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Anotace:

2,6-Disubstituované pyridiny a 2,4-disubsti-
tuované pyrimidiny obecného vzorce I, kde A
predstavuje popiipadé substituovanou
arylskupinu nebo poptipad¢ substituovanou
péti nebo Sesti¢lennou heteroaromatickou
skupinu obsahujici atom dusiku nebo diflu-
orbenzodioxolyl skupinu; m piedstavuje celé
¢islo od O do 5; n piedstavuje celé &islo od 0 do
2; R! pti kazdém svém vyskytu nezavisle
ptedstavuje atom vodiku, atom halogenu, po-
pfipad¢ substituovanou alkylskupinu, alke-
nylskupinu, alkinylskupinu, alkoxyskupinu,
alkoxyalkoxyskupinu, alkoxyalkylskupinu,
dialkoxyalkylskupinu, alkylthioskupinu,
aminoakupinu, alkylaminoskupinu, dialkyla-
minoskupinu, alkoxyaminoskupinu nebo
formamidinoskupinu; R? pi# kaidém svém
vyskytu nezévisle pfedstavuje atom vodiku,
atom halogenu, popripadé€ substituovanou

alkyskupinu, alkenylskupinu, alkinylsku-
pinu, alkoxyskupinu, alkoxyalkylskupinu,
alkoxyalkoxyskupinu, alkylthioskupinu,
alkylsulfinyl, alkylsulfonyl, nitroskupinu,
kyanoskupinu, halogenalkylskupinu, ha-
logenalkoxyskupinu, halogenalkylthiosku-
pinu nebo SFs;, X predstavuje atom kysli-
ku nebo siry; a Z pfedstavuje atom dusiku
nebo skupinu CH; pfi¢em? /a/ A piedsta-
vuje pyridylskupinu substituovanou ales-
pon jednou halogenalkylskupinou, haloge-
nalkoxyskupinou nebo halogenalkylthi-
oskupinou, kdyZ Z pfedstavuje atom dusi-
ku; nebo /b/ m a n pfedstavuji &islo 1, R!
predstavuje alkylskupinu, alkoxyskupinu
nebo alkylaminoskupinu vazanou v poloze
4 aR? predstavuje trifluormethylskupinu,
kdyZ Z predstavuje skupinu CH. PouZiti
téchto sloudenin, herbicidni prostiedky na
jejich bazi a zphisoby potlatovéni rostlin.
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2,6-Disubstituované pyridiny a 2,4-disubstituované pyri-
midiny a jejich pouZiti, herbicidni prostfedky a zpusoby

potladovani rostlin

Oblast techniky

Vynalez se tykd urc¢itych 2,6-disubstituovanych
pyridind a 2,4-disubstituovanych pyrimidinu, zpusobu jejich
vyroby a jejich pouziti jako herbicidu.

Dosavadni stav _techniky

Pyridind, pyrimidind a jejich derivatu je hojné
uzivano ve farmacii, jakoZ i v zem&délstvi (jako herbicidu,
fungicidu, akaricidu, anthelmintik a ptaéich repelentu) a
dale jako reakénich &inidel, meziproduktd a chemikalii v
priumyslu polymerd a textilnim prumyslu.

Tak jsou napfiklad 2-arylpyrimidiny (DE 40 29 654)
a 2-pyrimidinyl-6-arylpyridiny (JO 2131-480) popsany jako
fungicidy. Predmétem EP 263 958 jsou herbicidné G¢inné 2,6-
difenylpyridiny; jim strukturné pfibuzné 2,4-difenylpyrimi-
diny jsou popsany v EP 354 766 a EP 425 247 a jsou rovnéz
herbicidni. Jako jiny priklad je moZno uvést 2,6-difenoxy-
pyridiny, které byly publikovany v EP 572 093, jako
herbicidy. 4-Fenoxy-2-pyrazol-l-ylpyrimidiny jsou popsany
v DE 29 35 578 a vykazuji fungicidni G¢innost. Huelsen
(Diplomové prace, Konstanz, 1993) popisuje ¢tyri razné
2-(1-methyl-3-trifluormethylpyrazol-5-yloxy)-6-fenylpyri-
diny, ale nezmifuje se o Z4dné biologické ucinnosti.

Nyni bylo prekvapivé zjisténo, Ze nové pyridinové a
pyrimidinové derivaty podle tohoto vynalezu, které soucasné




obsahuji arylskupinu a aryloxy- nebo heteroaryloxyskupinu,
vykazuji dobrou herbicidni ud¢innost. Tyto slouceniny maji
neo&ekdvané vysokou U&innost a dobrou selektivitu vuc¢i plo-
dinam pri preemergentni i postemergentni aplikaci na Siroko-
listé i travni druhy plevelu. ’

Podstata vyndlezu

Predmétem vynalezu jsou 2,6-disubstituované pyridi-
ny a 2,4-disubstituované pyrimidiny obecného vzorce I

1
Rn
ﬁ\lz |
AL, A (1)
X~ °N 5
Rm
kde
A predstavuje popripadé substituovanou arylskupinu
nebo popripadé substituovanou péti- nebo Sesticlen-
nou heteroaromatickou skupinu obsahujici atom
dusiku nebo difluorbenzodioxolylskupinu;
m predstavuje celé ¢islo od 0 do 5;
n predstavuje celé ¢islo od 0 do 2;
Rl p¥i kaZdém svém vyskytu nezavisle predstavuje atom

vodiku, atom halogenu, popfipadé substituovanou
alkylskupinu, alkenylskupinu, alkinylskupinu,
alkoxyskupinu, alkoxyalkylskupinu, dialkoxyalkyl-
skupinu, alkoxyalkoxyskupinu, alkylthioskupinu,
aminoskupinu, alkylaminoskupinu, dialkylamino-
skupinu, alkoxyaminoskupinu nebo formamidinoskupi-

nu;




RZ pri kazdém svém vyskytu nezdvisle predstavuje atom
vodiku, atom halogenu, popripadé substituovanou
alkylskupinu, alkenylskupinu, alkinylskupinu,
halogenalkylskupinu, halogenalkoxyskupinu, alkoxy-
skupinu, alkoxyalkylskupinu, alkoxyalkoxyskupinu,
alkylthioskupinu, halogenalkylthioskupinu nebo
nitroskupinu, kyanoskupinu, skupinu SFg, alkyl-
sulfonylskupinu nebo alkylsulfinylskupinu;

X predstavuje atom kysliku nebo siry; a
Z predstavuje atom dusiku nebo skupinu CH;
pricemz

(a) A predstavuje pyridylskupinu substituovanou
alespori jednou halogenalkylskupinou, halogenalkoxyskupinou
nebo halogenalkylthioskupinou, kdyZ Z predstavuje atom
dusiku; nebo

(b) m a n predstavuji ¢islo 1, Rl predstavuje
alkylskupinu, alkoxyskupinu nebo alkylaminoskupinu vazanou v
poloze 4 a R? predstavuje trifluormethylskupinu, kdyz 2
predstavuje skupinu CH.

Arylskupina, kterd je substituentem nebo &asti
jinych substituentl nebo arylskupina ve vyznamu symbolu A
predstavuje vyhodné popripadé substituovanou fenylskupinu nebo
naftylskupinu. Péti- nebo Sestiélennd heteroarylskupina
uvedena v definici symbolu A predstavuje popripadé substi-
tuovanou péti- nebo Sestic¢lennou heterocyklickou skupinu,
ktera obsahuje jeden nebo vice atomi dusiku a/nebo kysliku
a/nebo siry. Prednost se dava 1 aZ 3 atomim dusiku. Jako
priklady takovych skupin je moZno uvést pyrazolyl, imida-
zolyl, triazolyl, tetrazolyl, pyridyl, pyrazinyl, pyrimi-




dinyl, pyridazinyl, isoxazolyl, isothiazolyl a triazinyl-
skupinu. Definice arylskupiny ve vyznamu symbolu A zahrnuje
také bicyklické systémy, které se sklddaji z benzenového
kruhu prikondenzovaného k pétiélennému nebo Sestic¢lennému
heterocyklickému kruhu definovanému vySe a samotné péti-
&lenné nebo Sesticlenné heterocykly mohou byt kondenzovany s
benzenovym jadrem. Podle jiného prednostniho provedeni A
predstavuje difluorbenzodioxolylskupinu vzorce

A

0 0]

Obecné plati, Ze kdyZ néktery z vysSe uvedenych
zbytkl obsahuje alkylskupinu, alkenylskupinu nebo alkinyl-
skupinu, jsou tyto skupiny primé nebo rozvétvené a obsa-
huji 1 aZ 12, prednostné 1 aZ 4 atomy uhliku, pokud neni
uvedeno jinak. Jako p¥iklady takovych skupin je mozno uvést
methylskupinu, ethylskupinu, propylskupinu, vinylskupinu,
allylskupinu, isopropylskupinu, butylskupinu, isobutylsku-
pinu a terc.butylskupinu. Alkylové &asti halogenalkylsku-
piny, haiogenalkoxyskupiny, alkylthioskupiny, halogenalkyl-
thioskupiny nebo alkoxyskupiny s vyhodou obsahuji 1 aZ 4,
prednostné 1 nebo 2, atomy uhliku. Alkoxyalkylskupina,
alkoxyalkoxyskupina nebo dialkoxyalkylskupina obsahuje aZ 6,
pfednostné aZ 4 atomy uhliku. Jako priklady takovych skupin
je moZno uvést methoxymethylskupinu, methoxymethoxyskupinu,
methoxyethylskupinu, ethoxymethylskupinu, ethoxyethoxyskupi-
nu a dimethoxymethylskupinu.

Pod oznacdenim "halogen" se rozumi fluor, chlor,
brom nebo jod, prednostné fluor, chlor nebo brom. Halogen-

alkylskupina, halogenalkylthioskupina a halogenalkoxysku-




pina prednostné predstavuje mono-, di- nebo trifluoralkyl-
skupinu, -alkylthioskupinu a -alkoxyskupinu, zejména tri-
fluormethylskupinu, difluormethoxyskupinu, trifluormethyl-
thioskupinu nebo trifluormethoxyskupinu.

Pokud se u nékteré z vyse uvedenych skupin uvadi,
Ze je popripadé substituovana, prichazeji jako tyto pripadné
substituenty v uvahu skupiny, kterych se obvykle pouZiva pri
vyvoji pesticidnich sloudenin a/nebo pri jejich modifikaci a
zejména se jednd o substituenty, kterych se pouZiva za uce-
lem udrZeni nebo zvyseni herbicidni d¢innosti nebo ovlivnéni
persistence, penetrace do pudy nebo rostliny nebo jakékoliv
jiné poéédované vlastnosti takové herbicidni slouceniny.
V kazdé c¢asti molekuly mazZe byt pritomen jeden substituent
nebo vice stejnych nebo rozdilnych substituenti. V pripadé
vySe definovanych zbytku, které obsahuji popripadé substi-
tuované alkylové skupiny, véetné alkylovych ¢asti halogen-
alkylovych, alkoxylovych skupin, alkylthioskupin, halogen-
alkoxylovych, alkylaminovych a dialkylaminovych skupin, je
moZno jako specifické priklady substituenti uvést fenyl-
skupinu, atomy halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu,
hydroxyskupinu, alkoxyskupinu s 1 azZ 4 atomy uhliku,
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a alkoxykarbo-
nylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové &asti.

