfluorisobutylova, chlor-s-butylova, fluor—s-butylova, perfluor—s-butylova,
chlor-terc.-butylova, fluor-terc.—butylovd a perfluor-terc.-butylovd a jako pfiklady
alkoxyskupiny s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X%, X?, X* a X* methoxyskupina, ethoxyskupina,
propyloxyskupina, isopropyloxyskupina, butyloxyskupina, isobutyloxyskupina a terc.-butyl-
oxyskupina a jako pfiklady alkylthioskupiny s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X, X X aX
methylthioskupina, ethylthioskupina, propylthioskupina a isopropylthioskupina, butylthio-
skupina, isobutylthioskupina a terc.—butylthioskupina a jako ptiklady halogenalkoxyskupiny
s 1 az 4 atomy uhliku symbolu X7, X®, X* a X’ trifluormethoxyskupina, difluormethoxyskupina,
trichlormethoxyskupina, trifluorethoxyskupina a tetrafluorethoxyskupina.

Jako ptiklady skupin symbolu r' a r,, které mohou byt stejné nebo rozdilné, se uvadgji atom
vodiku, atomy halogenu, jako fluoru, chloru, bromu a jodu, alkylova skupina s 1 az 4 atomy
uhliku, jako skupina methylova, ethylov4, propylova, isopropylova, butylova a terc.—butylova,
alkoxyskupina s 1 az 4 atomy uhliku, jako methoxyskupina, ethoxyskupina, propoxyskupina,
isopropoxyskupina, butoxyskupina a terc.—butoxyskupina, alkylthioskupina s 1 az 4 atomy uhliku
jako methylthioskupina, ethylthioskupina, propylthioskupina, isopropylthioskupina, butylthio-
skupina a terc.—butylthioskupina, halogenalkylova skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku jako skupina
trifluormethylova, trichlormethylova, tribrommethylova, trifluormethylova, chlormethylova,
fluormethylova a pentafluorethylova a aminoskupina.

Kromé toho mohou r; a r, tvofit dohromady karbonylovou skupinu.
Zpusob ptipravy derivatu benzamidoximu obecného vzorce I, kde RLREL X, X2 X3, X X

ar, maji shora uvedeny vyznam, spolivd podle vynalezu vtom, Ze se nechdvé reagovat
slou¢enina obecného vzorce 11

X' NOR!
xz
i, (i

& &
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2 oy ” 3 " . .
kde R, X', X3, X3, X' a X? maji shora uvedeny vyznam, se slou¢eninou obecného vzorce III

B* CHal (I

Iy 2

kde znamena Hal atom halogenu a R?, r; a r, maji shora uvedeny vyznam.

Slouéeniny podle vynalezu lze vyrabét podle nasledujictho reak&niho schematu:

LT e - I L
o, R’X%Hal — , “/><rz
e, S
(n (n (1)

kde Hal znamen4 atom halogenu a symboly RLRL XL XL X, X, X, ran maji shora uvedeny
vyznam.

Uvedena reakce se provadi tak, Ze se nechd reagovat sloucenina obecného vzorce Il se
slou¢eninou obecného vzorce III v organickém rozpoustédle po dobu 10 minut az nékolik
dvanactihodinovych &asovych useki pii teploté 0°C az teploté varu rozpoustédla, pfipadné
v zasaditém prostiedi.

Jako rozpoustédla se mize pouZit v uvedené reakci aromatickych uhlovodiki, jako je benzen
atoluen, ethert jako je tetrahydrofuran a diethylether, halogenovanych uhlovodiki, jako je
chloroform a dichlormethan, amidi jako dimethylformamid, dimethylsulfoxid, acetonitril a smési
uvedenych rozpoustédel.

Jako zisady se mohou pouzivat pyridin, triethylamin, DBU, hydroxid sodny, uhli¢itan sodny,
uhli¢itan draselny a podobné zasady.

Po ukonéeni reakce se slou¢eniny podle vynalezu daji ziskat provedenim obvyklého dodategného
postupu a produkty se vy&isti chromatografii na silikagelu nebo podobnym zplsobem.
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Vychozi latky pro zpisob podle vynilezu obecného vzorce Il se ziskaji zpisobem podle
nasledujiciho schéma:

1 X' NOH
X2 CN NH;OH-HCI X2
N NH.
. s zésada X2 » X3
X X¢
() | (v)
X' NOR!
R'-L X?
» NH.
zésada - P \X‘
xl
(1D

kde znamena L uvoliiovanou skupinu, {ako paratoluensulfonyloxyskupinu, methylsulfonyl-
oxyskupinu a atomy halogenu a symboly R, X', X2, X3, X* a X° maji shora uvedeny vyznam.

Prvni operaci podle uvedeného schéma se ziska benzamidoximova sloudenina obecného
vzorce V, pri¢emz nitrilovd slou¢enina obecného vzorce IV a hydroxylamidhydrochlorid se
nechaji reagovat po dobu 10 minut az nékolika dvanactihodinovych ¢asovych usekii v neaktivnim
rozpoustédle v pfitomnosti zasady pfi teploté 0 °C az teploté varu pouzitého rozpoustédia.

Priklady rozpoustédla pouzitého v uvedené reakci jsou alkoholy, jako methanol, ethanol
a propanol, ethery, jako tetrahydrofuran a diethylether, amidy jako dimethylformamid, dimethyl-
sulfoxid, voda a smési uvedenych rozpouitédel.

Jako zasada se v uvedené reakci se mize pouzit uhli¢itan sodny, hydrogenuhli¢itan sodny,
uhligitan draselny, hydroxid sodny, hydroxid draselny, triethylamin, pyridin a podobné zasady.

Druhym stupném reakce je ziskani vychozi latky obecného vzorce II, pfi€emZ se necha reagovat
slouenina obecného vzorce V a sloudenina obecného vzorce R'-L po dobu 10 minut az nékolika
dvanactihodinovych &asovych usekit v rozpoustédle v pritomnosti zasady pii teploté —15 °C aZ
teploté varu pouzitého rozpoustédla.

Jako zasada se miize pouzit alkoxid kovu, jako methoxid a ethoxid sodny, anorganicka zdsada,
jako hydrid sodny, hydroxid sodny, hydroxid draselny a uhlititan draselny a organicka zasady,
jako triethylamin a pyridin.

Dile se mohou v druhé operaci popfipadé pridat katalyzatory v zavislosti na typu pouZzitého
rozpoustédla a pouzité zasady. Pfiklady vhodnych katalyzitori jsou korunové ethery, jako
18—crown—6 a dicyklohexyl-18—crown-6, tetrabutylamoniumbromid a jiné chloridy, quarterni
amoniové soli, jako methyltrioktylamoniumchlorid a benzyltriethylamoniumchlorid, a fosfoniové
soli, jako tetrafenylfosfoniumbromid a hexadecyltributylfosfoniumjodid.

Chemické struktury slou¢enin podle vynalezu se zjistuji pomoci NMR, IR, MS a jinymi
analytickymi aparaturami.
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Vynalez bliZe objasiiuji, nijak viak neomezuji, nasledujici ptiklady praktického provedeni.

Priklady provedeni vynalezu

Priklad 1

Piiprava N'—cyklopropylmethyloxy—N—(4-methoxyfenyl)acetyl-2—fluor—6-trifluormethylbenza-
midinu (sloucenina ¢. 56)

CF, NOCH:—Q 0
I
@\)\un, + CH:UO—CH:CCI

CF, nocu.—<l |
—_— @*NHCCH;—Q OCH,
o |

P 0

Ve 200 ml bezenu se rozpusti 20,0 g N'—cyklopropylmethyloxy—2—fluor—6—trifluormethyl-
benzamidinu a do roztoku se pfida 16,0 g 4—methoxyfenylacetylchloridu. Roztok se udrzuje
10 hodin na teploté zp&tného toku. Po vychladnuti se do roztoku pfida ethylacetat, nacez
nasleduje promyti vodou a vysuleni bezvodym siranem hofecnatym. Organickd vrstva se
zkoncentruje za snizeného tlaku a zbytek se podrobi sloupcové chromatografii na silikagelu, ¢imz
se ziska 23,6 g N'—cyklopropylmethyloxy—N—(4-methoxyfenyl)acetyl-2—fluor—6—trifluormethyl-
benzamidinu o teploté tani 75 az 76 °C.

Ptiklad 2

Priprava  N'—cyklopropylmethyloxy—N—(4-methoxyfenyl)acetyl-2-trifluormethylbenzamidinu
(sloudenina ¢. 12) :

CF, uoca,—<] 0
1
©/“\NH1 + cu;o@-cn:cm

CFs NOCH, —<|
— Q)\unﬁcu,—@— 0CH,

0
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V 80ml bezenu se rozpusti 10,4 g N'—cyklopropylmethyloxy—-2—fluor—6-trifluormethyl-
benzamidinu a do roztoku se ptida 8,9 g 4-methoxyfenylacetylchloridu. Roztok se udrzuje tfi
hodiny na teploté zp&tného toku. Po vychladnuti se do roztoku ptida ethylacetat, nacez nasleduje
promyti vodou a vysuSeni bezvodym siranem hofe¢natym. Organické vrstva se zkoncentruje za
snizeného tlaku a zbytek v podobé krystall se promyje vodou a smési hexanu a etheru, &imz se
ziska 13,7 g surovych krystald. Krystaly se pak nechaji pfekrystalovat v hexanu, ¢imZ vznikne
11,5 g N'—cyklopropylmethyloxy—-N—(4—methoxyfenyl)acetyl-2—trifluormethylbenzamidinu
o teploté tani 88 az 90 °C. _ :

Vychozi latky pro pfipravu sloudenin obecného vzorce I se mohou pfipravovat nasledujicim
zpisobem.

Referen¢ni piiklad 1

Pfiprava 2—fluor—6-trifluormethylbenzamidoximu

CF; c
CN Fs NOH
NH:0H NH.

V 540 ml methanolu se rozpusti 58,8 g hydroxylaminhydrochloridu a do roztoku se piidd 160 ml
vodného roztoku 49,4 g uhligitanu sodného. Pfi teploté mistnosti se pfida za stalého michani 40 g
2—fluor—6-trifluormethylbenzonitrilu a smés se micha dale tfi hodiny pfi teplot¢ 60 °C. Po
oddestilovani methanolu z roztoku se roztok extrahuje ethylacetitem. Organické faze se vysusi
bezvodym siranem hofednatym a zkoncentruje se za snizeného tlaku, ¢imz se ziskaji surové
krystaly. K t&mto krystalim se pak pfidd 200 ml 3N vodného roztoku kyseliny chlorovodikové a
po dikladném michéni se vznikla nerozpustna litka odfiltruje. Filtrat se pak neutralizuje 10%
vodnym roztokem hydroxidu sodného za chlazeni a pak se znovu extrahuje ethylacetitem.
Organicka vrstva se vysusi bezvodym siranem hofe¢natym a zkoncentruje se za sniZeného tlaku,
¢imz se ziska 26,6 g 2—fluor—6-trifluormethylbenzamidoximu o teploté tani 155 az 157 °C.
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Priklady derivat benzamidoximu podle obecného vzorce V, které lze pfipravit uvedenymi
zpiisoby, jsou uvedeny v nasledujici tabulce.

Tabulka I
CF; NOH
xl
NH.
& ) &

'
X’ X’ X' X’ teplota tani ve °C nebo index lomu
H H H H 124 az 126
H H H Cl 112az 115
H H Cl F 107 az 108
H H Cl Cl st 1,5210
H H H F 155 az 157
H H F F 105 az 107
H H F Cl 98 az 99
H H CF; Cl 97 a2 99

10  Referenéni priklad 2

Piiprava N'—cyklopropylmethyloxy—2-fluor—6-trifluormethylbenzamidinu

CFa  NOM D“CH:BF CFy uoca,<]

NH. — NH.
NaH

15

Ve 100 ml dimethylformamidu se rozpusti 26,6 g 2-fluor—6-trifluormethylbenzamidoximu
a 17,8 g cyklopropylmethylbromidu a do roztoku se pfid4 b&hem 30 minut pfi teploté 10°C4,8¢g
hydridu sodného (60% v oleji). Roztok se micha tfi hodiny a vlije se do ledové vody a extrahuje

20  se ethylacetitem. Organicka fize se promyje vodou, vysusi se bezvodym siranem hote¢natym.
Organické faze se zkoncentruje za snizeného tlaku a zbytek se podrobi sloupcové chromatografii
na silikagelu, &¢imz se ziska 24,8¢g N’—cyklopropylmethyloxy—2—fluor—6trifluormethyl-
benzamidinu o teploté tani 63 az 64 °C.

25
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Referenéni ptiklady 3

Ptiprava N'—cyklopropylmethyloxy—3,6-bistrifluormethyl-2—chlorbenzamidinu

CFs NOH (> CH1Br CFs  NOCH, —<

NH. Nal — NH.
a
cl 7 el

CFs CF,

V 10 ml chloroformu se rozpusti 0,60 g 3,6-bistrifluormethyl-2—chlorbenzamidoximu a 0,50 g
cyklopropylmethylbromidu a do roztoku se pfida za stalého michani pfi teploté mistnosti 0,1 g
tetrabutylamoniumbromidu a pak 1,2 ml 10% vodného roztoku hydroxidu sodného a v michani
se pokratuje tf hodiny pfi teploté 30 az 40 °C. Roztok se promyje vodou, nasycenym roztokem
chloridu sodného a vysusi se bezvodym siranem hofe&natym. Organické faze se zkoncentruje za
snizeného tlaku a zbytek se podrobi sloupcové chromatografii na silikagelu, ¢imZ se ziské 0,40 g
N'—cyklopropylmethyloxy-3,6-bistrifluormethyl-2—chlorbenzamidinu o teploté tani 75 az 80 °C.

Priklady derivatii benzamidoximu obecného vzorce II, které lze pfipravit uvedenymi zpisoby,
jsou uvedeny v nésledujici tabulce II. V poslednim sloupci tabulky jsou uvedeny fyzikalni

vlastnosti slouéenin, teplota tani a/nebo index lomu.

Tabulka II
CFs NOR!
x!
NH.
x: x:
x(

X’ X X X R teplota tani ve °C nebo index lomu
H H H H CHycPr np’*3 1,4917
H H H F Et 64 a% 66 °C
H H H F iPr np?*+?1,4789
H H H F CH,C(CH;)s 97 az 98 °C
H H H F CH,CH=CH, 69 az 70 °C
H H H F CH,C=CH np2>% 11,5011
H H H Cl CH,cPr 43 a7 46 °C
H H Cl F CH,cPr 71 a2 73 °C
H H Cl cl CH,C=CH np>> 1,5360
Cl H H Cl CH,cPr np2* 1,5308
H H Cl Cl CH,cPr 73 a2 75 °C
H H F F CH,ePr 43 az 45 °C
H H F Cl CHcPr 54 az 55 °C
H H CF; Cl CH,cPr 75 a2 78 °C

* ¢Pr cyklopropylmethyl

-10-




CZ 288723 B6

Dale jsou popsany reprezentativni pfiklady slou¢enin podle vynélezu, které Ize pfiPravit zFﬁsoby
popsanymi u pikladu 1 a 2, v tabulkach IIl a IV. Jednotlivé symboly X', X, X, X, X5, R RS
a > uvedené v tabulkdch III a IV maji shora uvedeny vyznam u obecného vzorce I. V prvnim
sloupci je vzdy uvedeno &islo slouceniny a v poslednim sloupci tabulky jsou uvedeny fyzikalni
vlastnosti sloucenin, teplota tani a/nebo index lomu. Jednotlivé zkratky maji obvykly vyznam
(napiiklad: cPr= cyklopropylmethyl, Ome = methoxyskupina, iPr= isopropylova skupina,
tBu = terc.butylova skupina, Me =methylovd skupina, Et-ethylovd skupina, Ph= fenylova
skupina).