Pokud nékterda z vy$e uvedenych skupin zahrnuje po-
pripadé substituovanou arylovou nebo heteroarylovou skupinu,
jsou pripadné substituenty zvoleny ze souboru zahrnujiciho
halogen, zejména fluor, chlor a brom, nitroskupinu, kyano-
skupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halo-
genalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu'
s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkylthioskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogensulfanylskupinu, jako je SFg. Takovych
substituentl miZe byt pfitomno Gcelné 1 aZ 5; prednost se




dadvad 1 aZ 2 substituentum. Jako priklady haiogenalkylskupin,
halogenalkoxyskupin a halogenalkylthioskupin je moZno uvést
trifluormethylskupinu, trifluormethoxyskupinu, difluor-
methoxyskupinu a trifluormethylthioskupinu.

Parametr m ma prednostné hodnotu do 1 do 3 a n mé
prednostné hodnotu 1 (potom Rl nepredstavuje atom vodiku).

Sloudeniny obecného vzorce I maji povahu oleju,
prysky¥ic nebo, nejéastéji, krystalickych pevnych latek.
MiZe se jich napriklad pouZivat v zemédélstvi nebo souvise-
jicich oborech pro potlad¢ovani neZddoucich rostlin, jako je
Alopecurus myosuroides, Echinochloa crus-galli, Setaria
viridis, Galium aparine, Stellaria media, Veronica persica,
Lamium purpureum, Viola arvensis, Abutilon theophrasti,
Ipomoea purpurea a Amaranthus retroflexus a je moZno je
aplikovat preemergentné i postemergentné. Slouceniny
obecného vzorce I vykazuji vysokou herbicidni Uc¢innost
v Sirokém koncentradnim rozmezi a je moZno jich pouZivat

v zemédélstvi.

Prednost se dava sloudenindm podle vynalezu, kde A
predstavuje fenylskupinu, pyridylskupinu nebo pyrazolylsku-
pinu, z nichZ kaZdd je substituovana jednim nebo vice sub-
stituenty, které mohou byt stejné nebo ruzné a jsou zvoleny
ze souboru zahrnujiciho atomy halogenu, alkylskupinu,
alkoxyskupinu, halogenalkylskupinu, halogenalkoxyskupinu a
pentahalogensulfanylskupinu.

Zvlastni prednost se ddva sloucenindm podle vyna-
lezu, které nesou substituent skupiny A v meta poloze vzhle~-
dem k mistu pripojeni této skupiny.

Z hlediska potladovani rustu nezddoucich rostlin
byly dobré vysledky ziskdny u slouCenin podle vynalezu,




kde zbytek A je metasubstituovan atomem chloru nebo tri-
fluormethylskupinou, zejména kde A predstavuje 2-chlor-
pyrid-4-yl-, l-methyl-3-trifluormethylpyrazol-5-yl- nebo
3-trifluormethylfenylskupinu.

Zv1a&té dobrych vysledkl pr¥i potlac¢ovani plevelnych
rostlin bylo dosaZeno u sloucenin podle vynalezu, kde
X predstavuje atom kysliku a mimoradné vysledky byly
ziskdny u sloudenin podle vyndlezu, kde Z predstavuje atom

~ dusiku.

Prednostni provedeni vyndlezu predstavuji slouce-
niny obecnych vzorcu IA, IB a IC

R
-
,
A N R
~o N
R
(1 A)
R1
N/ \ ﬁ\N
~
A,
CF,
(18)
R1
AN
A ~
CF,

(1C)




Ve sloucenindch obecného vzorce 1A A predstavuje
2-trifluormethylpyrid-4-ylskupinu nebo 2-difluormethoxy-
pyrid-4-ylskupinu; Rl ma vySe uvedeny vyznan; R2, r2' a r2"
predstavuje kaZdy nezdvisle atom vodiku, fluoru, chloru nebo
bromu nebo jeden nebo dva z Rz, rR2' a R2" predstavuji také
trifluormethylskupinu, trifluormethoxyskupinu nebo kyano-
skupinu, R2" maze dale pfedstavovat alkylskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, zvlasté terc.butylskupinu.

Ve sloudenindch obecného vzorce IB X prestavuje
halogenalkylskupinu, halogenalkoxyskupinu nebo halogen-
alkylthioskupinu, prednostné difluormethoxyskupinu a r!
predstavuje atom halogenu nebo alkylskupinu nebo alkoxy-

skupinu.

Ve slouceninach obecného vzorce IC Rl predstavuje
alkylskupinu, alkoxyskupinu nebo alkylaminoskupinu a A ma
vy$e uvedeny vyznam.

Jako priklady sloucenin podle vyndlezu je moZno
uvést sloudeniny zvolené ze souboru zahrnujiciho:

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-[2"-(2,2,2-trifluor-
ethyl)pyrid-4"-yloxylpyrimidin;

6-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"~difluormethoxy-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;




6-methoxymethyl-2~(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluor-
methoxypyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-methoxymethyl-2-(4'~trifluormethylfenyl)-4-[2"-(2,2,2-tri-
fluorethyl)pyrid-4"-yloxylpyrimidin;

6-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-[2"-(1,1,2,2-tetra-
fluorethyl)pyrid-4"-yloxylpyrimidin;

5-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-[{2"-(1,1,2,2-tetra-
fluorethyl)pyrid-4"-yloxylpyrimidin;

6-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethyl-
thiopyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

5-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethyl-
thiopyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-methoxy—-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethyl-
thiopyrid=-4"-yloxy)pyrimidin;

4-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(1"-methyl-3-tri-
fluormethylpyrazol-5-yloxy)pyridin;

4~methyl-2—(4'—trifluormethylfenyl)-6-(2"edifluormethoxy—
pyrid-4"-yloxy)pyridin;

4-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(2"~trifluormethyl-
pyrid-4"-yloxy)pyridin a

4-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(3"-trifluormethyl-
fenyloxy)pyridin.

Sloudeniny podle vyndlezu je moZno vyrabét
obvyklymi postupy.
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Vhodnym postupem vyroby slouc¢enin obecného vzorce I

je zpusob, pf¥i némZ se sloucenina obecného vzorce III
z
I (III)
NS

kde Z, Rl, Rz, m a n maji vyse uvedeny vyznam a Hal predsta-
vuje atom halogenu;

nechd reagovat se slouceninou obecného vzorce IV
A-XM (1IV)

kde A a X maji vy$e uvedeny vyznam a M predstavuje atom
kovu.

Atomem halogenu ve vyznamu Hal miZe byt kterykoliv
atom halogenu; s vyhodou se pouZije atomu fluoru, chloru
nebo bromu. Atomem kovu ve vyznamu M miZe byt kterykoliv
“atom kovu, s vyhodou se pouZije atom@ alkalickych kovu,

prednostné sodiku a drasliku.

Alternativné je slouceninu obecného vzorce XV

A
O/
72"
R - | (XV)
Rm

kde A, RZ am maji vy$e uvedeny vyznam; moZno nechat reagovat

se sloudeninou obecného vzorce
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R1-H,

prednostné za pritomnosti baze, pokud Rl predstavuje popri-
padé substituovanou alkoxyskupinu, alkoxyalkoxyskupinu,

alkylthioskupinu, aminoskupinu, alkylaminoskupinu, dialkyl-
aminoskupinu nebo alkoxyaminoskupinu, 2za vzniku slouéeniny

obecného vzorce I.

Sloudeniny obecného vzorce I, kde Rl predstavuje
alkinylskupinu nebo alkenylskupinu, napriklad allylového
nebo propargylového typu, je moZno vyrabét ze slouCenin
obecného vzorce I, kde Rl predstavuje atom halogenu, pred-

nostné chloru nebo bromu, reakci slouc¢eniny obecného vzorce
Rl-H

nebo jejiho organokovového derivatu, prednostné za
pritomnosti katalyzatoru na bazi prechodového kovu nebo

baze.

Sloucdeniny obecného vzorce XV je moZno vyrabét ze
slouc¢enin obecného vzorce III, kde Rl predstavuje Hal, 2
predstavuje atom dusiku a Hal, R? am maji vyse uvedeny
vyznam, reakci se sloueninou obecného vzorce IV uvedeného
vyse, kde X prestavuje atom kysliku, pricemZ se pouZije asi

2 ekvivalentl slouc¢eniny obecného vzorce IV.

V praxi se tato reakce muZe provadét bez nebo za
pritomnosti rozpoustédla, které povzbuzuje reakci nebo
alesponi s reakci neinterferuje. Prednost se dédv4 poldrnim,
aprotickym nebo protickym rozpous$tédlim. Takovymi vhodnymi
rozpoustédly jsou N,N-dimethylformamid, dimethylsulfoxid
sulfolan nebo ether, jako tetrahydrofuran nebo dioxan,
alkoholy nebo voda a vzadjemné smési vyse uvedenych rozpous-

tédel. Reakce se provadi pri teploté okoli aZ teploté
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zpétného toku reakéni smési, prednostné pri zvysSené teploté,.

zejména pri teploté zpétného toku.

Sloué¢eniny obecného vzorce III, kdé Z predstavuje
skupinu C-H a n predstavuje ¢islo 0, je moZno ziskat tak, Ze

se sloudenina obecného vzorce V

0

"o X (V)
R m

kde R? a m maji vySe uvedeny vyznam, nechd reagovat s alde-
hydem, s vyhodou formaldehydem, a dialkylaminem, s vyhodou
dimethylaminem, zpUsobem popsanym v Org. Synthesis Col. sv.
III, 305f, v rozpoustédle, ucelné alkoholu, prednostné etha-

nolu, za vzniku slouc¢eniny obecného vzorce VI

9]

R?. xHCl (VI)

(CHy),N

ktera se nasledné nechad reagovat za podminek popsanych
v DBP 21 47 288 (1971) s amonnou soli, s vyhodou octanem
amonnym, a sloucdeninou obecného vzorce VII

N c” (VI1II)
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kde Y predstavuje alkoxyskupinu nebo aminoskupinu, pred-
nostné ethoxyskupinu, v rozpoustédle, s vyhodou v alkoholu,
prednostné ethanolu, za vzniku slouceniny obecného vzorce
VIII

(VIII)

ktera se dale reakci s fosforylhalogenidem (Muller, E.,
Chem. Ber. 32, 423 (1909); Katritzky et al., J. Chen. Soc.,
Perkin Trans. ¢ast 1, 1980, 2743 aZ 2754), prednostné
fosforylbromidem nebo fosforylchloridem, pri 2zvySené
teploté, idedlné p¥i teploté zpétného toku, prevede na
sloudeninu obecného vzorce III.