-11-
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Tabulka III (rl, r2 = i)

?&:‘3&- clelefe|e| ® R oo mdex o
1o [0 [0 [u [w Bt Ph-4-OHe 722873
2 {ces [0 | B |0 |n e Ph-4-Ohe
3 |CFh {H {H [ H |H CHacPr 2-thieayl 93 aZ 95
afors [0 {0 [0 | B | cherr | s-thiey 92 4193
s [ B |8 [ B | B | cherr | Ph2dr | 100az101
6 ek [0 {0 |8 | B | cherr Pb-2-F 8421 85
Qe | v {0 | v |8 | cmerr [evordoue | siarss
sles |0 {8 |8 |8 | cerr Ph-3-4e 81 a1 82
olers [0 [ B |0 [ B | ChePr  |Phduesoue | 77arm
0 fees [0 |0 [ n |8 | cherr Ph-4-F 113 a 114
ek {8 {8 |8 [ B | cherr Ph-d-tie 80 0 81
12 ek [ B [0 |8 |8 [ chcer Ph-4-OMe 88 4% 90
3 e |8 [ 8 |8 |8 | cherr Ph 100 a 102
e, |8 |8 [0 |8 obu Ph-d-0ue
15 |ch, | B | H | H |8 tBu Ph-4-OMe
8 o {8 |8 |8 [P | ctomom | mesowe [no" 150
1 fors |8 |0 | ® [ B | chcaecs, P |ne! 1,582
18 Jer |8 |8 |8 [ F [cRGBICECH: |  Ph-d-ue 76178
@ fee |8 |8 [ 8 | ¢ | omotcicr | mdoe |no?' 1sm
20 for, (B [ |8 [P | cmcccn | Peeme [nn' 1532
o fors |0 | B [ B | P | cncmcnom | pesoue [no?" 1518
2l |u |8 [0 |F Bt Ph-4-OMe 702173
BjCh {H | H | B |F Bt Ph 59 a 61

-12-
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&islo
sloude-

teplota tani ve °C

Riny X 1 b & ) S D & R! R? nebo index lomu
ot e |0 |0 [0 | F | cHcHCH Ph-4-OMe |no’  1,5330
o5 ek | B [ B B} F | cHcHRs Ph-4-Ole 78 2% 80
% e |0 |0 [0 |F Me Ph-4-Oe
ot lcta |8 |6 |0 | F | cucen=cha | Ph-d-ode |no 15262
8 |cko |8 | B |8 | F | cHClCH)=CHy| Ph-da-OMe |no’ 15162
29 {eey |8 |0 [u |¥ CHzCN Ph-d-Ode [no' 1,513
AR ENENERE; CHaCH Ph ne’ 1,526
st lees [0 | 0 [ B [ F| cHacH Ph-d-Ode | no 1,528
32 fces |8 [ ® |8 | F | cHiOCH Pb o' 1,529
3 e, |8 |8 |8 P CHicPr | 3-methyl-  |no' 1,513
-pyrazol-1-yl 13,8
s loes |0 |8 v |F CHecPr  |4-methyl-  |mo' 1,512
~pyrazol-1-yl 12,0
3B |CF | H R H F CHzcPr pyrazol-1-yl | no 1,5126
3
% |c.a [0 | B |8 |°F ChecPr | 3-methyl- | no' 15310
_ -2-thienyl 23, 2
37 |CFy | H H H |F CHzcPr 4-zmethyl- N» 1,5313
-2-thieny! 23,0 ‘
e, (B | B |8 |F CHacPr  |S-methyl- | no' 1,5383
-2-thieayl 1,2
39 |CFs | H H i F CHacPr 2-thienyl oo 1, 5346
]
0 e |8 |0 | B P CHycPr | d-methyl- | mo’ 15302
-3-thienyl
AL RENERERE; CHicPr | S-methyl- 57 a1 58
-3-thienyl .
42 |CFs | H [ H | H |F CHacPr 3-thieayl 70az 72
28,0
3| | B |8 [ B |F CHacPr Ph-2.4-F: |no 11,5083
T8,
4 jc/ | B | H {H |F CHacPr Ph-2-F no' 1,5191
33
sl |8 |8 JE|F CHscPr | Ph-2-F-3He |no' 1,597
21, 8
46 fcF, [ B [ H | B |F CHzcPr Ph-2-P-4-Oe |no' 1,5193

-13-
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S.:E{“ v lefelexje| ® R epo index lomu
alees lw e o | ¢ | cuepr | PhorFaome- |no’ 1,619
wlo lu Lo Lo L | cieer | ortrsue |nst 1,5143
o o |8 |0 [0 | F | checpr Ph-3. 5-He 88t 89
so [crs | B | H [ B | F | cHepr Ph-3-Et 63 ai 64
st ek | B | B | B | F | cHcPr Ph-3-Me 52 a1 53
s2 [cks | B | B | B | F | e | Ph-3-de-s 73274
63 [cea |0 | |0 | ¢ | cHerr | Phddes-oue |no’ 1,537
o4 [ces | B | B | B | F | CHaPr Ph-4-F 5821 59
55 [cks | W | B | B | F | ChcPr Phd-de | no! 1,528
s6 {cra |0 |0 |8 | F | ChicPr Ph-4-Oue 75 a2 76
57 ok |8 |0 | B | P | CHaPr Ph 72 8 74
ss lcre |8 | B |8 | P [ome=ca | 2-thien S4ai 56
ss e | B | B | B | F [casC=CE | 3-thieayl 56 a1 58
o0 e |8 {1 | B | ¢ [cucsc Ph-2-F 57 ai 58
ot lon |n |8 |8 |7 [one=ca | propsmue [no' 15
2 lce, |u |0 |n | F |ctcmca | PeoFsue |no' L5182
63 lces |8 | B | B | F [ome=cE | Phd5ue 98 a 100
o4 lcrn |8 | B | B | P |cHC=CcH Ph-4-Me 95 a 96
s loe, | |8 |8 |7 |omc=ca | Potme |no' 1,530
65 [cr, | 8 | B | B | P |cac=cH Ph s8a 60
o lera |8 |8 [0 | B [cmc=c Ph-d-Ode | no' 1,555
68 [crs | B [ B |8 | F | iPr Ph-4-OMe 85 a1 86
69 lcm | B | B [ B | P | i Ph 8422 85

-14-
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¢islo teplota tani ve °C
soute] p | yr | w0 |y | pe R R nebo index lomu
hiny

0 ce |0 |8 |[u [ By Ph

e |0 | B |8 |F aPr Ph-2-F-4-OMe |no' 1,512
2 |t |0 lw [ |F aPr Ph-2-F5de |no' 15129
73 {CFs | H H H F nPr Ph-4-Me 59 a% 60
e | B | B |u|F aPr Ph-4-O8le S4ai 55
e [ B |8 [0 |F uPr i |no' 15106
% |ca |0 |0 |8 |F tBu Ph

mmlen | v |8 | w [ o | cHaoneca Ph-4-Oke

e, |8 | B | B | o1 |oHCcHDCR=CH: | Ph-d-oMe

9 e, |8 | 0 |0 | o | chcrecuct Ph-4-ONe

g0 foes | W | B |8 | o1 | cacuscel Ph-4-Ole

gt {cey | B | B | B | o1 | cacuecucE, | Po-d-ue

g2 {ers (B [ B | B |l Et Ph-4-OHe 682270
glee, |8 [0 |8 |0 cacncl Ph-4-Oe

g foees |8 [ B [ B | o | coacHr Ph-4-OHe

sfce, |8 |0 |8 |a Me Ph-4-Ohe

g {ces | B [ B | B | o1 | cHCCD=CE | Po-d-O

gt ler, |8 [ u |8 | o | cCeciad=cn: |  Phod-Oke

g8 fce, |8 | m | B || cnecN Ph-4-Ole

g9 fers | B [0 | B ot | cHOMe Ph-4-Gie

oo fce, |8 | B | B [ ot | CHeetr  |3methyi-

o le [n o |0 || cocrr  |ameiie

e fee, |8 {0 | B ot | Cher oA ot |

-15-
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&islo

3 teplota tini ve °C
s[ouce- XI 1 xl xl xl R? Rt nebo index lomu
niny
93 | CF,s H H H i CHacPr 3-methyl-
~-2-thieny!
94 | CFs H H H Cl CHacPr 4-pethyl-
-2-thienyl
95 | CFs H H H Ct CHycPr 5-methyl-
-2-thienyl
96 {CFs | |1} H Cl CHacPr 2-thieay! 47 az 49
97 | CFs H H H Cl CHacPr 4-methyl-
~3-thienyl
98 ICFs | H H H Cl CHzcPr S-methyl-
-3-thieny!
99 | CF, H K K Cl CHacPr 3-thieayl 74a% 75
100 | CF, H H H Cl CHacPr Ph-2.4-F,
101 | CF, H | K ] CHacPr Ph-2-F
102 Jces [ H | H [ HE | CL CHacPr Ph-2-F-3-Ne
103 {CFs | H H ’ ci CHacPr Ph-2-F-4-OMe
104 jCPs | H H H Cl CHacPr Ph-2-F-4-0Me-
-5-le 29, 8
105 |CPy | H B H Cl CHacPr Ph-2-F-5¥e | n»o 1, 5323
106 |CFs | H H H Cl CHacPr Ph-3, 5-le:
107 |[CFy | H H H Cl CHzcPr Ph-3-Me
108 |CFs | g || Cl CHacPr Ph-3-Me-4-F
109 jCFy | H H H ¢l CHacPr Ph-3-Me-4-OMe
110 {Cfs | H H | Ci CHacPr Ph-4-F
111 jCfs | H H K Ci CHacPr Ph-4-Me
112 |CFs | H H H ¢l CHacPr Ph-4-OMe 65 a% 67
113 |CFs | H H H Ci CHzcPr Ph 63 aZ 65
114 |CF, | B H H ¢l CH:C=CH Ph-4-OMe 76 a% 78
115 |CFs | H H H Cl CH,C=CH Ph 96 a% 97
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Eislo_ teplota tani ve °C
sl.ouce- Xt & X3 ) C X8 R R? nebo index lomu
niny
116 {CFy | H H H Cl CH,C=Cl Ph-4-OMe
117 | CF, f i 1 Cl iPr Ph-4-0Me
118 jCFy | H H H ci nBu Ph-4-OMe
119 | CF, K H H cl aPr Ph-4-(le
120 |CFy | H H R Ct tBu Ph-4-OMe
121 JCFy | H H H {CF,; CH.CH=CH, Ph-4-OMe
122 |CFs t H H H | CF, |CH(CH,)CH=CH, Ph-4-OMe
123 { CFs H H H |CF, CH;CH=CHC1 Ph-4-(Me
124 | CF; H H B | CF,; CH,CH=CCl, Ph-4-0Me
125 | CFy H H H | CFs CH,CH=CHCH, Ph-4-OMe
126 [CFs | H H H |CFs Et Ph-4-Ole
127.4Cfs | H H B | CFs CH2CH,C1 Ph-4-OMe
128 {CFs | H B B |CF, CH.CHF» Ph-4-OMe
129 | CF, H H H CF, He Ph-4-OMe
130 |CPs | H H B |CPFs CH;C(C1)=CH, Ph~4-OMe
131 §CPy | H H B |CPs | CH.C(CH,)=CH, Ph4-OMe
132 |CFs | H H H |CFs CHzCN Ph-4-Chle
133 |CFs | B H E |CFs CH.OMe Ph-4-Ole
134 [CFs | H H B |CP, CHscPr 3-methyl-
_ -pyrazol-1-yl
135 1CPs | H H H {CF CHzcPr 4-methyl-
-pyrazol-1-yl
136 | CPs H H B |CF, CHacPr Ph
pyrazol-1-yl
137 |CF; | H H H |CFs CHacPr 3-aethyl-
-2~thienyl
138 [CPs | R H B |CPs CHzcPr 4-methyl-
-2-thieay!
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Cislo

teplota téni ve °C
s[ouEe- Xt X2 )& It 13 R! R? nebo index lomu
niny .
139 | CF, H | H |CF,s CHacPr S-methyl-
‘Z‘thienYl 22, 4
M40 {CF; | H [ H | H [CP [ CHacPr 2-thieayl | no’ 1,5082
141 JCF; | H H H |CF, CHacPr 4-pethyl-
-3-thienyl
42 {cFs | B | H | H [CR CHacPr | S-methyl-
-3-thieayl
M3 [CFs | H | H | H |CF CHacPr 3-thienyl
144 {cFs | H | H | H |CRs CHzcPr Ph-2, 4-F,
45 {crs | B | H | H |CR CHacPr Ph-2-F
146 CF, | B | H | H |CPs CHacPr Ph-2-F-3-Me
147 {cFa | B | H | B [CF, CH.cPr Ph-2-F-4-OMe
48 |cF | B | H | ®H |CFs CHacPr Pn-z-l;::-we-
= e
M9 [crs | B | R | H |CR CHacPr Ph-2-F-5-Me 74 a% 75
150 {CFs | H H H |CPs CHacPr Ph-3, 5-le;
150 {ces | B | H [ H |CPs CHacPr Ph-3-Me
152 |cFs | B | B | H |CPs CHacPr Ph-3-Me-4-F
153 |cFs | B | B | H |CFs CHacPr | Ph-3-Me-4-OMe
154 |cPs | B | B [ H |CR CHzcPr Ph-4-F
155 [cPhs | H | H | H |CR CHycPr Ph-4-Me
22, 8
156 {CF | B | B | H |CRs | CHacPr Ph-4-Ode |no 1,5031
15T |Cfs | H H B ]CRs CHzcPr PR 68 az 69
158 {cp, | B | H | H {CPy | CHC=CH Ph-4-Ohe
159 |cFs | H | H | B |cRy | CHC=CI Ph-4-OMe
160 |CFs | H {H | B |CF iPr Ph-4-Chle
161 {cPs | H | H | B |CFs nBu Ph-4-OMe
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Eislo' teplota tini ve °C
sllouce- 1t V& ) & 14 ) & R? R? nebo index lomu
niny .
162 | CF, H H K | CF, aPr Ph-4-OMe
163 | CFa H R H |CF, tBu Ph-4-Ohe
164 CF; H H H ONe CH:CH=CH: Ph-4-0Me
165 | CFs H H H |OMe | CH(CH,)CH=CH, Ph-4-OMe
166 | CFs H H H | OMe CH, CH=CHCI Ph-4-Ole
167 |} CFs H H H | OMe CHaCH=CCI, Ph-4-0Me
168 | CF, R H H | OMe CHaCH=CHCH, Ph-4-Ole
169 ] CF, H H H | OMe Et Ph-4-OMe 95 a? 96
170 | CF, H Il K | OMe Cil.Ci.Cl Ph-4-Oe
171 |CFs | H R H |OMe CH,CHF, Ph-4-OMe
172 |CFs | H H H |OMe Me Ph-4-0le
1713 {CFs | H H H | OMe CH,C(C1)=CH, Ph-4-OMe
174 {CFs | H H H |oMe | CHyC(CH;)=CH, Ph-4-OMe
175 |CFs | H H i {0e CH,CN Ph-4-Cile
176 |CFs | H B H |OMe CH,OMe Ph-4-(Me
177 |CPs | H H H | OMe CHzcPr 3-methyl-
-pyrazol-1-yl
178 {CFs | H H H | Oble CHacPr 4-methyl-
. -pyrazol-1-yl
179 {CPs | H H H |OMe CHacPr pyrazol-1-yl
180 ICFs | H H H | OMe CHacPr J-methyl-
-2-thieayl
181 |CPs | H H B | Oe CHacPr 4-methyl-
-2-thienyl
182 JCFy | H H H |OMe CHycPr S-methyl-
~2-thienyl
183 |CFy | H H H {OMe CHacPr 2-thienyl
4-methyl-
184 |CPs | H H R ] OMe CH,cPr -3-thieay!
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A . R
niny

185 |CFs | H H H |Oue CHicPr | S-methyl-
186 |CFs | H H H | OMe CHacPr —gitﬂﬁm
187 |CFy | H H | B |OMe CHacPr Ph-2. 4-F,
188 {CFs | H H H |oue CHacPr Ph-2-F
189 |CFs | H H H |OHe CHacPr Ph-2-F-3-Ne
190 |CFs | K H H {OHe CHacPr Ph-2-F-4-ONe
191 |{CF;s | H H H |Oue CH:cPr | Ph-2-F-4-Ole-
192 |CFs | H H | B |OMe CHacPr Plﬁgg-s-le
193 {CF; | H H H 0Me CHacPr Ph-3. 5-Me.
194 |CFs | H H H {OMe CHycPr Ph-3-Me
195 | CFs | B | H | H | Oife CHscPr Ph-3-Me-4-F
196 |{CFs | B | H | H |OMe CHzcPr Pﬁ-3-lle-4-0lle
197 |CFs | H | H | E |OMe CHacPr Ph-4-F
198 |CFs | H | H | H |OMe CHacPr Ph-4-Me
199 |CPs | R | H | B {OMe | CHacPr Ph-4-OMe 92 az 93
200 {CPs | H | H | B |OHe CHscPr | Ph-3-Cl-4-OMe
201 |CF, | H | H | H |Ole CHzcPr | Ph-3-Cl1-4-Olle-
202 |CPy | H | H | H |OMe CHacPr -5—¥§

203 JcF; | H | B | B |OMe |CH.C=CH Ph-4-OMe
204 |CPs | K | H | H |[OMe }CH,C=CI Ph-4-OMe
205 |CPFs | H | H | H |OMe iPr Ph-4-OMe
206 {CPy | H | H | H [OHe nBu Ph-4-OMe
207 |CPs | H | R | H jOMe aPr Ph-4~Obe
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sl.ouce- X X? ) & ¥4 13 I'X R? nebo index lomu
niny
208 | CF, H H H | ONe tBu Ph-4-0Me
209 | CFy H H H | SMe Et Ph-4-QMe 89 az 90
210 | CF, H H H |SMe Me Ph-4-0Me
211 | CF, H H H | SMe CHacPr Ph-4-0Me 73 az 75
212 | CF, H H H | SMe CH.cPr Ph 106 a% 109
213 | CF,s it H B | SMe nBu Ph-4-OMe
214 | CFs H H H | SMe tBu Ph-4-OMe
215 JCF; H H Cl | H CH,CH=CH. Ph-4-OMe
216 § CF, H i Ct H Ft Ph-4-0Me
217 | CF, H H Ci | K Me Ph-4-0Me
218 1CF, K H Cl | H CH:cPr | 3-methyl-

-pyrazol-1-yl
219 |CFy, | H H Cl} H CHacPr | 4-methyl-

-pyrazol-1-yl
220 | CF, H H €l | H CHzcPr | pyrazol-1-yl
221 | CFy B H Cl H CHzcPr | 3-methyl-

-2-thieny!
222 | CF, R H ClLI E CH:cPr { 4-methyl-

-2-thienyl
223 | CF, H H Cl | H CHzcPr | S5-=ethyl-

| -2-thienyl

224 {CPy | H H Cl | H CHacPr 2-thienyl
225 | CFs H H Cl | R CHicPr | 4-methyl-

-3-thienyl
226 | CF, " H Ci | H CHacPr | S—methyl-

-3-thienyl
22T | CFy H H Cl | H CHzcPr 3-thienyl
228 | CF, H H Cl | H CHscPr Ph-4-OMe
229 | CF, K H Cl | B CH:C =CH Ph-4-0Me
230 | CF, H H Cl]|H iPr Ph-4-OMe
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teplota tini ve °C

niny X X b . X & R R? nebo index lomu
231 [cks | H | B {c1 | 0By  Ph-4-ONe
232 |CFs | H | W {c1|H oPr Ph-4-0Me
233 |cFs | H | W |l |H tBu Ph-4-0Me
234 1cFs |0 | B |Cl|F CHaCH=CH, Ph-4-Me 81 a¥ 83
235 |cFy | 0 | B | ct | F | CH(CHs)CH=CH, Ph-4-Okle
23 {Cf | B |0 {Ci|F CH2CH=CHC1 Ph-4-OhMe
237 |cFs | B | H [ C1 | F CHaCH=CC Ph-4-Oke
238 Jcfs | H |8 | ot | F | CHiCH=CHCH, Ph-4-OMe
239 Jcfs |0 L w [ ci|F £t Ph-4-OMe 99 a% 100
20 [y [ B | H [ € | F | OHCHCI | Ph4-Ok |no’ 15301
241 |cfs | B | # |ct|F CHaCH.Cl Ph 90-91
o2 lers |8 |0 | |7 | coscmsct Ph-2-F5Me | ng’ '1) 5241
243 Jces |0 | H | Cl|F CH4CHF, Ph-4-Ole
244 |ce, | B | B |ct|F Ne Ph-4-Oke
245 1CPs | H H Cl|F CH2C(C1)=CH, Ph-4-0Me
246 |ces | B | B | ct | P |CHC(CH,)=CH, Ph-4-ONe
%47 |CF | H | H [cCl|F CHACN Ph-4-Oke
248 {crs | H [ H JCt R CH.OMe Ph-4-0Me
249 |CF; | H H Cl { F CHacPr 3-methyl-
-pyrazol-1-yl
250 JcPs | H J B |[Cl]F CHscPr 4-methyl-
-pyrazol-1-yl
251 |CFy | H H Cit | F CHacPr pyrazol-l-yl
262 |, |0 | B [c1]F CHacPr 3-nethyl-
~2-thienyl
253 |CPs | H H ClL{F CHz:cPr 4-methyl-
-2-thienyl
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Sislo teplota tani ve °C
d?uE& X! 12 X3 X¢ b &4 R? R? nebo index lomu
niny
254 | CF, H H Cl F CHacPr |} 5-methyl-

-2-thienyl
255 | CF, H H Cl F CHacPr 2-thieny!l 112 a% 113
256 | CF. H H Cl F CHacPr | 4-methyl-

-3-thieny!l
257 | CFs H H Ct F CH:cPr | S-methyl-

-J-thienyl
258 | CFs H H Cl F CHacPr 3-thienyl 125 aZ 126
259 | CF, H H Ci F CHscPr Pa-2. 4-F,
260 | CF, H H Cl F CHacPr Ph-2-F 57 a2 59
261 | CF, R H Cl F CH:cPr | Ph-2-F-3-Me
o2 ek | B | B | o1 | F | Ohcer | Ph2F-4Ole [no’ 1520
263 | CF, H H Cl F CH:cPr | Ph-2-F-4-OMe- 73 az 74

-5-Me

264 |CF; | H H Cl F CHzcPr | Ph-2-F-5-Me 60 aZ 62
265 | CF, H H Cl F CHacPr Ph-3, 5-He,
266 | CF, H H Cl F CHacPr Ph-3-Me 92 az 93
267 | CF, H H Cl F CH;cPr | Ph-3-Me-4-F 98 az 99
268 | CF, H H Ci F CHz:cPr | Ph-3-Me-4-OMe 86 az 87
269 | CFy H B (W] P CHacPr Ph-4-F 94 az 95
270 | CFs H H Cl F CHacPr Ph-4-Me 75 a% 76
271 | CPs H H Cl F CHscPr Ph-40Me 98
272 1 CPs H H Cl F CHacPr Ph 112
213 | CF, H H Ci F | CH.C=CH Ph 54 a¥ 58
274 | CR, H H Cl F | CH,C=CH} Ph-2-F-5-lMe 91 az 92
215 | CF; H H Cl F |CH,C=CH Ph-4-(Me 102 a% 103
276 | CFs H H Cl F | CHC=Cl Ph-4-OMe 112 a7 114
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Cislo
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teplota tani ve °C

it IR OIS G B G I U B & R! R nebo index lomu
o7 |cka |0 |8 | | F iPr Ph-4-Oe 124 4 125
o8 [cra |8 |0 | |F By Ph-4-ONe

219 [crs |0 |0 |t |F aPr Ph-4-Oe 90 a1 91
o0 {crs [0 |8 | | @ tBu Ph-4-Oe

o {cs [0 |0 oo cmoncn, | Phs-ome 80 a2 81
s lers |0 |0 o | o |caconacnscn, | ph-a-oe

o83 {cra |0 |0 | oo | o | cmcrcict | Pha-ome

o4 {crs |8 |8 | o | ot | coachccl, | Phea-ode

w5 (o | 0 |0 | o | o | cHoccion, | Phes-ome

o |os [0 |0 oo Bt Ph 123 a 124
a7 lors |0 |0 || Bt Ph-2-F-5-e 7822 81
28 fors |0 |0 | ot | ¢t Bt Ph-4-Olle 90 a2 91
o9 lops |0 |8 | || cncacr Ph 104 a2 105
20 fcra |8 | B [0 | ot | ohomCl | Pr2-PSde |no’ 15309
oot e |8 1o |t | ot | cmcmcl | Phot-ome

o2 o b |0 |0 || cocw, Ph-4-Oke

23 lees |8 | B |1 | e Ph-4-Otle 772279
o4 e | |8 | o | ot | clacton=ca | Pood-me

o5 lors | B | 0 | o | o |cmCeomd=CR, | Po-d-One

26 et |0 |2 oo | omo Ph-4-Oe

oor lors |8 |8 |t o1 ]| caOue Ph-4-Ouie

208 |CPs | H H Cl | Ct CHacPr 3-methyl-

299 {CFs | H B cl}Cl CHscPr 4:::::;71-1-’1

-pyrazoi-1-y1
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gzl&e_ teplota tani ve °C
niny Xt & X X 13 R R? nebo index lomu
300 |CFy | H H Cl | CI | CHycPr pyrazol-1-yl
301 |CFy | H H Cl | €1 | CH:cPr | 3-methyl-

~2-thieny!
302 |CFy { H H 1 | Ci CHacPr | 4-methyl-

-2-thienyl
303 |CFs | H H Ct | CI | CHicPr | S-methyl-

-2-thienyl
304 | CF, H H ¢l | Cl CHacPr 2-thienyl 139 az 141
305 |CFs | H H €l | Cl | CHacPr | 4-methyl-

-3-thienyl
306 |CFs | H K Gl | Cl | CHicPr | S-methyl-

~3-thienyl
307 | CF, H H cl]Cl CHacPr 3-thienyl 140 aZ 141
308 |CF, | H H ¢l | C1 | CHacPr Ph-2. 4-F,
309 {CFs | B | M | Cl | CI [ CHicPr Ph-2-F no ' 1,5404
310 jCFs | H H ct | C1 | CHacPr Ph-2-F-3-Me
aiy fors |0 | B | ot | ct | ciacPr | Ph2-Ps-de |no ' 1,531
312 jCFs | H H cl | CI CH:cPr | Ph-2F-4-OMe- nn’ L 1,5287

-5-He Y

313 |CFs | H H €l ] Cl CHacPr Ph-2-F-5-Me 56 ai 57
314 |CF; | H H €l | Cl CHqcPr Ph-3, 5-Me,
315 |CFs | H B | Cl | Cl | CHacPr Ph-3-Me 111 a% 114
316 |ces | 8 | B | € | C | CHicPr | Ph-3-Me-4-F 113 a% 114
317 lces | B | H | €t | €1 | CHacPr | Ph-3-Me-4-OMe
318 |CPy | H H ct | CI | CHacPr Ph-4-F
319 {CF; | H H Cl | CI | CHacPr Ph-4-Me 93 a% 95
320 CF | H H ¢l | Ci CHscPr Ph-4-OMe 97 a% 98
321 jcF, | H | H Cl | CI | CHycPr Ph 134 a¥ 135
322 j¢F, | B | H ¢l | €1 |CH,C=CH Ph 96 a¥ 98




CZ 288723 B6

%;E:“l}e_ e lele x| R R? ::)l:gt::::!ael:l;:’f
323 IcFs | H | H | Cl | Cl |CH,C=CH| Ph-2-F-5-Me 77 a%. 79
324 |CFs { B | H | c1 | Cl |CHC=CH| Ph-4-OMe 94 a% 96
325 {cFs | W | H | €1 | ¢l |CH.C=CI| Ph-4-OMe
326 [CFs | H | H | Cl|cCl} iPr Ph-4-Qhle 123 aZ 124
31 |cF | H | B pCtjcCl| nBu Ph-4-0kle
328 |cFs | H | H Jctjcl| nPr Ph-4-OMe 88 a 89
329 |[cFy | H [ H | Cl|cCl| tBu Ph-4-Ohle
330 |CFy | H H [SMe | F CHacPr Ph-4-Obe 114 aZ 115
331 |cFs | H | H |oMe | F | CHicPr | Ph-4-QMe 125 aZ 126
332 |CFy | K | H |OMe | F | CHacPr | Ph-4-OMe 135 aZ 136
333 {CFs | H H Me | F CHacPr Ph-4-OMe 71aZ 72
34 [CFs | H [ F | H |H Et Ph-4-Oble 70 a% 72
3% |CP, | H F H H Me Ph-4-OMe
336 {CFy | H | F | H | H | CHicPr | Ph-d4-OMe 97 a% 99
337 |CFs | H F K | CHzcPr Ph 117 a% 119
338 |CFs | H F H B oBu Ph-4-OMe
339 |cCF, | H | F | H [ H tBu Ph

a0 fors |0 et |n | Et Ph-4-OMe 89 a¥ 91
31 |CFy | H Cl | H H Me Ph-4-OMe
342 jCFs | H Cl | K H CHacPr Ph-4-Ole 97 ai 99
343 |CFs | H | CI | B | H | CHaPr Ph 91 a% 92
44 |CFy | H Cl | H H nBu Ph-4-OMe
345 |cFy | H | CLtH [ H tBu Ph
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346 |CFs | CL | H | H | P | CHyPr Ph-4-OMe ofle TR
347 {CFy | €1 | B | H | CI | CHicPr ‘2-thieny! 74
348 | CF, Cl H H Ct CHacPr Ph-4-0Me 100
349 | CF, Cl H H Cl CHacPr Ph 95 az 96
350 | CF, H H F F CH,CH=CH, Ph-4-QMe
351 {CFy | H H F F Et Ph 81a783
352 |CFy | H | H | F | F Et Ph-2-F-5-e 79 aZ 80
353 | CF, H H F F Et Ph-4-0be 78 az 79
354 {CFs | 0 | H | F | F | cHisCHCI Ph ng!’ 1,5245
355 | CF, H H F F CH.CHCi Ph-2-F-5-Me
356 |CFs | H H F F CH,CH2C1 Ph-4-QMe
357 | CP, H H F F Me Ph-4-~0Me
358 |CP; | H H F P CH:0Me Ph-4-OMe
359 {CFy | H H F P CHacPr | 3-methyl-

-pyrazol-1-yl
360 jCP, | H H F F CHscPr | 4-methyl-

' -pyrazol-1-yl

361 |CFy | H H F F CHacPr pyrazol-1-yl
362 | CR, H H F F CHacPr 3-methyl-

-2-thienyl
363 |CPy | H H 1 P CHzcPr | 4-methyl-

-2-thieayl
364 |CFs | H H P [ CHacPr Ph-2-F 56 aZ 58
365 |CPy | H H F J CHacPr Ph-2-F-3-Me
366 |CFs | H H F F CHacPr Ph-2F-4-OMe
367 |CFs | B ] F F CHacPr Ph:gi_’-‘:—wz- 70 a% 73
368 |CFs | H H P F CHzcPr Ph-2F-5-3e 67 a% 69
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tislo teplota tani ve °C
sl.ouée- xl xz x: X4 xs R! Rz nebo index lomu
niny
369 | CFy H H P F CHzcPr Ph-3. 5-Me,
370 | CF, R H F F CHycPr Ph-3-Me 70 a 72
371 | CF, H H F F CHacPr Ph-3-Me-4-F 51a1 53
312 | CFs H H P F CHacPr Ph-3-Me~4-OMe 56 az 57
313 | CFy H H F F CHacPr Ph-4-F 70 ai 72
314 | CF, H H F F CHacPr Ph-4-Me 64 aZ 66
315 |CFs | H H F F .| CHecPr Ph-4-OMe 73 a¥ 74
376 | CF, H H F F CHacPr Ph 61 az 62
317 | CFs H H F F CH,C=CH Ph 76 a1 78
318 | CF, H H F F CH.C=CH | Ph-2-F-5-Me 84 a7 86
319 | CF, H H F F CH:C=CH Ph-4-OMe 100 aZ 102
380 | CF, H H F F CH,C=(l Ph-4-0Me
381 jCPs | H R 4 F ifr Ph-4-0Me 65 aZ 66
382 | CPs R H F F nBu Ph-4-OMe
383 |CPs | H H F F nPr Ph-4-OMe 67 at 69
384 {CFs H H B F tBu Ph-4-OMe
385 | CF, H H B F CHzcPr | S-methyl-