Alternativni postup vyroby sloucenin obecného
vzorce III, kde Z predstavuje skupinu C-H, jemuZ se dava
prednost, zahrnuje reakci 2,6-dihalogenpyridinu obecného
vzorce IX

R',
2

‘ (IX)
Hmz

N

Hal N

kde R! a n maji vySe uvedeny vyznanm a Hal, a Hal, predsta-
vuje nezavisle vidy atom halogenu, s organokovovym deriva-

tem benzenu obecného vzorce X

M

R%m (X)

kde R? a m maji vySe uvedeny vyznam a M predstavuje atom

v v’

alkalického kovu, boru, cinu, hot¥éiku, 2zinku nebo médi, v
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pribliZné ekvimoldrnim poméru, za pritomnosti katalyzdtoru
na bazi prechodového kovu.

Alkalickym kovem muZe byt jakykoliv alkalicky kov,
prednostné lithium a reakci lze provadét v aprotickém
polarnim rozpoustédle, prednostné ethererech, za vzniku
sloucdeniny obecného vzorce III, jak to popsali Cook
a Wakefield, J. Chem. Soc., 1969, 2376, nebo v nepoldrnich
rozpoustédlech nebo vodé, jak je to napriklad popsano v Ali,
N. M. et al., Tetrahedron, 1992, 8117.

Slou&eniny obecného vzorce III, kde Z predstavuje
skupinu CH, Hal predstavuje fluor, Rl predstavuje vodik a R
a m maji vysSe uvedeny vyznam, je moZno dale pfevadét na
sloudeniny obecného vzorce III, kde n ptedstavuje ¢islo' 1, Z
predstavuje skupinu CH, Hal predstavuje fluor, R%Z a m maji
vys$e uvedeny vyznam a Rl je v poloze 3 a predstavuje methyl-
thioskupinu (nebo jinou skupinu ze souboru uvedeného vyse,
ktera je schopna zavedeni ve formé elektrofilniho ¢inidla),
podobnym postupem, jaky popsali Gungor, T., Marsais, F. a
Queguiner, G., J. Organometalic Chem., 1981, 139 a2v150.

Zpusob vyroby slouceniny obecného vzorce III, kde Z
predstavuje atom dusiku, zahrnuje reakci hydrochloridu benz-

amidinu obecného vzorce XI

NH,
x HC!
N )\GRZ (XI)
m

kde R% a m maji vyse uvedeny vyznam, se slouceninou obecného

vzorce XII
0 0]

o 0-alkyl (XII)
Ry

1
R




- 15 - s’ oe we'®

nebo jeji soli, kde R;l a Rl2 md kazdy nezdvisle vyse
uvedeny vyznam a O-alkylskupinou je s vyhodou methoxy-
skupina nebo ethoxyskupina, za vzniku pyrimidinonu obecného
vzorce XIII

(XITII)

kde Rl muze také predstavovat hydroxyskupinu.

Slouceniny obecného vzorce XI jsou znamé nebo je
lze pripravit zplUsoby znamymi z dosavadniho stavu techniky,
které jsou napriklad popsany v Tetrahedron, 33, 1675f
(1979) a J. Org. Chem., 26, 412f (1960).

Reakci sloucéeniny obecného vzorce XI a XII je moZno
provadét podle Liebigs Ann. 1980, 1392f v organickeém roz-
poustédle, s vyhodou éikoholu, prednostné ethanolu, a za
pritomnosti baze, s vyhodou alkoxidu kovu, prednostné

ethoxidu sodného.

Sloudeniny obecného vzorce XIII je moZno nasledné
prevadét na slouceniny obecného vzorce III v podstate
zpusobem popsanym v Davies a Pigott, J. Chem. Soc., 1945,
347, reakci s fosforylhalogenidem, thionylhalogenidem nebo
fosgenem, prednostné fosforylchloridem nebo fosforylbro-
midem, nejvyhodnéji za napritomnosti rozpoustédla, pfi zvy-
Sené teploté, za vzniku sloucenin obecného vzorce III.

Sloudeniny obecného vzorce III, jak jsou definovany
vyse, kde rl predstavuje fluor, je moZno ziskat ze slouce-
nin obecného vzorce III, kde rRY predstavuje chlor nebo
aminoskupinu, zpusobem zndmym v tomto oboru, jak ho popsali
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Tullock C. W. et al., J. Am. Chem. Soc. 1960, 5197 nebo
Kiburis J. a Klister J., J. Chem. Soc. Chem. Com. 1969, 381.

Slouc¢eniny obecného vzorce IV jsou zndmé nebo je
mozZno je vyrabét znamymi postupy. Tyto slouc¢eniny lze pri-
pravovat a izolovat oddélené nebo in situ. Obecné je moZno
zpusob vyroby téchto slouc¢enin popsat takto: sloucenina
obecného vzorce XIV

A-XH (XIV)

kde A a X maji vySe uvedeny vyznam, se nechd reagovat s
vhodnou kovovou bazi, napriklad uhlicitanem nebo hydridem
kovu. Prednostni soli kovu je sl sodiku nebo drasliku.

Slouceniny obecného vzorce I je moZno - je-1li to

zadouci - izolovat a ¢istit konvencénimi postupy.

Predmétem vyndlezu je také pouziti sloucenin
obecného vzorce I jako herbicidl. Dale je predmétem vyndlezu
zpusob potlacovani rustu nezddoucich rostlin, jehoZ podstata
spo¢iva v tom, Ze se na misto, na némZ mad byt rastu
zamezeno, aplikuje slouc¢enina obecného vzorce I nebo
prostfedek na jeji bazi. Tyto prostredky a slouceniny podle
vyndlezu se s vyhodou aplikuji ve formé postriku na list,
nejvyhodnéji na nezZadouci rostliny v oblasti rustu plodin.
Jako priklady plodin je mozZno uvést obiloviny, kukurici,
soju, slunec¢nici a bavlnu. Kromé toho je slouceniny, které
maji preemergentni herbicidni u¢innost, moZno aplikovat také
na pudu. Pri zplsobu potladovdni ristu neZadoucich rostlin
podle vyndlezu se u¢innd prisada, maZe napriklad davkovat
v mnoZstvi v rozmezi od 0,01 do 10 kg/ha, prednostné od
0,05 do 1 kg/ha.
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Dale je predmétem vyndlezu také zpusob vyroby
herbicidnich prostredkl, jehoZ podstata spoc¢ivad v tom, Ze se
sloudenina obecného vzorce I smisi s alespon jednim nosicem.

Prednostné obsahuje prostredek alespon dva nosice,

z nichZ alespoil jednim je povrchové aktivni latka.

Jako nosite se v prostredcich podle vyndlezu miZe
~ pouzivat jakékoliv latky, s niZ je moZno udinnou prisadu
misit za uUcelem usnadnéni aplikace na osetrované misto
(kterym muZe byt nap¥iklad rostlina, osivo nebo puda) nebo
usnadnéni skladovani, dopravy nebo manipulace. Nosi¢ muZe
byt pevny nebo kapalny, a miZe se také pouZit latek, které
jsou za normdlnich podminek plynné, ale které ve stlaceném
stavu tvori kapalinu. Obecné se miZe pouZivat vSech nosicu,
kterych se pouZiva pri sestavovéni obvyklych herbicidnich
prostredkt. Prednostni prostfedky podle vyndlezu obsahuji
0,5 aZ 95 % hmotnostnich U¢inné prisady.

Jako vhodné pevné nosic¢e je moZno uvést prirodni a
syntetické hlinky a silikadty, napriklad oxid kremic¢ity pri-
rodniho puvodu, jako je nap¥iklad infusoriova hlinka; kfe-
miditany horec¢naté, jako je napriklad mastek; kremicitany
hotednatohlinité, jako je naptiklad attapulgit a vermikulit;
kremiditany hlinité, jako je nap¥iklad kaolinit, mont-
morillonit a slida; uhli¢itan vapenaty; siran vapenaty;
siran amonny; syntetické hydratované oxidy kremiku a synte-
tické kremiéitany vapenaté nebo hlinité; prvky, jako je
napriklad uhlik a sira; prirodni a syntetické pryskyrice,
napriklad kumaronové prysky¥ice, polyvinylchlorid a poly-
mery a kopolymery styrenu; pevné polychlorfenoly; bitumen;

vosky; a pevnd hnojiva, napriklad superfosfat.

Jako vhodné kapalné nosice je moZno uvést vodu;
alkoholy, napriklad isopropylalkohol a glykoly:; ketony,
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nap¥iklad aceton, methylethylketon, methylisobutylketon a
cyklohexanon; ethery; aromatické nebo aralifatické uhlovo-
diky, napriklad benzen, toluen a xylen; ropné frakce,
napfriklad petrolej a lehké mineralni oleje; chlorované
uhlovodiky, napriklad tetrachlormethan, perchlorethylen a
trichlorethan. €asto jsou vhodné také smési ruznych kapal-

nych nosicéa.

zemédélské prostiedky se éasto vyradbéji a dopravuji
v koncentrované formé, z niZ se findlni prostredek vyrabi
fedénim, coZ provadi uZivatel pred aplikaci. Proces redéni
usnadfiuje pritomnost malych mnoZstvi povrchové aktivnich
latek, které se rovnéz rozuméji pod pojmem nosi¢. Alespon
jednim nosic¢em v prostredku podle vyndlezu je tedy prednost-
né povrchové aktivni &inidlo. Prostredek podle vyndlezu muZe
napriklad obsahovat alespori dva nosic¢e, pricemZ alespon
jednim z nich je povrchové aktivni ¢inidlo.

Jako povrchové aktivni é&inidla prichazeji v uvahu.
emulgatory, dispergdtory nebo smacedla a miZe se jednat o
neiontové nebo iontové latky. Jako priklady vhodnych
povrchové aktivnich ¢inidel je moZno uvést sodné nebo vape-
naté soli polyakrylové kyseliny a ligninsulfonové kyseliny:
kondenzadni produkty mastnych kyselin nebo alifatickych
amini nebo amidl obsahujicich alespori 12 atoma uhliku v
molekule s ethylenoxidem a/nebo propylenoxidem; estery
mastnych kyselin s glycerolem, sorbitolem, sacharosou nebo
pentaerythritolem; kondenzdty téchto latek s ethylenoxidem
a/nebo propylenoxidem; kondenzac¢ni produkty mastnych alkoho-~
14 nebo alkylfenolll, napriklad p-oktylfenolu nebo p-oktyl-
kresolu, s ethylenoxidem a/nebo propylenoxidem; sulfaty nebo
sulfondty téchto kondenzaénich produktu; soli alkalickych
kovi nebo kovu alkalickych zemin, prednostné sodné soli
esteru kyseliny sirové nebo sulfonovych kyselin obsahujicich

prinejmens$im 10 atomd uhliku v molekule, jako je napriklad
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laurylsulfat sodny, sekunddrni alkylsulfaty sodné, sodna sul
sulfonovaného ricinového oleje a sodné soli alkylarylsulfo-
novych kyselin, jako je dodecylbenzensulfonat sodny; a poly-
mery ethylenoxidu nebo kopolymery ethylenoxidu s propylen-
oxidem.