-2-thieny! N
366 [cPs | B | B | F | F | CHaPr | 2-thienyl 69 a2 71
387 | CF, H H F F CHzcPr | 4-methyl-

-3-thieayl
388 |CF | H H F F CH:cPr | S-methyl-

-3-thienyl
389 1CPs | H R F F CHycPr 3-thienyl 79 ai 81
390 | CFy H | F F CHazcPr Ph-2.4-F,
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:;‘s’l‘?“ rlelejxe|x Rt R? e Inlon loras
niny

01 [cs | H { B [t |F aPr Ph 113 a2 114
392 |CF, | H | H [ C|F nPr Ph-2-F-5-le 60 az 61
303 [crs |0 |0 | |F iPr Ph 111 a2 112
34 fcis |0 {0 o |F iPr | Ph-2-F-5-ke

a5 {era | 8 | B | o | F | cHacHecH, Ph 107 a% 108
a6 ler, |0 | 0 | ¢ | ® |cHCHecH: | Ph2-F-5de 682170
o [ers {0 |8 fer | F | ot Ph

ssg {ers |0 |0 |a|® | oh | Ph2-F5de

309 {cra | B [ B | € | F |CHC=CI Ph 90 a3 91
awo [eea | 8 |8 | et | F |ome=ct | Ph2-Psue |no 15401
o1 |ors L0 [ B | e | F | cHcn Ph 101 a 102
402 {CFy | H | H [ CI|F CHiCHs | Ph-2-P-5-Me 60 az 62
03 fora |0 | B [ et et | b Ph 12821 129
st e |0 |8 et |e| o | mn2Fsue |no 152
a5 lors |0 {8 | e o] ipr Ph 1252 127
a6 lcra [ 8 | m fala ]| ipe | Ph2Fsue |no’ 1545
o7 |ers |1 | B | o1 | ot |cHicHsCE, Ph 115 a2 116
408 |crs | B | B | c1 | ¢ |cHiCHeCH, | Ph-2-P-5-de 62 at 63
o foes | B {8 Lo |a| o Ph 111 a2 113
a0 Joms | u | B |er | ot | Pho-P5de 80 a2 81
at lem | w |8 | o | o [omc=c Ph

g2 leis 1w | w | e | ot [emesct | po-2-Fsue
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ili;l\i)ée- 1 ) & 1 X ) & R R? :x?l::tiz::?el;ilz:‘f
niny |

413 |cks | B | H | F |F nPr Ph 56% 58

414 |cF |0 | w [ F|F oPr Ph-2-F~5-Me 38 az 40
415 |CF | H | H | F | F iPr Ph 81 az 82,5
416 |cFs | 0 | H | F | F iPr Ph-2-F-5-He

a7 {cFs | B | H | F | F | CHiCH=CH, Ph

418 |cry | B | H | F | F |CH:CHCH: | Ph-2-F-5-Me

419 |cra | B | B | F | F CHs Ph

420 |cFo | K |8 | F [ F CH, Ph-2-F-5-Ke

21 |cF; |0 | B | F | F |cHC=CI Ph

422 {cFs | 0 | H [ F | F jCHC=CI | Ph-2-F-5-e

423 {ces | B | B | F | C1 | CHsCH=CH, Ph

424 {cFs | B | B | F | €l [ CHiCHeCH,| Ph-4-OMe

425 |k | W | B | F | 1 | CHiCH=CHy| Ph-2-F-5-Me

6 {ces | B [ B [P | Cl| CHH, Ph

4271 |cFs | B | H | F | Cl | CHCH, Ph-4-OMe

428 {cFy | H | B | P | €| CHCH | Ph-2-F-5-e

g9 e | B |8 [ F | o | cihcrscl Ph no’ 1,504
a0 fee | B |0 [P | ot | cmchicl | modode |no’ 15204
431 |cF, | B | B | F | CI | CHiCH,Cl | Ph-2-F-5-e

32 (¢, | B | B |F | CH, Ph

433 |ces | B | B [ F |l CHs Ph-4-OMe

434 [ | R | [P |CI CHy Ph-2-F-5-e

435 {crs | B | H | F | Cl| CHiOMe Ph-4-Ohe
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niny X X X X X R R nebo index lomu
435 | CF, H H F Cl | CH:cPr | 3-methyl-

-pyrazol-1-y!
437 | CF, | H F Cl | CHycPr | 4-methyl-

-pyrazol-l-yl
438 | CFs H H F Cl CHacPr pyrazol-1-yl
439 | CF,4 K H F Ct CH:cPr | 3-methyl-

-2-thienyl
440 { CF, H H F Ci CHacPr | 4-methyl-

-2-thienyl
441 | CF, H H F Cl CHacPr | S-methyl-

-2-thienyl
442 | CF; H H F Cl | CHacPr | 2-thienyl 104 a% 106
443 | CF, H H F Cl CHzcPr | 4-methyl-

-3-thieny}
444 | CF, K H F Ci CHz2cPr | 5-methyl-

-3-thienyl
445 | CF, H H F Cl CHzcPr | 3-thieny!l 113 a¥ 115
446 | CF, H H F Cl | CHacPr | Ph-2.4-F.
wr lers Lo |1 | ° | ct | CacPe | PheF no ! '1, 5262
448 |CRy | H H F Cl | CH:cPr | Ph-2-F-3-¥e
449 ICF; | K H F Cl | CHacPr | Ph-2-F-4-(Me
450 |CFy | H H F Cl | CHacPr Ph-g:a-&!-we-

-5-Me

451 |CPs | H H F Cl | CHicPr | Ph-2-F-5-Me 62 a7 63
452 |CFy | H H F Cl | CHacPr | Ph-3.5-Me,
453 |CPy | H H F €l | CHscPr Ph-3-Ne 96 aZ 98
454 {CFs | H H F Cl | CHscPr | Ph-3-Me-4-F 82a7 83
45 |CFs | H H F Cl | CH:cPr | Ph-3-Me-4-OMe 72 az 73
456 |CFy | H B F Cl | CHacPr Ph-4-F 76 a1 77
457 |CF | H H F Cl | CHacPr Ph-4-Me 75 a% 76
458 | CF, H B P Cl | CHscPr Ph-4-OMe 68 aZ 69
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:’:;l::ée_ viele|e|xe Rt B | ooimden o
niny

59 {cks | B |0 |7 | ot | cHicPr Ph 102 a2 104
460 Jcr | B | B L F | ot | cHaco=cH Ph
61 {crs | B |0 | F | ot | caCo=cH| Ph-g-Ohe
62 ks | 0 | H | F | ct | CHiC =CH| Ph-2-F-5-ke
463 |crs |0 | B | F | et | CHC =CI| Ph-d-ONe
st Jors {0 | | F et} P Ph
a65 {crs |8 |8 | F et | P Ph-4-Okle
a66 |ces | 0 | B | F | o | iPr Ph-2-F-5-He
467 |CFs | H H F cl nPr Ph
468 | CF, H H F Ci oPr Ph-4-0Me
469 |cka | B | u | F |ct | P Ph-2-F-5-He
410 {cFa | H | n | F | cl | nBu Ph-4-Oke
aii|ers (i |0 | F || the Ph-4-Okfe
|42 |ors | B | B crs | c1 | CHiCHeCH, Ph
413 |cfs | B | B |cFs | C1 |CHiCH=CH: |  Ph-d-OMe
474 {cps | B | B |cFs | CI |CHJCH=CH, | Ph-2-P-5-de
ars |eps | B | B |ors | ool | cHsCH, Ph
416 |ces | m | B |ers | o1 | cHiCH, Ph-4-OMe
art ek, | 8 | w ers | ot | cHaCH | Ph-2-PSe
a8 |crs |8 | B |crs | ol | cHucHiCH P
a19 lces | B | B |cfs | CF | CHCHiCL | Ph-4-ONe
480 lcrs | B | B |cfs | CF | CHaCHaCL | Ph2-F-5-de
a8 |crs |0 | n fory | Cl | CH Ph
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482 |CFy | H H |CFy | CI CH, Ph-4-0Me
483 | CF; H H |CFs | Ci CH, Ph-2-F-5-Me
484 | CF, H H {CFy | CI CH,OMe Ph-4-OMe
485 | CF, H H |CFy | CI CHa:cPr | 3-methyl-
-pyrazol-1-yl
486 | CF, K H |CF, Cl CH.cPr | 4-methyl-
-pyrazol-1-yl
487 {CFy | H H {CFy | CI | CH:cPr | pyrazol-i-yl
488 [CFx | H H |CFs | CI | CHacPr | 3-methyl-
-2-thienyl
489 | CF, H H |CF; | Cl | CHcPr | 4-methyl-
-2-thieayl
490 |CF, | H H |CFs | Cl | CHacPr | S-methyl-
-2-thieayl
491 | CF, H fi CF; Cl CHacPr 2-thienyl
492 |CF; | H H {CFs | ClI | CHacPr |4-methyl-
~3-thienyl
493 |CFy | H H |CF; | CI | CHicPr |§S5-methyl-
-3-thieayl
494 {CFPa | H H §CFy | C1 | CHacPr 3-thienyl
495 |CFs | H H |CFs | Cl | CHacPr Ph-2.4-F,
49 |CFs | H H {CFy | Cl | CH,cPr Ph-2-F
497 |CFs | H H |CFs | CI | CHacPr | Ph-2-F-3-Me
498 |CFs | H H |JCFs | €1 | CHacPr _ Ph-2-F-4-OMe
439 ICF | H H |[CFs | C1 | CHacPr Ph—%:;—edx-ﬂ(e-
500 |CF; | H H |CFy | Cl | CHscPr | Ph-2-F-5-Me
501 |CFs | H H |CRy | C1 | CHacPr Ph-3. 5-Ue;
502 {CFfs | H H {CFy | CI | CHacPr Ph-3-He
903 [CF; | H H |CFs | Cl | CHacPr | Ph-3-Me-4-F
504 |CFs | H H {CFy | C1 | CHacPr | Ph-3-Me-4-OMe




Cz 288723 B6

0 I I I O P R s
niny

505 | CF, K H CF, Ct CH,cPr Ph-4-F
506 | CFs H H |CFs Cl CHacPr Ph-4-Me
507 | CF, H H CFs Cl CHicPr Ph-4-0le
508 | CF, H R {CF, | Ci CHacPr Ph 65 a% 67
509 | CFs H H CF,s Cl CH,C=CH Ph
510 | CF, H H |}CF, Cl CH.C=CH Ph-4-OMe
511 | CFs R H |CF, Cl CH:C=CH| Ph-2-F-5-Me
512 | CFs K H |CF, Cl CHC=Cl Ph
513 | CF, H H |CF, ci iPr Ph
514 | CF, H H CFs Cl iPr Ph-4-OMe
519 {CFs H H | CF, Ct ifr Ph-2-F-5-Me
516 §CFs H H CF,y Cl nPr _ Ph
517 |CFs | K H [CFy | CI aPr Ph-4-OMe
S18 | CFy H H |CF,; Cl oPr Ph-2-P-5-Me
519 |CFa | H H jCFs | CI nBu Ph-4-0Me
520 | CF, H H |{CF, Cl tBu Ph-4-OMe
521 |CFs | E H {CFs | F CHaCH=CH, Ph
522 |CPs | H H |CF | F CH,CH=CH, Ph-4-CMe
523 {CPs | H H |CPy | F CH,CH=CH, | Ph-2-F-5-e
52¢ |CFs | H H |CFs | F CH2CH, Ph
525 | CRs H H |CRy | F CH.CHs Ph-4-(Me
526 {CFy | H H |CPs | B CH,CH, Ph-2-F-5-Me
527 | CFs H H {CFs | F CH,CH,Cl Ph
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528 | CF, H H |[CFs F | CH.CH.Cl Ph-4-0Me
529 | CF, H H |CF,s F | CH.CH,Cl Ph-2-F-5-Ke
830 | CFa H H |CFy F CH, Ph
531 | CF, H H | CF, F CH, Ph-4-OMe
532 | CFs H H |CF, F CHa Ph-2-F-5-Me
533 | CF, H H |CFs F CH,OMe Ph-4-0Me
534 CFs H H CF, F CHacPr 3‘N€th¥l'
-2-thienyl
935 |CFs | H H |[CFy | F CHacPr 4-methyl-
-2-thienyl
536 |CFs | H H |CF, | F CHycPr S-methyl-
-2-thieny!
537 | CF, H H | CF, F CllcPr 2-thienyl
538 | CF, H H |CRa F CHacPr 4-methyl-
v -3-thienyl
539 | CP,s H H |CF, F CHacPr S-methyl-
~-3-thienyl
540 {CF; | H H [CFy | F CHacPr 3-thienyl
541 | CF, H’ H §CF, P CH.cPr 4-nmethyl-
-3-thienyl
542 | CF, H H |CFs F CH:cPr 5-methyl-
-3-thieny!
943 | CFy H H CFs P CH.cPr 3‘“\18071
544 | CF, H H |CFys F CHacPr Ph-2,4-F:
545 CF: H H CFs F CH:CP!’ Ph-2-F
546 | CF, H H |CF, F CHacPr Ph-2-F-3-Me
547 | CF, H H |CFs F CH2cPr Ph-2-F-4-OMe
548 {Crs | H | B |CFs | F | CHacPr pn—g-ﬁ-{-me-
-J-He
549 | CFs H H }CFs F CHacPr Ph-2-F-5-e
550 | CF, H H |CFs F CHacPr Ph-3, 5-Me:
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551 {CFa | B | B |CFs | F | CHacPr Ph-3-e
552 {CFs | B | H |CFs | F | CHicPr | Ph-3-Me-d-F
553 [cFs | B | H |CFs | F | CHacPr |Ph-3-Me-d-Oke
554 {cFs | H | B |Chs | F | ClacPr Ph-4-F
555 |CFs | B | H |CFs | F | CHucPr Phi-4-Me
ss6 [CFs | B | B |Chs | F | CHicPr Ph-4-OMe
65T |cF | H | B |CFa | F | ChecPr Ph
658 |cps | H | B [cka | P |cHiC=cH Ph
sso |cFs | B | B |cRa | F | cHC=CH Ph-4-Ote
560 [cFs | B | B |cFs | F |CHC=CH | Ph-2-F-S-ke
s61 |cFs |0 | B Jor | F |cmc=c Ph-4-le
562 |cF | B | B |crs | P iPr Ph
563 |cFs | B | 0 |CFs | F iPr Ph-4-Ohe
s4 [cps | B | 0 fom | F iPr Ph-2-F-5-¥e
565 |cFs | B | B [cFs [ B | P Ph
566 [cFa | M | B ok | P | uPr Ph-4-Oe
567 [cFa | | B ok | B | aPr Ph-2-F-5-He
568 [cFs | B | B |cFs | P | ubBu Ph-4-Oe
569 |cks | B | B |cra | P tBu Ph-4-Oe
s10 |ces | P | B | B | Cl | CePr Ph
611 [ces | F | B | B | ot | CHaePr Ph-4-Oe
s12 fers | P | 8 | B | ol | CHiPr | Ph2-F-5-de
513 |cka [P | B | B | P | CHePr Ph
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514 {CFs | F H H F CH.cPr Ph-4-0Me
515 {cFs | F | B | # | F | CHecPr | Ph-2-F-5-de
576 | CFy {CFa | H | H | CI | CHsePr o
17 |ces [cFs | 8 | B | c1 | CHacPr | Ph-d-OMe
518 |crs {cFs [ B | B | Cl | CHicPr | Ph-2-F-5-le
579 {CFs [CFs | B | B | F | CHacPr Ph
580 |CPs [CFs | B | H | F | CHacPr |  Ph-4-Obe
581 |CFs [CPs | B | B | F | CHecPr | Ph-2-F-5-Me
582 {cF, {CI | H | H [CFs | ChHacPr Ph
583 |crs {1 | H | W |CFs | CHacPr |  Ph-d-ONe
s34 [crs [ct | # | B [P | CHacPr | Ph-2-F-5-e
585 |CFs | F H K |CFy | CHacPr Ph
586 {cps | F | B | H |CFs | CHicPr |  Ph-4-Obie
se7 |cks | P | B | # |CR | CHacPr | Ph-2-F-S-e
588 |CPs |CFa | B | H |CFs | CHacPr Ph
589 |crs |CPs | H | B |CPs | CHicPr |  Ph-4-OMe
590 lcrs {cks | B | B |Crs | CHacPr | Ph-2-P-S-Me
s91 [crs | B | B | H [CHi | CHecPr Ph
592 |cks | B | B | B |CH | CHacPr |  Ph-4-OMe
593 |cgs | B | B | # |CH | CHacPr | Ph-2-P-5-Me
504 {CPs | B | B | F |CHy | CHacPr Ph
505 [cFs | B | H | F |CHa | CHacPr |  Ph-4-OMe
s9 |cFs | 8 | B | F |CHs | CHicPr | Ph-2-P-5-Me
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597 | CF, R H Cl |CHs | CHacPr Ph
598 | CF,s H H Cl |CH; | CHqcPr Ph-4-0Me
599 {CFy, | H H Cl jCHy | CHacPr | Ph-2-F-S-Me
600 |CF; | F H F F CHacPr Ph
601 | CF, F H F F CHacPr Ph-4-OMe
602 |CFy | F H F F CHicPr | Ph-2-F-5-Me
603 | CF, F H F Cl | CHacPr Ph
604 |CFs | F H F Cl | CHacPr Ph-4-OMe
605 | CF, F H F Cl CHzcPr Ph-2-F-5-¥e
606 | CF; F H €l | F CHacPr Ph
60T |CF. | F H Cl | P CHacPr Ph-4-Cile
608 | CF, F H Ct | F CHzcPr | Ph-2-F-5-Ne
609 {CFa | F K Cl | Cl | CHscPr Ph
610 | CPs F H Ci | CI | CHacPr Ph-4-OMe
611 |CF, | F R Cl | CI | CHycPr | Ph-2-F-5-Me
612 |CFs | CI | H F F CHacPr Ph
613 |CFs | C1 | H F F CH,cPr Ph-4-OMe
614 |CF; | C1 | H F F CHacPr | Ph-2-F-5-Me
615 |CFs | CI | H F Cl | CHacPr Ph
616 |CF; | C1 | H F Cl | CHacPr Ph-4-OMe
617 JCPy | CI | H F Cl | CHscPr | Ph-2-F-5-Me
618 |CFy { C1 | H | Ct | F CH.cPr Ph
619 jCFs | C1 | R Cl | F CHacPr Ph-4-OMe
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620 {CFs | CL | H | Cl [ F [CHePr| Ph-2-F-5-Me
621 [CFy | Cl | H | Ci | CI [CHacPr Ph
622 |CFs | C1 | H | Cl | Cl |CHicPr|  Ph-4-OMe
623 |CFs | C1 [ H | €I | C1 |CHicPr| Ph-2-F-5-Ye
624 |CFy | Cl | H | CI [CF;y |CHscPr Ph
625 {CFs [ CI [ H | F |[CFs |CHacPr Ph
626 [CFy | F | H | CI |CFy {CHacPr Ph
627 {[CFs { F | H | F |CFy |CHacPr Ph
628 |CFs [CFs | H | €L | €I |CHxcPr Ph
629 {CFs [CFs | H | Cl | F | CHacPr Ph
630 |CFy [CFs [ H | F | CI |[CHaecPr Ph
631 |CFs fCPs | H | P | F |CHacPr Ph
632 {CFs [ CI | H |CF | CI |CHacPr Ph
633 [CPs | P | H |CPs | CI |CHacPr Ph
634 {CFs { Cl | H |CRy | P | CHacPr Ph
635 |CFo | F | H |CFy | P |CHycPr Ph
636 |CFs |CFs | H | Cl |CPs |CHscPr Ph
637 |CFy [CPs | H | F |CPy |CHaicPr Ph
638 |CFs [CPs | H |CFy {CFy |CHycPr Ph
639 |CFs | F | F | F | F [CHicPr Ph
640 [CFs | F | F | F | C |CHcPr Ph
641 |[CFs [ F | F | Cl | P |CHePr Ph
642 §CFs | P | F | €1 | CI |CHacPr Ph
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643 {CFs | CI | H | CI |CFs CHacPr Ph-4-OMe
644 |CFy [ ct | H | F |CFs CHacPr Ph-4-Oke
645 |CFs | F | H | CI [CFs CHzcPr Ph-4-Okle
646 {CFs | F | H | F |CFs CHacPr Ph-4-OHe
647 |CFy fCPs | H | C1 | Cl CHacPr Ph-4-Ohe
648 |CFs |CFy | H | CL Y F CHacPr Ph-4-CMe
649 |CFs [CFs | H | F | Cl CHzcPr Ph-4-OMe
650 |cFs |CFs | H | F [ F CHzcPr Ph-4-0fe
651 [CFs | C1 | H |CFs | €I CHacPr Ph-4-OMe
652 | CFy | F H |[CF, | CI CHacPr Ph-4-OMe
653 |CFs | €1 | H |CFs | F CHacPr Ph-4-ONe
654 {CFs | F | H |CFs | F CHzcPr Ph-4-Oe
655 |CPs |CFy | H | Cl |CF CHacPr Ph-4-Oe
656 |CFs |CFs | H | F |CFs CHacPr Ph-4-Ohe
657 |CcFs |CPs | H |CFs |CP, CHcPr Ph-4-Ohe
658 |CFs | F | F | F | F CHcPr Ph-4-Oe
6s3 [crs | F | F | B | CI CHacPr Ph-4-Ole
660 |CFs | F F Ct} F CH.cPr Ph-4-0Me
gL {CFs | F | B L CL|C CHacPr Ph-4-Ohde
662 |CFs | H | H | B | F |CHe-1-F-cPr Ph
663 {CFs | H | H | B | F {CH,-2-FcPr Ph
664 {CFs | H | H | H | F |CHy-2-Fa-cPr| Ph
665 |cs | H | B | H | F |CHe-1-F-cPr | Ph-4-QHe
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666 |CFs | H | B | H | F |CH-2-F-cPr | Ph-d-Ohe
667 |CFs | H | H | H | F |CHi-2-Fs-cPr| Ph-d-OMe
668 |CFs | W [ H | ¢t | Cl |CHs-1-F-cPr | Pn
669 |CFa | H | # | ¢l | Cl |CHi-2-F-cPr | Ph
670 [cFs | M | B | cl | €l |CHi-2-Fe-cPr| Ph
671 |CFa | B | B | € | Cl |CHa-1-F-cPr | Ph-4-Oe
672 |CFy | B | B | €t | €1 |CHy-2-F-cPr | Ph-4-Ohe
673 | CF, H H Cl Cl | CH:-2-F3-cPr| Ph-4-OMe
674 |cFs | B | H | € | F [CH-1-F-cPr | Pn
675 |CFs | | 0 | €l | F |CHi-2-F-cPr | Ph
676 |CFs | B | H | €l | F |CH-2-Fa=cPr| Ph
677 [CFa | B [ B | €l | P |CH-1-F-cPr | Ph-d-OMe
678 |CFs | B | H | €l | F |CH-2-F-cPr | Ph-4-Ohe
679 |CFa | H | B | € | F |CHi-2-Fa-cPr | Ph-4-OMe
680 |CFs | H [ H | P | €l |CHi-d-F~cPr | Ph
681 |CFa | H | | F | cl |CH2-F-cPr | Ph
682 |CFs | H | B | F | Cl |CH;-2-FacPr| Ph
683 |CPs | H | H | F | Cl |CH-1-F-cPr | Ph-4-OMe
684 |CFs | H | H | F | CI {CHy-2-F—cPr | Ph-4-OMe
685 |CFs | B | B | P | CI |CHy-2-Fa=cPr| Ph-4-OMe
686 [CFs | H | H | F | F |CH-1-F-cPr | Pn
687 |CFs | B | H | F | F |CHi-2-F-cPr | Ph
688 |CFs | B | B | F | F [CH-2-Fa~cPr| Ph
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689 |CF | # | H | F | F |CHa-1-F-cPr | Ph-4-Gle

690 [cfa |# | B | F | F |CHa2-F-cPr | Ph-4-Oe

6ot [crs | B |0 | P | F |CHi2FacPr| Phod-ole

692 CFa | H | H | B | Br | CHiCHs Ph

693 [y | H | B | B | Br| CHiCH Ph-4-Ode

604 [ces | B [0 | | Br | CHicPr Pb | no' 1,533
6os [cra | 0 | # | B | B | CH-ePr | Phd-OMe |no! 1,5330
606 [cra | | B | B | or | CHa-cPr | Ph-2-P-Se

gor |ces |0 [ 0 | B | B | cHicH Ph

698 [cia | H | H | F | Br| CHiH, Ph-4-Ohe

699 |CFs | H H F Br CHa-cPr Ph 114 a% 115
20 lcea |8 | w | F | 8| CocPr | Ph-dOde |nmo' 1,5304
01 {or [0 |0 | F [ B | CHicPr Ph-4-F 81 a2 82
02 {ees {0 | B | o | B | cHoH Ph

703 {er { B | B | o | Br | CHiCH Ph-4-OMe

704 {ors |0 | B |1 | B | CHicPr Ph

705 [egs | | B | ot | Br| CH-crr | Ph-t-OMe

206 [ees |8 | 8 | o | B | Ch-ePr |Pb-2-P-5e

107 o |8 | B | Be | F | chacH Ph

708 [ |8 | H | B |® | cHicH Ph-4-e

109 [ [0 | B | Be | F | CHcPr Ph

70 lors |0 {0 | Br | P | CHcbr | Ph-g-OMe

a lers |8 | 8 | B | F | CHi-cPr  |Ph2-F-Se

2 ors | B | w | oBe | ot | o Ph

s e | w | | e | o | chachs Ph-4-Ohe
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Ti4 |CFs | H H Br | Cl CHz-cPr Ph

715 |CF; | H H Br | Cl CH;-cPr Ph-4-Oble

716 jCF; | H H Br | Cl CHa~cPr Ph-2-F-5-He

1T {CFs | H H F ’ CHaCH, Ph

718 |CFs | H H F H CH2CH, Ph-4-0Me

T19 |CFa | H H F H CHa-cPr Ph 91 az 92

720 [CFs | H H F H CHz-cPr Ph-4-Ole 109 aZ 110

721 |CFy | H H F H CHy~cPr Ph-2-F-5-Me

722 [CFs | H H CL | H CH:CH: Ph

723 |CF; | H H F H CHz-cPr Ph-2-F 94 a3 95

724 |CFs | H H Ci | H CH;-cPr Ph 99 a7 100

7% |CFs | H H F R CH,-cPr Ph-4-F 110 aZ 111

T26 |CFs | K H Ct | H CHa-cPr Ph-2-F-5-Me

727 |CFs | H H K I CH,CH, Ph

728 |CFs | K H K 1 CH,CH, Ph-4-OMe

729 [CF; | K H H I CHz-cPr Ph

730 jCF | H H H I CH;~cPr Ph-4-0Me

731 |CFs | H H H I CHy-cPr Ph-2-F-5-He

732 |CFy | K H Cl | CI | CHy-cHxe-3 Ph 106 aZ 107

733 |CFs | H H Cl | Ct | CHa-cHex- Ph 124 a¥ 125
‘ -3,4-Br,

T34 {CFy | H H | ¢ | CI | CHa-cHex Ph 106 aZ 109
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735 {CGFs| 8 | B | F | F | CHe-cPr Ph
736 |cFs| 0 | B | F | F | CHi-cPr Ph-4-OMe
737 [CoFs | B | W | F | F | CHi-cPr | Ph-2-F-5-Me
738 [CFs| K | H | F | F | CHCHCL Ph
730 |CF| B | B | F | F CHaCH, Ph
740 {caFs| 0 | W | F | F | CHC=CH Ph
41 [cFs{ B | B Jc | ct| CHocPr Ph
742 |CFs{ H | B | €l | €l | CHe-cPr Ph-4-OMe
743 |CaFs | H L B [ €1} Ct | CHycPr | Ph-2-F-5-Me
744 [cafs | 8 | 0 | €| Cl | CHiCHCE Ph
745 |CFs| H | B |t | ¢l | CHiCH Ph
46 |CF| B | B | Cl | Cl | CHC=CH Ph
47 {CaFs| B | B | F | ol | CHacPr Ph
748 {C.F | H | B | F | Cl| CHecPr Ph-4-(Me
749 {csfs| 8 | B | P | 1 | CHe-cPr |Ph-2-P-5-de
750 {CaFs | B | B | P | €1 | CHiCHCI Ph
751 {CaFs| 8 | B | P [ CI | CHiCH, Ph
752 {CaFs | B { B | F | €l | CHC=CH Ph
753 |Cafs | B | B | CL P | CHe-cPr Ph
754 [CoFs | H | B [ €| F | CHecPr Ph-4-OMle
755 [csfs| B | H | Cl | F | CHi-cPr | Ph-2-P-5-Me
756 {CFs | B | B | Cl | F | CHiCHCI Ph
757 |CFs| H | B [ CL}F CH2CHa Ph
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158 {cafs | H | B | o | P | omc=cw | en
19 {ectal | B | F | F | CHocPr Ph
760 {cclal m |8 | F | F | CHe-cPr | Phod-OMe
7 lcclal 8 | 0 | F | F | CHePr [ Ph-2-P-S-e
w2 lects | B [0 | F | F | chcHCl Ph
763 |cCls | B | | F | F | cHaCHy Ph
764 {cclo | B | B | F | F | cHC=cH Ph
165 lecta | 0 | B | e | et | ChocPr Ph
766 lccts| B | B | et | ol | CH-cPr | Ph-a-Ode
767 {ccts| B | 8 | et | el | CHecPr | Ph-2-F-5e
68 |ccla| B | B | e | e | cHcHCl Ph
769 {ccta| B | B | €| €| cHaCHs Ph
0 |cciaf B [ B e o] cuc=cH Ph
mm fects| 8 | B | F | ot | CHichr Ph
2 lccts| 8 | 8 | F | €| CHcPr | Phog-Ole
s lccts| 8 | B | P | o | CHicPr | Ph-2-P-5e
ie {ccls | B | B | F | €1} CHCHC Ph
5 |ccls | B | B | F | ol | CHiCH Ph
mi6 |ccis | B | B | F | o | cucs=cH Ph
mt lects| B | B | et | F | CHecPr Ph
e lects | B | B | el | B | CHicPr | Ph-d-Oe
79 lccts| 0 | B e | F | CHa-cPr | Ph-2-P-5-de
180 |ccts | B B | ¢t | F | cHiCHCI Ph

-45-




CZ 288723 B6

Gl | ., . o teplota tini ve °C
niny X X X X ) & R! R? nebo index lomu
781 |CCl,| H H (] F CH.CH, Ph
182 [ccls| 0 | 1 | ct | F |cH.C=cH Ph
783 {CHF2 | H H F F CHacPr Ph
784 |cHF:| B | H | F [ F | CHiPr | Ph-4-Ote
85 |coPs | B | H | F | F | CHicPr |Ph-2-F-5-Me
786 |CHF; | H H F F | CH.CH,Cl Ph
187 cars | 0 | 0 [ F [P cHatHy Ph
788 |CHF; | H K F F | CH.C=CH Ph
780 |chr | W | B | ot | ¢ | CHiePr Ph
790 {cHFs | B | H | €1 | €I | CHiePr | Ph-d-Oke
791 |CHPs | H H ¢l | €1 | CHycPr |Ph-2-F-5-e
192 lcwr | B | ® | o1 | ¢l |CHCHCI Ph
793 |CHF: | H H ¢l | ClI | CH,CHs Ph
794 {cars | B | B | 1t | 1 |cH.C=CH Ph
795 |CHP; | H H F €l | CHicPr Ph
79 |CHF: | H R F Cl | CHacPr Ph-4-OMe
79T |CiF: | H H F Cl | CHzcPr | Ph-2-F-5-Me
T8 |CWF | H | H F ci | CH.CH.Cl Ph
799 [CHF: | H H F Cl | CH:CH, Fh
g0 lewa | 8 |8 | P | o1t |cmc=cn] m
801 |CHFs| H H Cl | F CHacPr Ph
802 |cors | 0 | R | €1 | F | CHiPr | Ph-d-OMe
803 jCHR; | H H CL | F CHzcPr | Ph-2-F-5-Me
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Sislo
sloude-

teplota tani ve °C

niny rieleixe e R R nebo index lomu
804 |CHF:| B | B | Ct|F | cuacmer | e
gos |cwe | | H |t | P | cmew | e
806 |cuF.| B | W | ¢l | F | cHC=CH | Ph
gor |crs | B [ B | B | F | omers | P
g0g |cks | M | B | M | F | cmct | P
809 ek, [ H | B [ 8 | P | caCHBr | P
g10 [cra |0 | B | [ F | ca0e | P
g fors |0 |8 {0 [ F | chuCHiOde | P
g12 | | B [ B | B | F | ChacPent | P
813 | CFs H it H F CH:cHex Ph
si ok |0 | B | W | F |CHacPr2o- | Pn
a5 [on |0 |0 |0 | P |chobrzz | B
a6 e |0 |8 |8 | ¢ | chle | m | nov'Lsee
g7 (et |0 [0 |0 [ F | cuswe | mo| no 15162
g8 e |8 | B |8 | F | cHSOMe | P 116-117
a9 {ces |8 | B |8 [P | cucoe | B | no' 15004
s |oe | B |8 |8 [P | cmcoee | mo| no’ 15067
gt o | B | B [ B | F | CHCHCOMe| P
g2 cps | H | B [ B | P | e, | P
g3 |crs {0 |0 | B | F | comme | e
g2 |ors [ B | B [0 | F | cHaCHMee, | P
g5 |cr | B | B | & [ ®p | cmcom | m | no' 1,53
g6 |ce, |8 |1 | B | P | ccovme | P