Herbicidni prostfedky podle vyndlezu mohou také
obsahovat jiné prisady, napriklad jiné sloucéeniny
s insekticidnimi nebo fungicidnimi vlastnostmi nebo jiné
herbicidy.

Prostredek, ktery obsahuje slouc¢eninu podle
vyndlezu miZe sestdvat ze 100 g U¢inné prisady (slouceniny
obecného vzorce I), 30 g dispergac¢niho ¢inidla, 3 g proti-
pénového é&inidla, 2 g ¢inidla pro ovlivnéni struktury, 50
g nemzrnouci prisady, 0,5 g biocidniho ¢inidla a vody do
1000 ml. Takovy prostredek se pred pouZitim redi vodou, aby
se dosidhlo pozZadované koncentrace uGc¢inné prisady.

Vyndlez je bliZe objasnén v nasledujicich
prikladech provedeni. Tyto pfiklady maji vyhradné ilustra-
tivni charakter a rozsah vyndlezu v 2adném ohledu neomezuji.
Struktura sloudenin vyrobenych podle nasledujicich prikladu
byla potvrzena NMR a hmotnostni spektrometrii.

Priklady provedeni vyndlezu

Priklad 1
Hydrochlorid f-dimethylaminopropiofenonu

Acetofenon (29,1 ml, 0,25 mol), paraformaldehyd
(12,0 g, 0,40 mol) a hydrochlorid dimethylaminu (28,5 g,
0,35 mol) se suspenduji v ethanolu (50 ml). Ke vzniklé
suspenzi se pridd koncentrovanad kyselina chlorovodikova
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(0,5 ml). Reakéni smés se 4 hodiny zahriva ke zpétnému toku
a poté se k ni pridd aceton (200 ml). Vysledny ¢&iry roztok
se nechd zchladnout na teplotu okoli. Vyloucend sraZenina se
shromdZdi filtraci a prekrystaluje z ethanolu. Ziska se
slouc¢enina uvedend v nadpisu (40,7 g, 76,0 % teoretického
vytézku) ve formé bezbarvych krystall o teploté tani 158°C.

Priklady 2 a z 4

Zpusobem popsanym v prikladu 1 se vyrobi dalsi

slouc¢eniny obecného vzorce VI. BliZ31 ddaje jsou uvedény

v nadsledujici tabulce I.

Tabulka I

O]
N/CH3
R2 | x HCI
CH,
(Vi)
PFr. R? Teplota vytézek
&. téani (°C) (%)
3-trifluormethyl 157 63
2,4-dichlor ’ 136 51
2,4-dimethyl 134 72

P¥iklad 5
6~-Fenyl-2-pyridon
Ethyl-2-chloracetat (10,6 ml, 0,1 mol) se pomalu

prida k horkému (105°C) pyridinu (8,9 ml, 0,11 mol), pricemZ
se teplota udrZuje v rozmezi od 100 do 110°C. Vysledny hnédy
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olej se rozpusti v ethanolu (60 ml) a k ethanolickému
roztoku se pridad hydrochlorid B-dimethylaminopropiofenonu
(17,7 g, 0,1 mol, pripraveny zpusobem popsanym v prikladu 1)
a octan amonny (60 g). Reakéni smés se 4 hodiny zahriva ke

- zpétnému toku, ochladi a prefiltruje. 2 filtratu se za
sniZeného tlaku odpari rozpoustédlo. Zbytek se necha
vykrystalovat z vody, shromdZdi filtraci a precisti
prekrystalovanim z toluenu. Ziskd se sloucenina uvedend

v nadpisu ve formé bezbarvych krystalu (4,7 g, 28 %

teorie) o teploté tani 200°C.

N«
o0

Priklady 6 a

Zpusobem popsanym v p¥ikladu 5 se pripravi dalsi
slouc¢eniny. BliZs$i ddaje jsou uvedeny v tabulce IT.

Tabulka I1I

AN
|
N 0
R2 |
H
(Vi
P¥. RZ? Teplota vytézek
a. tédni (°C) (%)
6 3-trifluormethyl 174 36
7 2,4-dichlor 255 56
8 2,4~dimethyl 209 23

Priklad 9

2-Brom-6~-fenylpyridin
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Smés 6-fenylpyridonu (3 g, 17,5 mmol, pripraveného
zplUsobem popsanym v prikladu 6) a fosforylbromidu (7,2 g,
25,0 mmol) se 5 hodin zah¥iva na 100°C, ochladi a nalije do
vody (40 ml). pH vodné smési se pridavkem nasyceného vodného
uhliditanu sodného nastavi na 9. Vrstvy se oddéli a vodna
vrstva se extrahuje ethylacetdtem (50 ml). Spojené organické
vrstvy se vysus$i bezvodym siranem horec¢natym a za sniZeného
tlaku se odpari rozpoustédlo. Surovy produkt se prekrystalu-
je z vodného ethanolu a ndsledné precisti mZikovou chroma-
tografii na silikagelu za pouziti smési hexanu a ethylace-
tdtu v poméru 9 : 1 (objemové), jako elu¢niho ¢inidla. Ziska
se 2-brom-6-fenylpyridin (3,1 g, 76 % teorie) ve formé svétle
hnédych krystall o teploté tani S50°C.

DN«
[
N

P¥riklady 10 a
Zpusobem popsanym v prikladu 9 se vyrobi dalsi
sloudeniny, které odpovidaji obecnému vzorci III. Blizsi

idaje jsou uvedeny v tabulce III.

Tabulka ITI1I

z
|
\N Br
R2

(1)
Pr. R Teplota vytézek
&. tani (°c) (%)
10 3-trifluormethyl olej 82
11 2,4-dichlor 123 88

12 2,4-dimethyl olej 68
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Priklad 13

2-(1'-Methyl-3'-trifluormethylpyrazol-5'-yloxy)-6-fenyl-
pyridin

Smés 2-brom-6-fenylpyridinu (0,5 g, 2,1 mmol, vyro-
beného zplsobem popsanym v prikladu 9), l-methyl-3-fluor-
methyl-5-hydroxypyrazolu (0,65 g, 3,9 mmol), uhlidéitanu
draselného (0,6 g, 4,3 mmol) a N,N-dimethylformamidu (2 ml)
se 12 hodin zahrivad ke zpétnému toku. Poté se reakéni smés
pr¥imo nanese na sloupec pro mZikovou chromatografii (silika-
gel). Eluce se provadi smé&si hexanu a ethylacetatu v poméru
9 : 1 (objemové). Ziskad se sloucenina uvedenad v nadpisu
(0,35 g, 52,0 % teorie) ve formé svétle Zlutého oleje.

Priklady 14 a z 16

Podobnym postupem, jaky je popsdn v prikladu 13,
se vyrobi slouceniny uvedené v tabulce IV.

Tabulka IV

’d
A ST
0" N R2
0
Pr. A R2 teplota  vytézek
é. . tédni (°C) (%)
14 1'-CH3-3'-CF3- 3"-CF3 113 93
pyrazol-5'-yl
15 1'-CH3-3'-CF3- 2" ,4"-dichlor 91 78
pyrazol-5'-yl
16 1'-CH3=3'~CF;3~ 2" ,4"-dimethyl olej 95

pyrazol-5'-yl
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Priklad 17
2-Fluor-6-(4'-fluorfenyl)pyridin

Butyllithium (105,0 ml, 0,26 mol, 2,5M roztok v
hexanu) se pri -20°C pridd k roztoku l-brom-4-fluorben-
zenu (34,3 ml, 0,31 mol) v bezvodém diethyletheru (200 ml).
Vznikla smés se 60 minut michd, poté ochladi na =-40°C a
prida se k ni 2,6-difluorpyridin (22,7 ml, 0,25 mol).
Reakéni smés se nechd zahfat na teplotu okoli a poté promyje
nasycenym vodnym chloridem amonnym (300 ml). Vrstvy se oddéli
a vodnd vrstva se promyje trikrat diethyletherem (vidy 100
ml). Spojené organické vrstvy se vysusi bezvodym siranem
hore¢natym a z filtrdtu se za sniZeného tlaku odstrani
rozpoustédlo. Surovy produkt se prec¢isti mZikovou chromato-
grafii na sloupci silikagelu za pouzZiti smési hexanu a
ethylacetdtu v poméru 8 : 2, jako elucéniho ¢inidla. Ziska se
2-fluor-6-(4'~-fluorfenyl)pyridin (19,8 g, 41,0 % teorie) ve
formé bezbarvych krystalld o teploté tani 34°C.

Priklad 18
2=-Fluor-6-(4'-fluorfenyl)-4-methylpyridin

Smés 2-brom-6-fluor-4-methylpyridinu (9,5 g, 50
mmol), 4-fluorbenzenboronové kyseliny (7,8 g, 56 mmol),
hydrogenuhli¢itanu sodného (12,6 g, 150 mmol), vody (200 ml)
a katalytického mnoZstvi tetrakis(trifenylfosfin)palladia(0)
v DME se pod atmosférou dusiku p¥es noc zahriva ke zpétnému
toku. Reakéni smés se prefiltruje a z filtrdtu se za
sniZeného tlaku odstrani rozpoustédla. Zbytek se rozdéli
mezi vodu a ethylacetdt. Vrstvy se oddéli a vodna vrstva se
promyje ethylacetdtem. Spojené organické vrstvy se vysusi
bezvodym siranem horecnatym a za sniZeného tlaku se z nich
odpafi rozpoustédlo. Surovy produkt se pre¢isti mZikovou
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chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti smési
pentanu a ethylacetatu v poméru 9 : 1, jako elué&niho
¢inidla. Ziskd se 2-fluor-6-(4'-fluorfenyl)-4-methylpyridin
(3,7 g, 36,1 % teorie) ve formé bezbarvych krystall o
teploté tani 49°cC.

Pr¥riklad 19

2-Fluor-6-(4'-trifluorfenyl)=-3-methylthiopyridin

K roztoku 2-fluor-6-(4'-trifluorfenyl)pyridi-
nu (2,4 g, 10 mmol, pripraveného zplsobem popsanym v
prikladu 17) v suchém tetrahydrofuranu (35 ml) se pri -70°C
prikape roztok 2M lithiumdiisopropylamidu v tetrahydrofuranu
(7,5 ml, 15 mmol). Po 2 hodindch pfi -70°C se ke vzniklé
smési pridd dimethyldisulfid (1,41 g, 15 mmol). Reakéni
smés se nechd zahrat na -20°C, hydrolyzuje a extrahuje
diethyletherem. Organicka vrstva se oddéli, vysusi bezvodym
siranem horecnatym a odstrani se z ni rozpoustédla. Surovy
produkt se prec¢isti mZikovou chromatografii na silikagelu za
pouziti smési hexanu a ethylacetdtu v poméru 20 : 1
(objemové), jako elu¢niho ¢inidla. Ziskd se sloucenina
uvedend v nadpisu (1,2 g, 42 %) o teploté tani 70 az 73°C.

DN«
N
w

P¥riklady 20 a

‘Podobnym zplsobem, jaky je popsén v prikladu 17, se
vyrobi slouceniny, které odpovidaji obecnému vzorci III,
uvedené v tabulce V. '
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Tabulka v

R1
~
N , R2
F N
(1
PYr. Rl R? teplota vytézek
&. téni (°C) (%)
20 - - olej 47
21 - 4'-trifluormethyl 58 75
22 - 3'-trifluormethyl olej 72
23 3,4-diflvuor olej 24

Priklad 24
2=(3'~Chlorpyrid-5'-yloxy)-6-(4"~-fluorfenyloxy)pyridin

Smés 2-fluor-6-(4'~fluorfenyl)pyridinu (1,9 g, 10;0
mmol, pripraveného zplsobem popsanym v prikladu 17),
3-chlor-5-hydroxypyridinu (1,4 g, 11,0 mmol) a uhlic¢itanu
draselného (1,5 g, 11,0 mmol) v sulfolanu (10 ml) se 8 hodin
zahriva ke zpétnému toku, nechd zchladnout na teplotu okoli
a prefiltruje pres vrstvu silikagelu, kterd se ndsledné
promyje ethylacetdtem. Organické roztoky se spoji a za
sniZeného tlaku se 2z nich odpa¥i rozpoustédlo. Zbytek se
umisti do horni ¢asti kolony pro mzZzikovou chromatografii
s naplni silikagelu a eluuje smési hexanu a ethylacetédtu
v poméru 8 : 2 (objemové). Ziskad se 2-(3'-chlorpyrid-5'-
yloxy)-6-(4"- fluorfenyloxy)pyridin (1,4 g, 46 % teorie) ve
formé svétle hneédych krystall o teploté tani 139°C.
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Priklady 25 a2 4 3
Podobnym zpusobem, jaky je popsdn v prikladu 24, se
vyrobi dals$i slouc¢eniny. BliZsi ddaje jsou uvedeny v tabulce

VI.

Tabulka VI

r1
=
A S
~o N
R2
p¥. R! A R? teplota vjtézek
&. tani (°C) (%)
25 - 3'-CF4-fenyl 4"-fluor olej 48
26 - 2'-chlorpyrid-4'-yl 4"-fluor 137 37
27 - 2'-chlorpyrid-4'-yl - 109 35
28 - 2'-chlorpyrid-4'-yl 4"-trifluormethyl 105 51
29 - 1'-CH4-3'-CF3-pyra- 4"-fluor 87 44
zol-5'-yl
30 - 1'-CH3-3'-CFy-pyra- 4"-trifluormethyl 94 59
, zol-5'~yl
31 - 1'-CH4-3'~CFy-pyra- 3"-trifluormethyl 112 44
z0l-5'-yl
32 - 2'-chlorpyrid-4’-yl 3"-trifluormethyl 92 54
33 - 2',4'-difluorfenyl  3"-trifluormethyl olej 72
34 - 3'-CFy-fenyl 4"~trifluormethyl olej 44
35 4-CH, 1"~CH4-3"-CF3~-pyra- 4"-fluor 85 43
zol-5'-yl
36 4-CHj 2'-chlorpyrid-4'-yl 4"-fluor 115 35

37 3-CH48  3'-CFs-fenyl 4"-trifluormethyl 133-136 67




38  3-CH3S  1'-CH3-3'-CF3-pyra- 4"-trifluormethyl 154-156 41

zol-5'-yl
39 1'-CH3-3'~CFy~pyra- 3",4"-difluor olej 29
zol-5'-yl

Priklad 40
Hydrochlorid 4-fluorbenzamidinu

4-Fluorbenzonitril (10 g, 83 mmol) se rozpusti ve
snési bezvodého ethanolu (5 ml) a diethyletheru (70 ml).
Reakéni smés se za chlazeni v ledové lazni béhem 90 minut
nasyti plynnym chlorovodikem, nechd zahrat na teplotu okoli

a pres noc micha.

Bezbarva srazZenina se odfiltruje, promyje diethyl-
etherem a rozpusti v bezvodém ethanolu (20 ml). K ethano-
lickému roztoku se pridd nasyceny roztok plynného amoniaku v
diethyletheru (100 ml). Reakéni roztok se 3 hodiny micha.
Vyslednd suspenze se prefiltruje a z filtrdtu se za snize-
ného tlaku odstrani rozpoustédlo. Zbytek se promyje diiso-
propyletherem a vysus$i. Ziskaji se bezbarvé krystaly (5,15
g, 35,5 %) o teploté tani 210°C.

Priklady 4 1 a z 50
Podobnym postupem, jaky je popsan v prikladu 40, se

pripravi dal$i sloudeniny, které odpovidaji obecnému vzorci

XI. BliZz$i ddaje jsou uvedeny v tabulce VII.
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Tabulka VITI

NH
HCI
HzN/)L\[::E}Rz X
(X

Pr. R Teplota vytézZek
c. téani (°C) (%)
41 4~trifluormethyl 167 21,4
42 3-methyl 243 29,7
43 3-chlor 148 17,5
44 3,4-difluor 185 17,4
45 3-trifluormethyl 181 17,6
46 3-fluor 143 20,0
47 4-brom 245 39
48 4-chlor >250 85
49 4~-terc.butyl 153 92
50 4-trifluormethoxy 210 57

P¥riklad 51

2-(4'-Fluorfenyl)-5-methyl-4-pyrimidinon

Natriumhydrid (0,52 g, 13 mmol) se prida k 20 ml
bezvodého ethanolu. Vzniklad smés se 30 minut michd pri
teploté okoli a pfidd se k ni hydrochlorid 4-fluorbenz-
amidinu (1,47 g, 8,5 mmol, z prikladu 40). Vyslednd smés se
michd dal$ich 30 minut a poté se k ni prikape methyl-2-
formylpropionat (1 g, 10,6 mmol). Reakéni smés se 4 dny
michd pri teploté okoli, ochladi a za sniZeného tlaku se z
ni odstrani rozpoustédlo. Zbytek se rozpusti ve vodném
hydroxidu sodném (10 ml, 1M). Poté se pH smési 2M kyse-
linou chlorovodikovou upravi na 5. Vylouc¢ena sraZenina se
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odfiltruje, promyje diisopropyletherem a vysus$i. Ziskaji se
bezbarvé krystaly (0,44 g, 10,3 %) o teploté tani nad 250°C.

Priklad 5 2
6-Hydroxy-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-pyrimidinon

Hydrochlorid 4-trifluormethylbenzamidinu (22,4 g,
0,1 mol, z prikladu 41) se pridd k roztoku methoxidu
draselného (0,22 mol) v bezvodém methanolu (65 ml). Vznikla
smés se 15 minut michd pri teploté okoli a pridad se k ni
dimethylmalonat (12,6 ml, 0,11 mol). Reakéni smés se 4
hodiny zah¥iva ke zpétnému toku, ochladi a vyslednd suspenze
se zfedi methanolenm (50 ml). Rozpoustédlo se odstrani za
sniZeného tlaku a zbytek se rozpusti ve vodé (50 ml). pH
vodné smési se koncentrovanou kyselinou chlorovodikovou
upravi na 1. Vyloucend sraZenina se odfiltruje, promyje
vodou a vysu$i. Ziskaji se bledé Zluté krystaly (15,1 g, 59
%) o teploté tani nad 200°C. '

Priklad 5 3
5-Methoxy-2-~(4'-trifluormethylfenyl)-4-pyrimidinon

K suspenzi natriumhydridu (60%, 6 g, 0,15 mol) v
suchém tetrahydrofuranu (225 ml) se béhem 30 minut prida
roztok methylmethoxyacetatu (14,9 ml, 0,15 mol) v methyl-
formidtu (11,1 ml, 0,18 mol). Reakéni smés se 2 hodiny micha
pri teploté okoli a pridd se k ni diethylether (300 ml).
Odsatim je mozZno izolovat sodnou sil monoaldehydu methyl-
metoxymalonatu. Tato sodnd stl (0,075 mol) se prida
k hydrochloridu 4-trifluormethylbenzamidinu (16,8 g, 0,075
mol, z pr¥ikladu 41) v suchém ethanolu (150 ml). Vznikla smés
se 48 hodin michd p¥i teploté okoli, 1 hodinu zahriva ke

zpétnému toku a poté se k ni pridd voda (100 ml). Vodny
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roztok se prefiltruje, pH filtratu se kyselinou octovou
upravi na 5 a za sniZeného tlaku se z néj odstrani ethanol.
SraZenina se odfiltruje, promyje ethanolem a vysus$i. Ziskaji
se krystaly (13,7 g, 68 %) o teploté tani nad 200°C.

Priklady 5 4 a z 7 8
ZpUsobem popsanym v prikladu 53 se vyrobi dalsi
slouceniny, které odpovidaji obecnému vzorci III.

Podrobnéjsi informace jsou uvedeny v tabulce VIII.

Tabulka VIITI

R
@
0 ‘}1)\©'R2
H

Pr. Rl R? teplota vytézek
&. tani (°C) (%)
54 6-methyl 4'-fluor 267 56,8
55 5-methyl 4'-trifluormethyl >250 58,7
56 6~-methyl 4'-trifluormethyl 209 82,2
57 5-methyl 3'-methyl 169 34,3
58 6-methyl 3'-methyl 185 41,6
59 5-methyl 3'-chlor 260 61,4
60 6-methyl 3'-chlor 218 51
61 5~methyl 3',4'-difluor >250 59,4
62 6-methyl 3',4'-difluor 225 51,3
63 5-methyl 3'-trifluormethyl 204 39,8
64 6-methyl 3'-trifluormethyl 109 26,6
65 5,6-dimethyl 3'-trifluormethyl 215 70,4
66 5,6-dimethyl 4'~trifluormethyl 242 63,5

67 5-methyl 4'-chlor >250 27,2
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68 6—-methyl 4'-chlor 227 6,8

69 5-methyl 3'-fluor 238 56
70 6-methyl 3'-fluor 194 48,4
71 6-ethyl 4'~trifluormethyl 181 87
72 5-methyl 4'-brom >250 20
73 6-methyl 4'-brom 245 39
74 5-methyl 4'-terc.butyl 218 81
75 6-methyl 4'-terc.butyl 213 75
76 5,6-dimethyl 4'-chlor 276 44
77 5,6-dimethyl 4'-trifluormethoxy 228 70
78 6-methyl 4'-trifluormethoxy 196 95

Priklad 79
2-(4'-Fluorfenyl)-4-chlor-5-methylpyrimidin

Smés 2-(4'-fluorfenyl)-5-methyl-4-pirimidinonu
(0,79 g, 3,9 mmol, z prikladu 55) a oxychloridu fosfored-
ného (3 ml) se 1 hodinu zahrivad ke zpétnému toku. Prevazna
¢ast nadbytecného oxychloridu fosforeéného se odstrani za
sniZeného tlaku a zbytek se rozloZi vodou (10 ml), &imZ se
hydrolyzuje zbyvajici reakéni ¢inidlo. Vyslednd smés se
neutralizuje a extrahuje ethylacetdtem (50 ml). Organicka
vrstva se vysusi bezvodym siranem hore&natym a za sniZeného
tlaku se z ni odstrani rozpoustédlo. Ziskad se sloudenina
uvedena v nadpisu (0,63 g, 72,6 %) ve formé bezbarvych
krystalld o teploté tani 133°C.