-47-




CzZ 288723 B6

Eislo teplota tani ve °C
dotel pl g | @ | x| R R® | neboindex lomu
g2r |cks [ B |8 |0 | F | cHacowie, | Ph | no’ 15302
828 |{cks | H | H | K | F |CH.CH=CHCF; | Ph |
829 [cFs | B | B | B | F | CHiCHsCF, | Ph

830 [cks | B | B {0 | F |CHCBO=CH, | PR

831 {cFs | B | B | W | F | CHiC =CCHa| Ph

832 |cFs | # | B | B | F | CHiCHC=CH| Ph

833 |cFs | H | B | B | F | CHC =CCFa| Ph

834 [CFa [ K | H | P |F CH.CF, Ph

g3 {ck, | W B | F | F CH.C1 Ph

g3 [cks | H | B | F | F | CHiCHBr | Ph

837 {cfs | B | B | F | F CH,08t Ph

83 [cps |0 | ® | F | F | CHCH:OMe | Ph

839 [cFs | B | B | F | F | CHacPent | Ph

840 JCFs | H H F r CHacHex Ph

g1 et |8 | B | P | P |cH22Cls-]| PR

842 [crs [ H | H | F | F ca:;%; %—Br:- Ph

843 {cra |0 |0 [ F |F CH, Slle Ph

gad [cry | B |0 | F | P | CHiSOMe Ph

g5 |cvs | B |8 | F | P | cHiSOsMe | Ph

g6 [chs [ B | B | P [P | CHiCOMe | Ph

sar |o |8 |0 | | P | cmcom | | no? 15066
g8 [cts | B |0 | P | P | CH:iCHCOMe| Ph

849 [crs | B | B | P | F | CHiNies Ph

g0 {chs | 8 | 8 | F | B | CHiNEMe Ph
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:;zl‘(’)“ xlelxeir|no R R? L‘&'ﬁ’ﬁ.ﬁi‘lﬂﬁﬁf
niny

851 |CFs [ H | H | F | F | CHiCHsNles Ph

852 |CFs | H | H | F | F | CHsCONH, Ph

83 [CFs | H | H | F | F | CcHiCONEMe Ph

84 |CFs | H | H | F | F | CHiCONMe, Ph

855 |CFs | H | H | F | F | CHiCH=CHCF, Ph

86 [CFs [ H | H | F | F | CHiCH=CF, Ph

857 {CFs | B [ H | P | F |CHC(BO=CH, Ph

88 |CFs | H | H | F | F |CH.CCCH, Ph

89 |cFs | B [ H | F | F | CHiCHiC=CH Ph

860 |CFs | H | H | F | F |CHiC=CCF, Ph

8L |Chs | B | H | H |F CHacPr Ph-2-C 82 a2 83
82 |CFs | H | H | H |F CHacPr Ph-4-Br 89 a% 90
863 |Ch, |H | H |1 |F CH:cPr | Ph-2-Cl-4-F

864 |CFs [H (B | H | F CHacPr | Ph-2-Br-d-Me

865 {chs | H [ B |0 [P CHacPr Ph-4-Et

86 |crs |8 | B | B [F CHzcPr Ph-4-0Bt

87 |cfs |H | H | B | F CHycPr Ph-4-0iPr

868 |cfs | H | BE | H | P CH:cPr | Ph-4-OCH,CH=CH, 65 a¥ 67
89 |CPs |H | B [ B | P CHycPr | Ph-4~OCH,C=CH 772178
870 |cPs | H | H | ® | P CHcPr Ph-3-CF, 77 a% 78
871 |CFy | H | H | H | F CHycPr Ph-4-CF, 124 a% 125
872 {CFs | H | H | H |F CHicPr | Ph ~4-CPCR.H

813 |CPs | H | H | H |F CHzcPr Ph-4-0CPs 96 a% 97
874 |CP |H | B | B |F CHzcPr Ph-4-0CP,H
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¢islo

sloute{ y1 12 Y3 & &l R R? fffﬂﬁtﬁ.i'fﬁﬁf
niny

875 |CFy | H B | B | F | CHacPr Ph-4-0CF,CF,
816 |CPs | H H B | F | CHicPr | Ph-4-OCPFsCF.H
877 |CFs | H H H F CHacPr | 1-Me-2-Pyrrolyl
878 {CFs | H H H F CHacPr | 1-Me-3-Pyrrolyl
879 |CFs | H H H | F CHacPr 2-Pyrrolyl
880 |CFy | H H H | F CHzcPr 3-Pyrrolyl
881 |CFy | H H F F CHacPr Ph-2-C!

882 |CFs | H H F | F CHacPr Ph-4-Br

883 |CF; | H H F | F CHacPr Ph-2-Cl1-4-F
884 {CFy | H H F | F CHacPr | Ph-2-Br-4-CH,
885 {CFs | H H F I F CHacPr Ph-4-Et

886 {CFs | H H F | F CHzcPr Ph-4-0Bt
887 |CFs | H H F F CHacPr Ph-4-0iPr
888 |CPy | H R P | F CHzcPr | Ph-4-0CH,CH=CH,
889 |CFs | H H F | F CH:cPr | Ph-4-0CH,C=CH
890 |CFs | H H B VP | CHucPr Ph-3-CFs
891 |CFy | H H P | F | CHacPr Ph-4-CPs
892 |CPs | H H | B | F | CHicPr | Ph-4-CPCP,H
893 {CPs | H H F | F CHacPr Ph-4-0CF,
804 |CFs | H H F | F CHacPr Ph-4-0CF.H
895 |CRs | H H F | P CHacPr Ph-4-0CF,CFs
896 |CPs | H | H | F | F | CicPr | Ph-4-OCP,CF.H
897 |CPy | H H F | F CHacPr | 1-Me-2-Pyrrolyl
898 |CF | H H F | F CHacPr { 1-Me-3-Pyrrolyl
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el p (e e | e | o |w R? ebo index lorau
niny

839 jCFs | H H F F CHacPr | 2-Pyrrolyl

900 |CF, | H H F F CHzcPr | 3-Pyrrolyl

gL [cks | B { B | F | Br |CHePr| b no’ 1549
902 |CFy | H H H Et | CHacPr Ph

903 |CFy | H H H pPr | CH:cPr Ph

904 |CFy, | H H H pBu | CH:cPr Ph

905 |CF, | H H H tBu | CHacPr Ph

906 CF, | H H K C:Fs | CHzcPr Ph

907 {CFs | H H H OEt | CHacPr Ph

903 |CF;s | H H H OnPr | CHacPr Ph

909 |CFs | H H H 0iPr | CHicPr Ph

910 |CFs | H H H OtBu | CHacPr Ph

911 |CF; | H H OEt F CH,cPr Ph

g12 |CFy | H H OaoPr F CHacPr Ph

913 {CFy | H H Oier |. F CHacPr Ph

914 {CFy | H | H | OtBu | F | CHscPr Ph

915 {cFs | B | B | H | SOMe |CHicPr|{  Ph no’ 15450
916 {CFs | H | H H | SO,Me | CHzcPr Ph 144 a% 146
917 |CFy | H H H SEt | CHacPr Ph

918 |CF; | H | H H |S-iPr | CHscPr Ph

919 |CFs | R H SOMe F CHacPr Ph

920 |CFs | H | H |SOMe | F CH,cPr Ph

921 |CFs | H { H | SEt F CHzcPr Ph

g22 |CF, | H H |S-iPr F CHacPr Ph
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tislo teplota tani ve °C
s{ouée- ) & 12 X2 X 13 R! R? nebo index lomu
niny
923 | CF; H H OCF, F CHacPr Ph-4-(OMe
924 |CFy | H H 0CF, F CHzcPr Ph-2-F
925 |CFy | R H 0CF, F CHscPr Ph-4-F
926 CF: H K UCF: F CH:CPI' Ph
927 CF: H H NU; OCH: CH:CPI’ Ph
928 | CFs H H NHAc F CH.cPr Ph
929 | CF, H H Nt F CHacPr Ph
930 |CF, | H H F F CH,COOH Ph 113 a% 120
93] jCFy | H H F F CHacPr | 2-imidazolyl
1-methyl-2-
932 |CFs | H H F F CHacPr ~-imidazolyl
1-methyl-2-
933 |CFy | H B F F CHacPr ~oxazolyl
934 |CPs | H H P F CHacPr | 2-isoxazolyl
1-methyl-2-
935 |CFs | H H F F CHacPr -isoxazolyl
936 {CFs | H H F F CH2cPr | 2-pyrimidinyl
937 {CFs | H H F F CH:cPr | 4.6-dimethyl-2
-pyrimidiny!
938 {CFs | H H F F CHacPr 2-thiazolyl
939 {CPs | R H F F CH:cPr 3-chloro-2-
-thiazolyl
940 |CPy | H R F F CHa:cPr 1-pyrazinyl
941 |CPFs | KB H F F CHycPr J-mrthyl-1-
-pyraziay!l
942 {CFs | H H F F CHacPr | 3-pyridazinyl
943 ICFs | B H F F CHacPr 3-methyl-4-
' -pyridaziny!
944 |CPs | H H F F CHacPr 2-furyl
945 |CFs | H H F F CHscPr | 3-bromo-2-
~furyl
946 [CFy | H H P F CHacPr 4-thiazolyl
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CHa-1-F-cPr : —CH:-’q CHz-1-Br-cPr : -,-Cﬂg74
F . Br
CHz-2-F-cPr : —Cng CHs~2-Br-cPr : —0814
F Br
CH;-2-F2—cPr :—capél ca,-z-ur,-cpr:—ca,ﬁ
F F Br Br

CH:')."C!'CPI‘ : —Cligzq CH:-cHex: —CH,
1
CHs-cHxe-3 :—CH,
CH,-2-Cl-cPr: —Cﬂ;ﬂ

CH.-cHex-3, 4-Bra: —CH; T
Cﬁg-z-(:l.-cPr: -—CH;

a
X

CHs-cPent: —CH, "/\
./
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Tabulka IV

' NoR' O
X~ | v~
X \T . AR
Xt

sl e Jefelefe] v oo e | e
niny
947 |CF; |H |H |FP |F |CHacPr|Qle | H Ph 25,4-1,5069
948 |CFy {H |H {F |F |CHycPr| Me | H Ph 25,5-1,5106
949 {CFs |H |R |F |F |CHucPr| Et | H Ph 25, 4-1,5003
950 |CFs |H |H |F |F |CHecPr|OMe JCPs | Ph 25,5-1,4855
951 {CFs |H |H [P {F |CHycPr| P H Ph 25, 5-1, 5059
952 {CPy |H |H |F |PF |CHucPr| Cl { H Ph 25,5-1,5244
953 |CP; |H [H |F |F |CHacPr|Sde | H Ph 25,5-1,5220
954 |CF, |H |H |F |F [CHacPr{ =0 Ph 79 aZ 81
955 |CFs |H |H |P |F |CHecPr| Me | Me | Pk 25,6-1,5105
956 |CFs {E |H |F |P |ClscPr| F F Ph 50 a¥ 52
957 {CPy |H |H |F |F |CHscPr|NiMe| H Ph
958 |CFs |H |H [CI1|P |CHecPr|Oe | H Ph
959 {CPs |H |H |CUL|F |CHecPr| Me | H Ph
960 [CFs |H |H JCI|{F JCHcPr| Et | H Ph
961 |cpy {H | B |CI|P |CH,cPr|OMe |CFs | Ph
962 |CP; |H |H |C}|F |CHscPr| F B Ph
063 |CP; |H {H |CI|F |CHcPr{ CI | H Ph
964 JCPs |H |H JCI|F }CHcPr|SHe | H Ph
965 |CP; |H |H |CI|F |CHicPr| =0 Ph
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1S IR L Rl L T IR R B [ Geicho
niny

966 {CFy |H |H JCI|F |CHycPr| Me | Me Ph
967 {CFs |H |H [ClL|F |CHcPr| F F Ph
868 [CF; |H |[H |CI|F |CHcPr|NiMe| H Ph
969 |CFy {H |H |F |Cl|CHcPr|OMe H Ph
970 {CFy |H {H |F |Cl|CHcPr| Me | H Ph
o971 {CP; |H |H |F JClL|CHcPr| Et | H Ph
972 |CFy {H |H |F |Cl{CHscPr|OMe |CF, Ph
973 1CFs |H [H |F [CI|CHacPr{ F H Ph
974 {CF; {H |H |F |Cl]CHxPr| Cl H Ph
975 |CF, |H {H [F |Cl|CH:cPr] SMe| H Ph
976 |CFs |{H |H [F |Cl|CHcPr| =0 Ph
977 |{CFa |H |H {F |Cl}CHcPr Me | Me Ph
978 |CFs {H |H |F |Cl]|CHscPr| F F Ph
979 {CFs |H |[H |F |CI]CHycPr|NiMe} H Ph
980 |CFa |H |H |C1|Cl]CHacPr|OMe | H Ph
981 [CFs |H {H |[CI|Cl{CHycPr| Me | H Ph
982 |CPs |H |H |CL|CI|CHycPr| Bt | H Ph
983 |CFs |H |H | Cl|Cl|CHscPr|OMe |CFs Ph
984 [CPy |H |H |CI|Cl}CHecPr| F H Ph
985 |CFs |H |H |CI|Cl}CHcPr| CI | H Ph
986 |CF; {H |H |CL|CI|CHscPr| SMe] H Ph
987 |CFs |H |H [CL|Cl|CHePr| =O Ph
988 [CFy |H |H JC1]|Cl|CHscPr| Me | Me Ph
989 |CFy |H {H JCL{CI|CHycPr| F R Ph
990 |CFy |H |H JCI|Cl]CHscPr|NiMe| H Ph
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Cislo

el ¥ 71T Bl R B dex o
991 |CFy {H |H |H |F | CHycPr |OMe | H Ph
992 1CFs |H |H |H |F | CHucPr | Me | R Ph
993 |CF, |H |H |H |F | CHycPr | Et | H Ph
994 |CFa JH |H |H {F | CHicPr |OMe |CFs Ph
995 |CFs |H {H |H |F | CHacPr | F H Ph
996 |[CFy |H |H |H |F | CHecPr | CtL | H Ph
997 |CFy |H |H |H {F | CHecPr | SMe| H Ph
998 {CFy |H |H |H {F { CHscPr =0 Ph
999 |CFs |H |H |H {F | CHacPr | Me | Me Ph
1000 |CFs |[H |H |H }F CilzcPr F F Ph
1001 | CF; |H | K |H |F | CHecPr |NiMe| H Ph
1002 |CFy |H |H [F {PF Et Me | H _- Ph
1003}cP, {H |H |F |F |CH.C=CH| Me | H Ph
1004 | CFs |H |H {P |F |CH:CH,Cl) Me | H Ph
1005|CF; |H |H |F |F Et Me | H |Ph-4-OMe
1006 [CF; {H |K |F |F |CH.C=CH| Me | H | Ph-4-OMe
1007T1CFs |H {H |F |F |CH,CH,C1| Me | H |Ph-4-OMe
1008} CFs |H |H |F JC1} Et Me | H Ph
1009|CF; |H |H |F |[CL}CH,C=CH| Me | H Ph
10101 CPs |H |H [F |[CI|CH,CH,CL| Me | B Ph
1011|CFy |{H |H |F |C1} Et Me | H |Ph-4-OMe
10121 CFs |H |H {FP JCL|CH,C=CH| Me | H |Ph-4-Ole
10131 CFs |H |H |F |Cl|CHCH,Cl | Me | H | Ph-4-Ohle
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dislo

s TR T T L A A L oot
1014 {CF, |H |H | €1 | F Bt Me [H | Pn

101S|CFs {H [H | Cl | F | CH,C=CH (Me|H | Ph

1016 [CPs |H |H | €1 | F | CHCH.Cl [MelH | pn

1017T{1CF, |H |H Cl F Et Me | H | Ph-4-OMe

1018/ CFy |H {H | CL | F | CHC=CH |Me{H |Ph-4-OMe

1009/ CFs |H {R | C | F | CHiCH,Cl {Me|H | Ph-4-Ohe

1020|cra |H |H | €1 | cl Et Me[H | Ph

1020 [cFs [H [H [ €t | ¢t | cHC=CH |Me|H | pn

1022 CFs {H [H | €1} ¢t | CHCH,Cl |Me|H | P

1023 |CF; |H |H Ct Cl Et Ne [ Il | Ph-4-OMe

1024 |CFs |H [H | €l | €l | CHC=CH |Me{H |Ph-d-Oue

1025|{CF, |R |H cl | ¢l CH,CH.Cl Me | H | Ph-4-OMe

1026|crs |H {H | H |F Bt Me|H | ph

1027|CFs |H {H | B [ F | CHC=CH |Me|H | Ph

1028 CFs [H {H | H [ P | CHCH,Cl |[Me|H | Ph

1020/CPs |H |H | H |F Et Me |B | Ph-4-Ohe

1030/CFs {H R | H [ F | CHC=CH |[Me|H |Ph-4-Ohe

1031 |CPs |B |H | H | F | CH:CH,Cl |Me|H |Ph-d-OMe

1032|cks JH {R|F |F CH.CN  |H |K | Pb 77 a 80
1033|cry |6 |H | F [ ct | cHoN [H{H]| o