Priklad 8 0
2-(4'-Chlorfenyl)-4,5~-dichlor-6~methoxypyrimidin

K roztoku 2-(4'-chlorfenyl)-4,5,6-trichlorpyri~
midinu (1,85 g, 6,3 mmol) v methanolu (30 ml) a tetrahyro-
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furanu (60 ml) se pridd roztok sodiku (0,145 g, 6,3 mmol) v
methanolu (10 ml). Reakéni smés se pres noc micha pri
teploté okoli a za sniZeného tlaku se z ni odstrani roz-
poustédla. Ke zbytku se pfidd dichlormethan a vznikla smés
se promyje vodou. Organickd vrstva se vysusi bezvodym
siranem hored&natym a odstrani se z ni rozpoustédlo. Zbytek
se zpracuje pentanem. Ziskd se sloucdenina uvedena v nadpisu
(1,75 g, 96 %) ve formé bezbarvych krystali o teploté tani
157 az 159°C.

Priklady 81 a3z 108
Slouceniny, které odpovidaji obecnému vzorci III,

uvedené v tabulce IX se vyrobi zplsobem popsanym v piikladu
83. '

R1
~N
I
ct N R2
Pr. Rl R?2 teplota vytézek
c. tani (°C) (%)
81 6-methyl 4'-fluor 143 97
82 6-methyl 4'-trifluormethyl 62 71,8
83 5-methyl 4'-trifluormethyl 109 87,3
84 5-methyl 3'-methyl 154 28,8
85 6-methyl 3'-methyl 134 73,7
86 5-methyl 3'-chlor 87 94,1
87 6-methyl 3'-chlor 101 26,1
88 5-methyl 3',4'-difluor 114 92

89 6-methyl 3',4'-difluor 94 90,7
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90 5,6-dimethyl 3'~trifluormethyl 83 81,6
91 5,6-dimethyl 4'-trifluormethyl 57 54,5
92 5-methyl 3'-trifluormethyl 101 81,4
93 6-methyl 3'-trifluormethyl 62 87,3
94 5-methyl 4'-chlor 162 85,2
95 6-methyl 4'-chlor 101 83,6
96 5-methyl 3'-fluor 95 83,7
97 6-methyl 3'-fluor 86 71,5
98 6-ethyl 4'-trifluormethyl 35 86
99 5-methyl 4'-brom 156-158 94
100 6-methyl 4'~brom 110-112 924
101 5-methyl 4'-terc.butyl 103-105 98
102 6-methyl 4'-terc.butyl 70-72 99
103 5,6-dimethyl 4'-chlor 87 71
104 5,6~dimethyl 4'-trifluormethoxy 76 81
105 5-methyl 4'-trifluormethoxy 129 91
106 6-methyl 4'-trifluormethoxy 64 924
107 6-chlor 4'-trifluormethyl 80 33
108 5-methoxy 4'-trifluormethyl 108 31

Priklad 1009

2-(4'-Fluorfenyl)-4-(3"~trifluormethylfenoxy)=-6-methyl-
pyrimidin |

Smés 2-(4'-fluorfenyl)-4-chlor-6-methylpyridinu
(0,6 g, 2,7 mmol) (z prikladu 85), a,a,a-3-hydroxybenzo-
trifluoridu (0,49 g, 3 mmol) a uhliditanu draselného (0,41
g, 3 mmol) v N,N-dimethylformamidu (3 ml) se 2 hodiny
zahrivad ke zpétnému toku, ochladi a prida se k ni
ethylacetat (10 ml). Vyslednd suspenze se prefiltruje pres
vrstvu silikagelu za pouZiti ethylacetatu. 2z filtratu se za
sniZeného tlaku odstrani rozpoustédlo a zbytek se predisti

mZikovou chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti
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smési hexanu a ethylacetatu v poméru 7
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2, jako eluéniho

cinidla. Po odstranéni rozpoustédla se ziskaji bezbarvé
krystaly (0,53 g, 56,4 %) o teploté tani s58°C.

Priklady 110 a z

ZpUsobem popsanym v p¥ikladu 109 se vyrobi dalsi

slouceniny, které odpovidaji obecnému vzorci I. BliZ$i udaje

jsou uvedeny v tabulce X.

Tabulka X

r1
N
A NS I
\\ .
0 N R2
U}
pr. R! R2 A teplota viytéZek
c. tani (°C) (%)
110 5-methyl 4'-fluor 1"-CH4-3"~CF 3~ 133 54,7
pyrazol-5"-yl
111 6-methyl 4'-fluor 1"-CH4-3"~CF 3~ 123 21
pyrazol-5"-yl
112 6-methyl 4'-CFq 1"-CH3-3"-CF 3~ 98 39,5
pyrazol-5"-yl
113  6-methyl 4'-CFq 3"-CF3-fenyl 89 79,9
114 5-methyl 4'-CF, 1"-CH4-3"~CF 3~ 147 27,6
pyrazol-5"-yl
115 5-methyl 4'-CFyq 3"-CFy~fenyl 95 97,6
116 5-methyl 3'-CHy 1"-CH3-3"-CF 3~ 121 74,9
pyrazol-5"-yl
117 S5-methyl 3'-CH, 3"-CFy-fenyl 71 74,5




118

119
120

121
122

123
124

125

126
127

128

129

130
131

132
133

134

135

136

137
138

6-methyl

6-methyl
5-methyl

S5-methyl
6~methyl

5-methyl
5-methyl

6-methyl

6-methyl
6-methyl

5-methyl

5,6-dimethyl

5,6-dimethyl
5,6-dimethyl

5,6-dimethyl
6-methyl

6-methyl

6-ethyl

6~-ethyl

6-methyl
6-ethyl
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3'—CH3

3’-CH3
3'=chlor

3'~chlor
3'~chlor

2',4'-difluor
2',4'-difluor

2',4'-difluor

2',4'-difluor
2',4'-difluor

4'~CF4
4'~CF4

4'~CFy
3’—CF3

3'-CF;
4'-CFy

4'-CFq

4'~CF4
4'~CF,

3'~CFq
4'-CFy

l"—CH3—3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CFy-fenyl
1"-CH3-3"~CF3—
pyrazol-5"-yl
3"-CFq-fenyl
1"~CH3~3"~CF 3~
pyrazol-5"-yl
3"-CFy-fenyl
2"-chlorpyrid-
4"_yl
1"~CH3-3"-CF4-
pyrazol-5"-yl
3"-CFy-fenyl
2"-chlorpyrid-
4u_yl
2"-chlorpyrid-
4l|_y1
1“-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CF3-fenyl
1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
3“-CF3-fenyl
1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
2",2"-difluor-

60
116

105
96

68
146

78

64
162

99

136

73
132

105
128

86

1",3"-benzodioxol-

4"-yl
1"=CH3=3"=CF 4~
pyrazol-5"-yl
2"-chlorpyrid-
4"-yl
4"-fluorfenyl
3"-CF3-fenyl

75

97

78
65

73,2
35,4

52,4
27,1

40,4
58,8

56,4

65,3
31,7

44,1

13,2

65,6
30,3

67,5
41

85

46

41

92
38




139 5-methyl 3'-CFq 4"-fluorfenyl 109-111 86

140 5-methyl 4'-Br 3"-CFq-fenyl 110 100

141 6-methyl 4'-Br 3"-CF4-fenyl 86-88 89

142 5-methyl 4'-terc.butyl 1"-CH4-3"~CF3- 149-151 92
pyrazol-5"-yl

143 6-methyl 4'-terc.butyl 1"-CH3-3"~CF3~ 119-121 78
pyrazol-5"-yl

144 5-methyl 4'-terc.butyl 3"-CF4-fenyl 123-124 91

145 6-methyl 4'-terc.butyl 3"~-CF3-fenyl olej 99

146 6-methyl 4'-Cl 3"-CF3-fenyl 68 29

147 5,6-dimethyl 4'-Cl 1"-CH3-3"-CF 4~ 142 49
pyrazol-5"-yl

148 5,6-dimethyl 4'-Cl 2"-chlorpyrid- 150 36
4"yl

149 5,6-dimethyl 4'-Cl 3"-CF3-fenyl 102 66

150 5-methyl 1"~CH3-3"~CF 4~ 140-150 75
pyrazol-5"-yl

151 5,6-dimethyl 3'-F 1"~CH3-3"~CF3- 117 70
pyrazol-5"-yl

152 5-methyl 4'-Cl 1"-CH3-3"-CF3- 141 58
pyrazol-5"-yl

153 S5-methyl 4'-Cl 2"-chlorpyrid- 125 31
4"-yl

154 5-methyl 4'-Cl 3"-CF3-fenyl 101 52

155 6-methyl 4'-cl 1"~CH3-3"~CF4- 99 37
pyrazol-5"-yl

156 6-methyl 4'-Cl 2"-chlorpyrid- 151 8
4=yl

157 5-methyl 3',4'~difluor 2"-chlorpyrid- 146 59
4"-yl

158 6-methyl 3',4'-difluor 1"-CH4-3"~CF3~ 78 56
pyrazol-5"-yl

159 6-methyl 3',4'-difluor 3"-CF3-fenyl 64 65

160 6-methyl 3',4'-difluor 2"-chlorpyrid- 162 32

4 l'_yl




161

162

163

164

165

166
167

168
169

170
171

172
173

174

175

176

177

178

179

180

5-methyl

6-methyl

5~methyl

6-methyl

6-methyl

6-methyl
6-methyl

5-methyl
5-methyl

5,6~dimethyl
5,6-dimethyl

5-methyl
6-methyl

5-methyl

5,6~dimethyl

6-methoxy-
methyl
6-methoxy-
methyl
6-methoxy~
methyl
5-methoxy

5-methoxy

4’-CF30
4'-CF40
4'-CF50
4'-CF40
4’ ~CF,

4'-CF30
4'-CF3O

4'=CF40
4'~CF40

4'-CF40
4'~CF40

3',4'-difluor
4'~CF40

47-CF40
4'-CF40
4'-Cl
4'-cl
4'-cl
4’ -CF,

47 ~CF,

1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
1"-CH4-3"~CF4-
pyrazol-5"-yl