1034 |CFs [H {H | F | F |CH,CH(OEY), |H |H | Ph

1035/ cFs |0 |H | F | 1 |cH.CHQOEL), {H |H | b

1036 | CFs |H |H [NO, OBt | CHicPr |[H |H | b 62 a 63

* v tabulkéch 25,4 - 1,5069 znameni np25,% 1,5069 (index lomu)
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Udaje "H-NMR (CDCl;, § ppm z TMS):

*1 Sloucenina €. 346

0,1 a2 0,2 (2H, m), 0,45 a% 0,55 (2H, m), 0,96 az 1,1 (1H, m), 3,60 (2H, s), 3,8 az 3,9 (2H, m),

3,82 (3H, s), 6,92 (2H, d), 7,1 a2 7,25 (3H, m), 7,51 (1H, dd), 8,53 (1H, brs).

Slouceniny podle vynalezu maji vyte¢né fungicidni puisobeni na rizné druhy hub a jsou proto
uzitecné k potlacovéni chorob rostlin pfi péstovani zemédélskych a zahradnickych plodin véetné

okrasnych kvétin, travniki a pice.

Jakozto piiklady chorob rostlin, které lze zvladat slou¢eninami podle vynalezu, se uvadéji:

ryze spala (Pyricularia oryzae)
pliseii (Rhizoctonia solani)
bakanae (Gibberella fujikuroi)
helmintosporium (Cochliobolus miyabeanus)
jeémen snét’ obilna (Ustilago nuda)
pSenice strupovitost (Gibberella zeae)
rez (Puccinia recondita)
skvrnitost (Pseudocercosporella herpotrichoides)
plevova skvmitost (Leptosphaeria nodorum)
prachové padli (Erysiphe graminis f. sp. tritici)
plisefi (Micronectriella nivalis)
brambory plisefi bramborova (Phytophthora infestans)
podzemnice skvrnitost
olejna listti (Mycosphaerella aradius)
cukrova fepa cercosporova
skvrnitost list (Cercospora beticola)
okurky padli (Sphaerotheca fuliginea)
hniloba (Sclerotinia sclerotiorum)
botrytida (Botrytis cinerea)
padli (Pseudoperonospora cubensis)
rajéata krouceni listt (Cladosporium fulvum)
plisefi bramborova (Phytophthora infestans)
lilek (baklazan) ¢erna hniloba (Corynespora melongenae)
cibule botrytida (Botrytis allii)
jahody padli (Sphaerotheca humuli)
jablka padli (Podosphaera leucotricha)
strupovitost (Venturia inaequalis)
moniliosa (Monilinia mali)
tomel snét’ (Gloeosporium kaki)
broskev moniliosa (Monilinia fructicola)
grape prachové padli (Uncinula necator)
padli (Plasmopara viticola)
hrusky rez (Gymnosporangium asiaticum)
¢erna skvrnitost (Alternaria kikuchiana)
¢ajovnik skvrnitost (Pestalotia theae)
antraknosa (Colletotrichum theae—sinensis)
pomerané strupovitost (Elsinoe fawcetti)
plisefi siva (Penicillium italicum)
travnik kornaténi
bila plisefi (Sclerotinia borealis)
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V poslednich letech, jak je znamo, vyvinuly riizné patogenni houby odolnost proti benzimi-
dazolovym fungicidnim prostiedkim a proti ergosterolovym biosyntetickym inhibitorim, takze
se fungicidni prostfedky staly nedostategnymi ve svém fungicidnim Gginku. Proto je nutno nalézt
nové sloueniny uzite¢né jako fungicidy, které jsou G&inné i proti resistentnim kmeniim takovych
patogennich hub. Slougeniny podle vynalezu jsou takovymi slou¢eninami majicimi vytenou
fungicidni G&innost nejenom proti snadno ovlivnitelnym kmeniim hub, ale také proti kmenim
hub resistentnim vaéi benzimidazolovym fungicidim a ergosterolovym biosyntetickym
inhibitortim.

Ph’klady chorob rostlin, na néz lze s vyhodou aplikovat slouceniny podle vynalezu, jsou praskové
padli na je¢meni, pra¥kové padli na okurkach, praskové padli na jahodach a jiné choroby.

Slougeniny podle vynélezu Ize pouzivat jako &inidel proti hnilobg, k zabranéni adhese vodnich
organismil na strukturach, jako jsou podponorové ¢asti lodi a rybafské sité ve sladké i mofskeé
vodg.

Slou¢eniny podle vynilezu mohou byt obsaZeny také v natérech a vldknech pouzivanych jako
antimikrobialni sou¢asti stén, koupacich van, bot a odévi.

Kromé toho mohou nékteré ze sloudenin podle vynédlezu vykazovat, insekticidni, akaricidni
a herbicidni G¢inky.

V praktickych aplikacich je mozno slougenin podle vyndlezu pouzivat jako takovych nebo
v podobg prostredki k ochrané rostlin v zemédélstvi. Mohou se aplikovat v podob& obecnych
prostredkii k ochrané rostlin v zemédélstvi, jako jsou smacivé prasky, granule, prasSky,
emulgovatelné koncentraty, vodné roztoky, suspense a roztékavé prosttedky. Jako pfisad a nosi¢d
pro pevné prostiedky lze pouzit v uvedenych prostiedcich pikladné rostlinnych praskd, jako jsou
sojova moucka a p3eni¢ny praSek, mineralnich praski jako je kfemelina, apatit, sédra, mastek,
bentonit, pyrofylit, a hlinka a organickych a anorganickych sloucenin, jako jsou benzoét sodny,
mocovina a Glauberova siil. V piipadé tekutych prostfedkil, je moZno pouzit rozpoustédla ze
souboru zahmujiciho ropné frakce, jako je petrolej, xylen, solventnaftu, cyklohexan, cyklo-
hexanon, dimethylformamid, dimethylsulfoxid, alkoholy, aceton, trichlorethylen, methylisobutyl-
keton, mineralni oleje, rostlinné oleje a vodu. V téchto prostfedcich mohou byt obsazena
povrchové aktivni ¢inidla k zajidténi homogenosti a stalosti.

Hmotnostni obsah slougenin jako G&inné latky v prostfedcich je pfiblizné 5 aZ 70 %. Rostlinné
pradky, emulgovatelné a tekuté prostiedky obsahujici slouCeninu podle vynélezu, pfipravenou
uvedenym postupem, lze aplikovat vpodobé zfedéné vodou, suspense nebo emulse
v pozadovanych koncentracich, zatimco prasky a granule s uvedenou slou¢eninou Ize aplikovat
na rostliny ptimo bez fedéni.

Slougeniny podle vynalezu maji dostate¢nou G&innost proti chorobam rostlin jako takové, je viak
také mozno pouit jich ve smési sjednim nebo snékolika fungicidnimi, insekticidnimi,
akaricidnimi &inidly nebo synergicky piisobicimi €inidly.

Nasledujici ptiklady fungicidd, insekticidi akaricidii, nematocidd a regulatord ristu rostlin,
kterych lze pouzit jako pfimé&si ke slouéeninam podle vynélezu.

Fungicidy:
Fungicidy na bazi médi:

na bazi chloridu nebo siranu méd’natého atd.
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Fungicidy na bézi siry:

Thiram, maneb, mancozeb, polycarbamat, propineb, ziram, zineb, etc.

Polyalkylthiofungicidy:

Captan, dichlorfluanid, folpet, atd.

Organofosforové fungicidy:

IBP, EDDP, tolclofos—rr;ethyl, pyrazophos, fosetyl-Al, atd.

Organochlorové fungicidy:

Chlorothalonil, fthalid, atd.

Benzimidazolové fungicidy:

Thiophanat —methyl, benomyl, carbendazim, thiabendazol, atd.

Dikarboxyimidofungicidy:

Oxycarboxin, mepronyl, flutolanil, techlofthalam, trichlamid, pencycuron, atd.

Acylalanidové fungicidy:

Metalaxyl, oxadixyl, furalaxyl atd.

EBI fungicidy:

Triadimefon, triadomenol, bitertanol, microbutanil, hexaconazol, propiconazol, triflumizol,
procloraz, peflazoat, fenarimol, pyrifenox, trifolin, flusilazol, etaconazol, diclobutrazol,
fluotrimazol, flutriafen, penconazol, diniconazol, cyproconazol, imazalil, tridemorph,
fenpropimorph, buthiobat, atd.

Antibiotika

Polyoxin, blasticidin—S, kasugamycin, validamycin, streptomycin sulfat, atd.

Ostatni:

Propamocarb hydrochloridova sil, quintozen, hydroxyisoxazol, metasulfocarb, anilazin,
isoprothiolan, probenazol, quinomethionat, dithianon, dinocap, dichlomezin, mepaniprim,
ferimzon, fluazinam, pyroquilon, tricyclazol, oxolinova kyselina, dithiazon, iminoctazin,
acetatova sil, cymoxanil, pyrrolenitrin, metasulfocarb, diethofencarb, binapacryl, lecithin,
hydrogenuhli¢itan sodny, fenaminosulf, dodin, dimethomorph, fenazinoxid, atd.

Insekticidy a akaricidy:

Organbfosforové a karbamatové insekticidy:

Fenthion, fenitrothion, diazinon, chlorpyrifos, ESP, vamidothion, fenthoat, dimethoat,

formothion, malathon, trichlorfon, thiometon, phosmet, dichlorvos, acephat, EPBP, methyl
parathion, oxydimeton methyl, ethion, salithion, cyanophos, isoxathion, pyridafenthion,
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phosalon, methydathion, sulprofos, chlorfenvinphos, tetrachlorvinphos, dimethylvinphos,
propaphos, isofenphos, ethylthiometon, profenofos, pyraclophos, monocrotophos, azinphos
methyl, aldicarb, methomyl, thiodicarb, carbofuran, carbosulfan, benfuracarb, furathiocarb,
propoxur, BPMC, MTMC, MIPC, carbaryl, pirimicarb, ethiofencarb, fenoxycarb, cartap,
thiocyclam, bensultap, atd.

Pyrethroidové insekticidy:

Permethrin, cypermethrin, deltamethrin, fenvalerat, fenpropathrin, pyrethrin, allethrin,
tetramethrin, resmethrin, dimethrin, propathrin, fenothrin, prothrin, fluvalinat, cyfluthrin,
cyhalothrin, flucythrinat, ethofenprox, cycloprothrin, tralomethrin, silafluophen, brofenprox,
acrinathrin, atd.

Insekticidy na benzoylmoCovinové bazi a jiné:

Diflubenzuron, chlorfluazuron, hexaflumuron, triflumuron, tetrabenzuron, flufenoxuron,
flucycloxuro, buprofezin, pyriproxyfen, methopren, benzoepin, diaphenthiuron, imidacloprid,
fipronil, nicotin sulfat, rotenone, meta-aldehyd, strojni olej, Bacillus thurigiensis, mikrobiélni
insekticidy napfiklad pro hmyzi patogenni viry, atd.

Nematocidy:

Fenamiphos, phosthiazate, atd.

Akaricidy:

Chlorbenzilate, phenisobromolat, dicofol, amitraz, BPPS, benzomat, hexythiazox, fenbutatin
oxid, polynactin, quinomethionat, CPCBS, tetradifon, avermectin, milbemectin, chlofentezin,
cyhexatin, pyridaben, fenpyroxymat, tebufenpyrad, pyrimidifen, fenothiocarb, dienochlor, atd.
Regulatory ristu rostlin:

Gibberelliny (Gibberellin A;, Gibberellin A4, Gibberellin A, etc.), IAA, a NAA.

K nasledujicimu vypisu piikladi prostfedki obsahujicich sloueninu podle vynélezu je tieba
pfipomenout, Ze typ a mnoZstvi pfisad se neomezuje na typy vyjmenované v ptikladech a miize

byt nahrazena celou fadou jinych ptisad a/nebo nosi¢d. V nasledujicich prikladech jsou slozky
vyznaceny jako hmotnostni podily.

Priklad 3: Smagitelny prasek

slouenina podle vynélezu 40 dild
kiemelina 53 dila
ester kyseliny sirové vy3§iho alkoholu 4 dily
alkylnaftalensulfonat 3 dily

V3echny slozky se smisi a rozmélni se na jemny prasek, ¢imz se ziskd smaditelny prasek
obsahujici G¢innou latku v koncentraci 40 %.
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Ptiklad 4: Emulgovatelny koncentrat

slou¢enina podle vynalezu 30 dila
xylen 33 dila
dimethylformamid 30 dila
alkylovany ether polyoxyethylenu 7 dila

Vsechny sloZky se smisi a rozpusti se v rozpoustédle, &imz vznikne emulgovatelny koncentrat
obsahujici 30 % 0¢inné latky.

Ptiklad 5: Poprasovy prostiedek

slou¢enina podle vynélezu 10 dild
mastek 89 dila
alkylovany ether polyoxyethylenu 1dil

V3echny slozky se smisi a rozmélni se na jemny prasek, ¢imz se ziskd prachovy prostfedek
obsahujici 10 % ucinné latky.

Ptiklad 6: Granulovany prostiedek

sloucenina podle vynalezu 5 dila
jil 73 dila
bentonit 20 dild
sodna sul dioktylsulfojantaranu 1 dil
fosforetnan sodny 1 dil

V3echny slozky se smisi a rozmélni se na jemny prasek a dukladné se rozetfou za pfidavani vody,
pak se dale granuluji a susi, ¢imZ vznikne granulovany prostfedek obsahujici 5 % ug&inné latky.

Priklad 7: Suspenze

slou¢enina podle vynalezu 10,0 ditd
ligninsulfonat sodny 4,0 dily
dodecylbenzensulfonat sodny 1,0 dil

xanthanovi klovatina 0,2 dilu
voda 84,8 dili

Vsechny slozky se smisi a podrobi se mleti za mokra az do ziskani velikosti ¢astic 1 pm, ¢imZ se
ziské suspense s obsahem 10 % aktivni latky.

Dalsi piiklady dokladaji ti¢innost slou¢enin podle vynalezu jako ginnych latek v prostfedcich
pro ochranu rostlin potirajicich riizné nemoci rostlin. Uginnost slou&enin v potirani nemoci
rostlin je posuzovana na zklad¢ patologickych zmén stavu rostlin, tykajicich se jmenovité stupné
po3kozeni listli chorobou, pfi¢emz se sleduji vizuainé lodyhy rostlin. Posouzeni je vyjadfeno jako
stupeii iCinnosti na nemoc rostlin u kazdé zkusebni davky nasledovné:

Stupeii 5: nepozoruje se Zadné poskozeni,

Stuperi 4: pozorované poskozeni men3i nez pfiblizn€ 10 % stupné neoSetfeného stavu,
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Stupeii 3: poskozeni pfiblizn€ 25 % stupné& neo3etfeného stavu,

Stupefi 2: poSkozeni ptiblizn€ 50 % stupné neosetfeného stavu,

Stupefi 1: poskozeni ptiblizng 75 % stupné neoletieného stavu,

Stupeti 0: poSkozeni témér stejné jako stupeil neosetieného stavu.

Test 1: Test ii¢innosti preventivniho oSetfeni na prachové padli u pSenice

Mladé sazenice p3enice (varianty Chihoku) p&stované v nezaskleném kvétinagi se dikladng
pokropi emulsi o koncentraci 12,5 ppm pfipravenou z emulgovatelného koncentratu obsahujiciho
slou€eninu podle vynélezu. Po pokropeni se sazenice nechaji za pfirozenych podminek oschnout
a pak se infikuji vytrusy houby zpisobujici prachové padli p3enice (Erysiphe graminia
f. sp. tritici) a umisti se na 7 dni do skleniku s teplotou udrZovanou na pfiblizn& 20 °C k ukon&eni
infekce. Posoudi se poskozeni listl zplisobené chorobou a porovna se stavem poskozeni listii
v neoSetiené sadé, ¢imZ se vyhodnoti ucinek preventivniho postiiku sloudeninou na chorobu.
Vysledek obsahuje tabulka V.

Test 2: Test G€innosti preventivniho oSetfeni na prachové padli u okurek

Mladé sazenice okurek (varianty Sagami-Hanjiro) pé&stované v nezaskleném kvétinadi se
diikladn€ pokropi emulsi o koncentraci 12,5 ppm ptipravenou z emulgovatelného koncentratu
obsahujiciho slougeninu podle vynélezu. Po pokropeni se sazenice nechaji za pfirozenych
podminek oschnout a pak se infikuji vytrusy houby zpisobujici prachové padli okurek
(Sphareotheca fuliginea) a umisti se na 11 dni do skleniku s teplotou udrzovanou na pfiblizné
25 °C k ukonceni infekce. Posoudi se vyskyt prachového padli na listech, které byly postiikany
slouCeninou v porovnéni se vzhledem poSkozeni listli v neoetfené sadé, ¢imZ se vyhodnoti
acinek preventivniho postfiku sloudeninou na chorobu. Vysledek obsahuje tabulka V.

Z tabulky V vyplyvé, Ze sloudeniny podle vynédlezu vykazuji vynikajici preventivni u&innost
nejenom u padli pSenice, ale i u padli okurek ve srovnani s jinymi testovanymi sloudeninami.

Test 3: Zkouska plsobeni vypary na prachové padli okurek

Na kulatou hlinikovou félii o priméru 1 cm se nakape 10 pl emulse o koncentraci 500 ppm,
pfipravené zemulgovatelného koncentratu obsahujiciho sloueninu podle vynalezu, a za
prirozenych podminek se necha uschnout. Hlinikové félie se pak umisti na svrchni stranu listd
sazenic okurek (varianty Sagami-Hanjiro), péstovanych v nezaskleném kvétinagi. Po
24 hodinach se infikuji listy okurek vytrusy houby zpisobujici prachové padli okurek
(Sphareotheca fuliginea) a umisti se na 11 dni do skleniku s teplotou udrZovanou na pfiblizné
25 °C k ukonceni infekce. Posoudi se vyskyt prachového padli na listech, na nichZ byla umisténa
hlinikové félie, v porovnani se vzhledem poskozeni listii v neosettené sadé. Uginnost ovlivnéni
onemocnéni parami slouCeniny je potvrzeno v pfipadg, Ze na listech se vytvofi kruh o priméru
vice nez 2 cm bez poskozeni onemocnénim, vytvofeny kolem hlinikové folie umisténé na listu.

Vysledky obsahuje tabulka V. V prvnim sloupci je uvedeno &islo slougeniny, ve druhém
koncentrace u¢inné latky v ppm, ve tfetim hodnoceni napadeni prachovym padlim u p$enice, ve
¢tvrtém hodnoceni napadeni prachovym padlim u okurky a v poslednim piisobeni par.

Na druhé stran€ pro porovnani jiné slouceniny podle japonského patentového spisu &islo Hei 2—
6453 (tabulka V) nevykazaly i¢innost potlaeni onemocnéni parami.
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JelikoZ sloudeniny podle vynalezu jsou G&inné i jako vypary, ma se zato, Ze sloudenina podle
vynédlezu miZe vykdzat i¢innost ovladani onemocnéni na listech a plodech plodin i v uzavienych
prostorach, zatimco provedeni rovnomérného postfiku je obecné dosti obtiZné.

Primyslové vyuZitelnost

Derivat benzamidoximu vhodny pro vyrobu zem&dglsko—zahradnickych fungicidnich prostredki.

Tabulka V

| I II1 v \%

1 12,5 5 5

2 12,5 5 5

3 12,5 5 5

4 12,5 5 5

5 12,5 5 5

6 12,5 5 5

7 12,5 5 5

8 12,5 5 5

9 12,5 5 5

10 12,5 5 5

11 12,5 5 5

12 12,5 5 5

13 12,5 5 5

18 12,5 2 4

19 12,5 4 5
20 12,5 4 5
22 12,5 5 5
24 12,5 5 5 dobré
25 12,5 5 5
27 12,5 5 5
28 12,5 4 4
29 12,5 4 4
30 12,5 5 4
32 12,5 4 4
33 12,5 3 5
34 12,5 4 5 dobré
35 12,5 5 5 dobré
36 12,5 5 4
37 12,5 4 5 dobré
38 12,5 5 4
39 12,5 5 5 dobré
42 12,5 5 5 dobré
43 12,5 5 5 dobré
44 12,5 5 5 dobré
45 12,5 4 4
46 12,5 5 5
47 12,5 5 5 dobré
48 12,5 5 5 dobré
49 12,5 5 5
50 12,5 5 5 dobré
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I 11 111 v \Y%
51 12,5 5 ) dobré
52 12,5 5 5 dobré
53 12,5 5 5
54 12,5 5 5 dobré
55 12,5 5 5
56 12,5 5 5 dobré
57 12,5 5 5 dobré
58 12,5 4 4
59 12,5 4 4
60 12,5 4 5
62 12,5 4 5
64 12,5 4 4
65 12,5 5 5
66 12,5 5 5
68 12,5 5 5
71 12,5 S 4
74 12,5 5 5
82 12,5 5 5
96 12,5 5 5 dobré
99 12,5 5 5 dobré
105 12,5 5 5 dobré
112 12,5 5 5 dobré
113 12,5 5 5 dobré
114 12,5 4 5
115 12,5 4 5
140 12,5 3 5 dobré
149 12,5 5 5 dobré
156 12,5 5 5 dobré
157 12,5 5 5 dobré
209 12,5 4 4
211 12,5 4 4
212 12,5 5 5
234 12,5 5 5 dobré
239 12,5 5 5 dobré
240 12,5 5 5 dobré
241 12,5 5 5 dobré
242 12,5 5 5 dobré
255 12,5 5 5 dobré
258 12,5 5 5 dobré
260 12,5 5 5 dobré
262 12,5 5 5 dobré
263 12,5 5 5
264 12,5 5 5 dobré
266 12,5 5 5
267 12,5 5 5 dobré
268 12,5 5 5
269 12,5 5 5 dobré
270 12,5 5 5 dobré
271 12,5 5 5
272 12,5 5 5 dobré
273 12,5 5 5 dobré
274 12,5 5 5
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I II 111 v \

275 12,5 5 5

276 12,5 5 4

277 12,5 5 5

279 12,5 5 5 dobré
280 12,5 5 5

286 12,5 5 5

287 12,5 5 .5

288 12,5 5 5

289 12,5 5 5

290 12,5 5 5 dobré
293 12,5 4 5

304 12,5 5 5

307 12,5 5 5

309 12,5 5 5 dobré
311 12,5 5 5 dobré
312 12,5 5 5

313 12,5 5 5 dobré
315 12,5 5 5

316 12,5 5 5

319 12,5 5 5 dobré
320 12,5 5 5

321 12,5 5 5

322 12,5 5 5

323 12,5 5 5

324 12,5 4 4

326 12,5 5 5

328 12,5 5 5 dobré
333 12,5 5 5 dobré
346 12,5 5 4

347 12,5 4 4

348 12,5 3 4

349 12,5 4 5

351 12,5 5 4 dobré
352 12,5 5 4 dobré
353 12,5 5 4 dobré
364 12,5 5 5 dobré
367 12,5 5 5 dobré
368 12,5 5 5 dobré
370 12,5 5 5 dobré
371 12,5 5 5 dobré
372 12,5 5 5 dobré
373 12,5 5 5 dobré
374 12,5 5 5 dobré
375 12,5 5 5 dobré
376 12,5 5 5 dobré
377 12,5 5 5 dobré
378 12,5 5 5

379 12,5 5 5 dobré
381 12,5 5 5 dobré
383 12,5 5 5 dobré
386 12,5 5 5 dobré
389 12,5 5 5 dobré

-66-




Cz 288723 B6

I 11 11 v \Y%
391 12,5 5 5
392 12,5 5 5 dobré
393 12,5 5 5 dobré
395 12,5 5 5 dobré
396 12,5 5 5 dobré
399 12,5 4 5
400 12,5 5 5 :
401 12,5 5 5 _dobré
402 12,5 5 5 dobré
403 12,5 5 5 dobré
404 12,5 5 5 dobré
405 12,5 5 5 dobré
406 12,5 5 5 dobré
407 12,5 5 5 dobré
408 12,5 5 5 dobré
409 12,5 5 5
410 12,5 5 5
413 12,5 5 5 dobré
414 12,5 5 5 dobré
415 12,5 5 5 dobré
429 12,5 5 5
430 12,5 5 5
442 12,5 5 5 dobré
445 12,5 5 5 dobré
447 12,5 5 5 dobré
451 12,5 5 5 dobré
453 12,5 5 5 dobré
454 12,5 5 5 dobré
455 12,5 5 5 dobré
456 12,5 5 5 dobré
457 12,5 5 5 dobré
458 12,5 5 5 dobré
459 12,5 5 5 dobré
508 12,5 5 5
694 12,5 5 5
861 12,5 4 4
868 12,5 4 4
937 12,5 4
Reference:
Cl
P NO-Et
S
NHCOCH; -@—Ole
Cl
12.5 5 | 1

-67-




10

20

25

30

35

40

45

1.

CZ 288723 B6

PATENTOVE NAROKY

Derivat benzamidoximu obecného vzorce 1

X ' Nop' o
2
N
I X i for, (1
xl

kde znamena

R' alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhllku s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem, skupinu

obecného vzorce R’CH,, kde znamené R’ cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 8 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 3 atomy uhliku,
alkylthioskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkylsulfinylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku,
alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 3
atomy uhliku v alkoxypodilu, kyanoskupinu, aminoskupinu, monoalkylaminoskupinu s 1 az
3 atomy uhliku, dialkylaminoskupinu s 1 az 3 atomy uhliku v alkylovém podilu nebo
acylaminoskupinu s 1 az 3 atomy uhliku, nebo R' znamena alkenylovou skupinu se 2 az
4 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se 2 az 4 atomy uhliku,

R’ skupinu fenylovou poptipad® substituovanou alespoii jednou skupinou ze souboru

Xl

zahrnujiciho atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, alkoxyskupinus 1 az
3 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku a halogenalkyloxyskupina
s 1 az 3 atomy uhliku, nebo znamena pétitlennou nebo $esti¢lennou aromatickou hetero-
cyklickou skupinu s 1 aZ 3 heteroatomy ze souboru zahrnujiciho atom dusiku, kysliku a siry,
poptipadé substituovanou alespoii jednim substituentem ze souboru zahrnujiciho atom
halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 3 atomy uhliku,
halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZz 3 atomy
uhlikuy,

skupinu halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku,

X3, X3, X*, X° nezavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku,

skupinu halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkyl-
sulfinylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkylsulfonylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nitro-
skupinu, aminoskupinu nebo alkylkarbonylaminoskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v alkylovém
podilu,

1 a r; nezavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, skupinu

halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthio-
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo aminoskupinu, nebo mohou symboly r; a r, tvofit
spole¢né s atomem uhliku, na ktery jsou vazany, karbonylovou skupinu.

Derivat benzamidoximu podle naroku 1 obecného vzorce I, kde znamena

alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhhku s pfimym nebo s rozvétvenym fetézcem, skupinu
obecného vzorce R’CH,, kde znamena R® cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 8 atomy uhliku,
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halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku,
kyanoskupinu, aminoskupinu, nebo R' znamen4 alkenylovou skupinu s 2 a 4 atomy uhliku
nebo alkinylovou skupinu s 2 az 4 atomy uhliku,

R? skupinu fenylovou popiipadé substituovanou alespofi jednou skupinou ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 3 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a2
3 atomy uhliku, nebo znamena pé&ti¢lennou nebo 3esti¢lennou aromatickou heterocyklickou
skupinu s 1 aZ 3 heteroatomy ze souboru zahrnujiciho atom dusiku, kysliku a siry, poptipadé
substituovanou alespoii jednim substituentem ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 az
3 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 a2 3 atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu
s 1 az 3 atomy uhliku,

X' skupinu halogenalkylovou s 1 aZ 4 atomy uhliku,

X% X3, X, X® nezéavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 aZ 4 atomy uhliku,
skupinu halogenalkylovou s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nitro-
skupinu, aminoskupinu nebo alkylkarbonylaminoskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovém
podilu,

r| a r; nezavisle atom vodiku, atom halogenu, skupinu alkylovou s 1 aZ 4 atomy uhliku, skupinu

halogenalkylovou s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkylthio-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo aminoskupinu.

Pﬁsob ptipravy derivatu benzamidoximu podle naroku 1 obecného vzorce I, kde R', R?, X',

3. Z
XX, X X ran maji vyznam uvedeny v naroku 1, vyznacdujici se tim, Ze se
necha reagovat slou¢enina obecného vzorce II

X'  NOR'
x!
il (n

) & X
x!

kde R', X, X%, X°, X* a X* maji shora uvedeny vyznam, se slougeninou obecného vzorce IIl

R* CHal
(m)

Iy 2

kde znamena Hal atom halogenu a R, 1, a r, maji shora uvedeny vyznam.

4. Zyﬁsob piipravy derivatu benzamidoximu podle naroku 2 obecného vzorce I, kde R', Rz, X!,
X%, X°, X, X°, r, a r, maji vyznam uvedeny vndroku 1, vyznadujici se tim, Ze se
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neché reagovat slouéenina obecného vzorce II, kde R', X', X%, X3, X*a X° maji shora uvedeny
vyznam, se slouceninou obecného vzorce III, kde znamena Hal atom halogenu a Rz, r; a r, maji
shora uvedeny vyznam.

5. Fungicidni prostfedek pro zem&dé&lské a zahradnické idely, vyzna&ujici se tim, ze
obsahuje jako G¢innou latku alespoii jeden derivat benzamidoximu obecného vzorce I, podle
naroku 1, kde R, R, X', X2, X, XX ran maji v naroku 1 uvedeny vyznam.

6. Fungicidni prostfedek pro zemédélské a zahradnické uely,vyznadujici se tim,Ze
obsahuje jako d¢innou latku ales?oﬁ jeden derivat benzamidoximu obecného vzorce I podle
naroku 1, kde R, R, X!, X4, X3, X, Xo,ran maji v naroku 2 uvedeny vyznam.

Konec dokumentu
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