1"~CH3-3"~t-bu-

pyrazol-5"-yl
1"-CH4~3"~t~bu-
pyrazol-5"-yl
1"-CH4-3"~t-bu-
pyrazol-5"-yl
3"-CF3-fenyl
2"-chlorpyrid-
4II_Y1
3"-CFy-fenyl

2"-chlorpyrid- -

4"-yl
3"-CFq-fenyl
2"-chlorpyrid-
4"-yl
3"-CF4y-fenyl
1"-CH4-3"~t~bu-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3"~t-bu-
pyrazol-5"-yl
1"-CH43-3"~t-bu-
pyrazol-5"-yl
2"-chlorpyrid-
4"-yl
1"-CHq-3"-t-bu-
pyrazol-5"-yl
3"-CFy-fenyl

2"-chlorpyrid-
4 ll_yl
3"-CFy-fenyl

117-121

102-104

96-98

88-89

87-90

52
72

83
82

75
107

68
116

98

128

89~91

113-115

140-142

96

80

58

46

58

78

83

73
32

80
43

66
54

40
43

67

45

100

94

92

92

95



181 5-chlor-6- 4'-Cl 1"-CHq-3"~t-bu~ 173-176 95
methoxy pyrazol-5"-yl

182 5-chlor-6- 4'-Cl 3"-CFy-fenyl 95-98 100
methoxy

183 5-methoxy 4'-CFq 1"-CH3-3"-t-bu-~ 80 180

pyrazol-5"-yl

Priklad 184

4,6-Bis(2"~chlorpyrid-4"-yloxy)-2-(4'-trifluormethylfenyl)-
| pyrimidin

Smés 4,6-dichlor-2-(4'-trifluormethylfenyl)pyrimi-
dinu (2,93 g, 10 mmol, z prikladu 111), 2-chlor—-4-hydroxy-
pyridinu (2,85 g, 22 mmol) a uhliéitanu draselného (3,04 g,
22 mmol) v bezvodém N,N-dimethylformamidu (20 ml) se 1
hodinu zahr¥ivd na 80°C, ochladi a za sniZeného tlaku se z ni
odstrani rozpoustédlo. Ke zbytku se prida smés ethylacetatu
a hexanu v poméru 1 : 1 (10 ml). Vznikld suspenze se pre-
filtruje pres vrstvu silikagelu. Filtraéni roztok se promyje
3 x vodou. Organickad vrstva se vysusi bezvodym siranem
hore¢natym a odstrani se z ni rozpoustédlo. Zbytek se pre-
¢isti mZikovou chromatografii na sloupci silikagelu za
pouZiti smési hexanu a ethylacetatu v poméru 8 : 2, jako
elu¢niho ¢inidla. Po odstranéni rozpoustédla se ziskaji
bezbarvé krystaly (4,1 g, 86 %) o teploté tani 141°C.

N
[

Priklady 185 a 8 7

Slou¢eniny, které odpovidaji obecnému vzorci Xva,
uvedené v tabulce XI se vyrobi podobnym postupem, jaky je
popsan v prikladu 184.




o
“d F
A NS
~o N
P¥. R? A (XV a) teplota vytézek
¢. tani (°C) (%)
185 4'-trifluor- l"-CH3-3"-CF3— 168 86
methyl pyrazol-5"-yl
186 4'-trifluor- 3"=CF5~fenyl 92 88
methyl
187 4'-chlor l"—CH3-3"—CF3- 156 93

pyrazol-5"-yl

Priklad 188

6—Methoxy-4-(2"~chlcrpyrid-4"-yloxy)-z—(4'-trifluormethyl-
fenyl)pyrimidin

4,6-Bis(2"-chlorpyrid-4"-yloxy)-2-(4'-trifluor-

methylfenyl)pyrimidin (2,0 g, 4,2 mmol, z prfikladu 184) se
rozpusti v bezvodém methanolu (5 ml). Ke vzniklému roztoku
se prikape roztok methoxidu draselného (4,2 mmol) v metha-
nolu (1,2 ml). Reakéni smés se 30 minut zahriva ke zpétnému
toku a poté se z ni za sniZeného tlaku odstrani rozpousteéd-
lo. Zbytek se precCisti mZikovou chromatografii na silikagelu
za pouziti smési hexanu a ethylacetitu v poméru 9 : 1, jako
elucniho ¢inidla. Ziskaji se bezbarvé krystaly (1,0 g, 62

%) o teploté téni 128°cC.




Priklad 189
4,6-Dibrom-2-(4'-trifluormethylfenyl)pyrimidin

Smés 4,6-dihydroxy-2-(4'-trifluormethylfenyl)pyri-
midinu (5,12 g, 20 mmol) a oxybromidu fosfore&ného (10 ml)
se 3 hodiny zahrivd na 100°C. Vyslednd horka suspenze se
prida k ledu a odsdtim se izoluje produkt, ktery se vysusi.
Ziskaji se témér bezbarvé krystaly (6,5 g, 86 %) o teploté
tani 87°C.

Priklady 190 a z 203
Zpusobem popsanym v pr¥ikladu 188 nebo 109 se vyrobi
dalsi slouceniny, které odpovidaji obecnému vzorci I. Blizsi

idaje o téchto sloucenindch jsou uvedeny v tabulce XII.

Tabulka XITI

Rl
N
\
=~
A\\O N RZ

)
p¥. RI R A teplota vytézZek
g. téni (°C) (%)
190 6-methoxy 4'-CF4 1"-CH3-3"-CF4- 130 64

' pyrazol-5"-yl

191 6-methoxy 4'-CFq 3"-CFq-fenyl 94 94
192 6-methylthio 4'-CF4 1"-CH4-3"-CF3- 127 55

pyrazol-5"-yl
193 6-methylthio 4'-CF, 2"~chlorpyrid- 106 41

4 u_yl
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194 6-dimethyl-  4'-CFq 1"-CH3-3"-CF4- 148 90
amino pyrazol-5"-yl

195 6-ethylamino 4’-CF, 1"~CHq=3"=CF3~ 102 23
pyrazol-5"-yl

196 6-methoxy 4'-Cl 1"-CHq-3"-CF3~ 144 80
pyrazol-5"-yl

197 6-methoxy-  4'-Cl 1"-CH;-3"-CF3- 178 16
amino pyrazol-5"-yl

198 6-dimethyl- 4'-Cl 1"-CH4-3"=~CF 4~ 143 13
amino pyrazol-5"-yl

199 6-amino 4'-Cl 1"-CH3-3"~CF 3~ 149 80
pyrazol-5"-yl

200 6-methyl- 4'-Cl 1"-CH4-3"-CF 3~ 114 97
amino pyrazol-5"-yl

201 6-brom 4'-Cl 1"~CH3~3"-CF 4~ 110 57
pyrazol-5"-yl

202 6-chlor 4'-Cl 1"-CH4-3"-CF 4~ 122 26
pyrazol-5"-yl

203 6-chlor 4'-Cl 1"-CH4-3"-CF3- 113 69

pyrazol-5"-yl

Prik1lad 20 4

6-Vinyl-4-(1"-methyl-3"-trifluormethylpyrazol-5"-yl)-2-
(4'-trifluormethylfenyl)pyrimidin

Smés 6-brom-4-(1"-methyl-3"-trifluormethylpyrazol-
5"-yl)-2-(4'-trifluormethylfenyl)pyrimidinu (2 g, 4,3 mmol, z
prikladu 201), vinyltributylstanatu (1,4 ml, 4,7 mmol),
tetrakis(trifenylfosfin)palladia(0) (0,1 g, 0,09 mmol),
toluenu (20 ml) a 3 krystalu 2,6-diterc.butyl-4-methyl-
fenolu se 90 minut zahrivd ke zpétnému toku, ochladi a prida
se k ni 1,2M roztok pyridiniumfluoridu ve smési tetrahydro-
furanu a pyridinu (4 ml) a pyridin (2 ml). Vznikly roztok se




michd 17 hodin p¥i teploté okoli. K vysledné smési se prida
ethylacetat (100 ml) a ethylacetdtovy roztok se promyje
dvakriat vodou a nasycenym roztokem hydrogenuhli&itanu
sodného. Organickd vrstva se vysu$i bezvodym siranem hored-
natym, odstrani se z ni rozpoustédlo a zbytek se predisti
mzikovou chromatografii na silikagelu za pouZiti smési
hexanu a ethylacetdtu v poméru 7 : 3, jako eludniho &inidla.
Po odstranéni rozpoustédla se ziskaji témér¥ bezbarvé
krystaly (1,45 g, 82 %) o teploté tani 112°C.

N¢
N

Priklady 205 a 14

Podobnym zpusobem, jaky je popsdn v prikladu 24, se
vyrobi dalsi slouceniny. BliZ&i Gdaje o téchto sloudeninach

jsou uvedeny v tabulce XIIIA.

Tabulka XITIIA

R1
-
A X
~o N
R2
(1)
pf. RI A R? teplota
g. téni (°C)
205 3-ethyl 3'-CFy-fenyl 4"~trifluormethyl 72-75
206 5-ethyl 3'-CF3-fenyl 4"-trifluormethyl 44-46
207 4-methyl 1"~CH3-3"-CF 4~ 4"-trifluormethyl 98
pyrazol-5"-yl
208 4-methyl 3'-CFy-fenyl 4"-trifluormethyl olej
209 4-methyl  1"-CH;-3"-CF4- 3",5"-dichlor 117

pyrazol-5"-yl




210 4-methyl 1"~CH3-3"~CF 3~ 3",5"-di(trifluor- 126
pyrazol-5"-yl methyl)

211 4-methyl 1"~CH4-3"~CF4- 3"~chlor-4"-fluor 101
pyrazol-5"-yl

212 4-methyl 1"-CH3-3"~CF3- 3",4"-dichlor 97
pyrazol-5"-yl

213 3-methyl 3'-CFy-fenyl 4"-trifluormethyl 71-73

214 3-methyl 1"-CH3-3"-CF 4~ 4"-trifluormethyl 130-133

pyrazol-5"-yl

BN
[\

Priklady 215 a 21

Podobnym zpusobem, jaky je popsdn v prikladu 188,
se za pouZiti 2,4-bisaryloxy-6-arylpyridina, jako vychozich
latek, vyrobi dal$i slouceniny. BliZ$i udaje o téchto

slou¢enindch jsou uvedeny v tabulce XIIIB.

Tabulka XIITISB

R?
o
A N
~o N
R2
U
pt. Rl A R teplota
¢. tani (°C)
215 4-methoxy  1"-CH,-3"-CF3- 4r-trifluormethyl 102
pyrazol-5"-yl
216 4-methoxy- 1"-CH3-3"-CF3- 4"-trifluormethyl 168
amino pyrazol-5"-yl
217 4-methoxy  3'-CFj-fenyl 4"-trifluormethyl olej

218 4-CyHg 1"~CHy-3"~CF4~ 4"-trifluormethyl 61




pyrazol-5"-yl

219 4-CHq 2'-difluormethoxy- 4"-trifluormethyl 76-79
pyrid-4'-yl

220 4-CHq 2’'-trifluormethyl- 4"-trifluormethyl 112-115
pyrid-4’-yl

221 4-CyHg 2'-trifluormethyl- 4"-trifluormethyl olej
fenyl

PoZadované 2,4-bisaryloxy-6-arylpyridiny se ziskaji
podobnym zpusobem, jaky je explicitné popsdn ddle pro:

2,4-Bis-(1"-methyl-3"-trifluormethylpyrazol-5"-yloxy)-6-
(4'-trifluormethylfenyl)pyridin

Smés 4-nitro-2,6-dichlorpyridinu (3,9 g, 20 mmol),
l-methyl-3-trifluormethyl-5-hydroxypyrazolu (7,3 g, 44 mmol)
a uhlié¢itanu draselného (6,7 g, 48 mmol) v bezvodém
sulfolanu se pres noc zahriva na 110°C, ochladi na teplotu
okoli, zredi smési pentanu a ethylacetdatu (v poméru 1 : 1,
objemové) a prefiltruje pres vrstvu silikagelu. Filtrat se
promyje desetkrat vodou, vysu$i bezvodym siranem hore¢natym
a za sniZeného tlaku se z néj odpar¥i rozpoustédla. Zbytek se
prec¢isti mZikovou chromatografii na silikagelu za pouZiti
smési pentanu a ethylacetatu, jako elu¢niho ¢inidla. Ziskéa
se 2,4-bis-(1'-methyl-3'-trifluormethylpyrazol-5'-yloxy)-6-
chlorpyridin (4,3 g) o teploté tani 105°C.

Smés chloridu bis(benzonitril)palladnatého(II) (0,19 g,
0,5 mmol) a 1,4-bis(difenylfosfino)butanu (0,2 g, 0,5 mmol)
v bezvodém toluenu (10 ml) se pod atmosférou dusiku zahriva
ke zpétnému toku. Po 2 hodindch se ke vzniklé smési prida
4-trifluormethylbenzenboronova kyselina (1,2 g, 6,5 mmol),
2,4-bis-(1"-methyl-3"-trifluormethylpyrazol-5"-yloxy)-6-
chlorpyridin (2,2 g, 5 mmol), ethanol (2,5 ml) a 1M vodny



roztok uhliditanu sodného (5 ml). Reakéni smés se pod atmo-
sférou dusiku dalsi 2 hodiny zahriva ke zpétnému toku, zredi
ethylacetdtem a prefiltruje pres vrstvu silikagelu. Filtrat
se promyje vodou, vysusSi bezvodym siranem horec¢natym a

za sniZeného tlaku se z néj odstrani rozpoustédlo. Zbytek se
pre&isti mZikovou chromatografii na silikagelu za pouziti
smé&si pentanu a ethylacetdtu v poméru 8 : 2 (objemové), jako
veluéniho éinidla. Ziskd se sloucenina uvedena v nadpisu ve
formé bezbarvych krystalu (2 g, vytéZek 73 %) o teploté téani
133°C.

Priklady 222 a3z 300
Zpusobem popsanym v p¥ikladu 113 se vyrobi dalsi
sloudeniny, které odpovidaji obecnému vzorci I. BliZsi udaje

o téchto sloudenindch jsou uvedeny v tabulce XIV.

Tabulka XIV

r1
N
A X
o] N =2
M
pf, RI R? A teplota
c. . tdni (°C)
222 5-methyl 4'-CF, 4"-chlorpyrimidin- 107
6 ll_yl
223 6-methylthio 4’-chlor 1"-CH4-3"~CF 4~ 131
pyrazol-5"-yl
224 6-brom 4'-CFq 2"-chlorpyridin-4"-yl 108

225 6~brom 4'-CF, 3"-CFq-fenyl 96




226

227

228

229

230

231

232

233

234

235

236

237

238

239

240

241

242

243

244

245
246

6-(dimethyl-
amino)methy-
lenamino
6-ethinyl

6-methoxy-
methyl
6-methoxy-
methyl
6-methoxy-
methyl
4,5-dichlor

6-methyl

6-methyl
6-methyl
4-fluor

6-ethyl

6-ethyl
6-ethyl
6-ethyl

6-ethyl

6-ethyl

6-ethyl
6-ethyl
4-chlor
4-chlor
4-chlor

4'-chlor

4’-CF3
4'-CFq
4'-CF3
4'—CF3
4'-chlor
4'-SOZCH3
4’-802CH3
4'-80,CH,
4'-CF4
4'-CF4
4'~CF4
4’-CF3
4’-CF3
4’-CF3
4'~CF,
4’-CF3
4’-CF3
4'~CF4

4'-CF4
4'-CF4

1"-CH3—3"—CF3—
pyrazol-5"-yl

1"—CH3—3"-CF3—
pyrazol-5"-yl
1"-CH4-3"-CF3~
pyrazol-5"-yl
3"-CF3-4"-fluorfenyl

2"-chlorpyridin-4"-yl

1"-CH3-3"~CF3~-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3"~CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CFy-fenyl
2"-chlorpyrid-4"-yl
1"-CH4~3"-CF 4~
pyrazol-5"-yl
1"~CH4-3"~CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CFqy-fenyl
2"-chlorpyrid-4"-yl
4"-chlorpyrimidin-
6" _yl
6"-(2,2,2-trifluor-

ethoxy)pyrimidin-4"-yl

2",6"-dichlorpyrid-
4ll_yl
6"-kyanopyrid-4"-yl
3"-CF3-4"-fluorfenyl
3"-CF3-fenyl
2"-chlorpyrid-4"-yl
1"-CH3-3"~CyFg~
pyrazol-5"-yl

126

117

114-116

71-73

100-102

156-160

132

162

168

124

90

77

97

86

105

158

130

62

89

104
108



247

248

249

250

251

252

253

254

255

256

257

258

259

260

261

262

263

264

265

6-methyl
4-methylamino
6-ethoxy

6~ (2-fluor-
ethoxy)

6-(2,2,2-tri-
fluorethoxy)

6-allyloxy
5,6-diethoxy

6-methoxy4
methyl

6-kyanomethyl
6-hydrazino

4~-fluor
4-fluor
4-jod

6-methyl

6-difluor-
methoxy
4-chlor-5-
methyl
4-fluor-5-
methyl
4-fluor-5-
methyl
4-fluor-5-
methyl

47~CFy
4'~CFy
4'~CFy

4'-CF4
4'~CF4

4'~CF4
4'-CF4

4'-CFy
4 -CF4
4'-CFy
4'-CF4
4 -CFy
4 -CFjy
4-CHC1,
47 -CFjy
4 -CFy
4'-CFy

4'-CF4

4'-CFy

- 2"-difluormethoxy-

pyrid-4"-yl
1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3"-CF3~-
pyrazol-5"-yl

1"-CH3-3"-CF3~
pyrazol-5"-y

1"-CH4-3"-CF3-
pyrazol-5"-y

1"-CH3-3"-CF3~-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3"~-CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CF4-fenyl

1"-CH3—3"—CF3-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3“-CF3—
pyrazol-5"-yl
3"-CF3-fenyl
2"-chlorpyrid-4"-yl
1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
1"-CH3-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CF3-fenyl

1"~CHq-3"-CFq-
pyrazol-5"-yl
1"-CH4-3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
3"-CFr3-fenyl

2"-chlorpyrid-4"-yl

167

162

148
133

127

93

56-59

127-130
187
olej
136

108

116

92-95

146

150

69

129




266

267

268

269

270

271

272

273

274

275

276

2717

278

279

280

281

282

283

284

285

6-methyl
6-methyl
5~chlor
6-methyl
4~chlor
6-methyl
5-isopropyl
6-methoxy
5-methyl
4-chlor
6-methyl
6-methyl
6-methyl
4-difluor-
methoxy
6-methoxy
5-methyl
4-chlor
6-methoxy

5-methyl

5-methyl

4'~CF4

4'-CN

4'~CF,

4'~CF,

4'-CF4

4'-CFj

4'~CF4

4'-CF4

4'-CF,

4'-CF,4
4',5'-di(CF)
4',5'-di(CF4)
4',5'-di(CF4)
4'-CF,4

4'-CF,

4'-CF,

4'-CF4

4'~CF4

4'-CF4

4'-CF4

2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yl
l"-CH3—3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
1"~CH4-3"-CF4-
pyrazol-5"-yl
2"-(2,2,2-trifluor-
ethoxy)pyrid-4"-yl
2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yl
3"-CN-fenyl
3"-CFy-fenyl
2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yl
2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yl
2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yl
1"~CH4-3"~CF3~
pyrazol-5"-yl
3"-CF4-fenyl
2"-chlorpyrid-4"-yl
1"—CH3—3"-CF3-
pyrazol-5"-yl
2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yl
2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yl
2"-(2,2,2-trifluor-
ethoxy)pyrid-4"-yl
2"-(2,2,2-trifluor-
ethoxy)pyrid-4"-yl
2"-(2,2,2-trifluor-
ethoxy)pyrid-4"-yl
3"-CF40-fenyl

177
135-140
104-106
101-104
138
66
84
109
97
132
93
128
108-110
88-91
101-103
98-101
91-94

74-76

73
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286 6-methyl 4'-CFq 3"-CF30-fenyl 63
287 5-methyl 4'-CF4q 2"-kyanopyrid-4"-yl 133
288 5-methyl 4'-CFq 2"-pentafluorethyl- 134
pyrid-4”-yl
289 6-methyl 4'-CFyq 2"-pentafluorethyl- 91
pyrid-4"-yl
290 6-methoxy- 4'-CFyq 2"-trifluormethyl- 70
methyl pyrid-4"-yl
291 6-methoxy 4'-CF, 2"-pentafluorethyl- 100
pyrid-4” -yl
292 6-ethyl 4'-CF, 2"-trifluormethyl- 59
pyrid-4" -yl
293 6-ethyl 4'-CF4q 2"-(2,2,2-trifluor- 86
ethoxy)pyrid-4"-yl
294 6-ethyl 4'-CF,q 2"-difluormethoxy- 92
pyrid-4% -yl
295 6-methoxy- 4'-CF4 2"-difluormethoxy- 118
methyl pyrid-4% -yl
296 6-methoxy- 4'-CFq 2"-(2,2,2-trifluor~ 103
methyl ethoxy)pyrid-4"-yl
297 6-methyl 4'-CF4q 2"-(1,1,2,2-tetrafluor-
ethyl)pyrid-4"-yl
298 6-methyl 4'-CFq 2"~difluormethyl-~ 70-73
thiopyrid-4"-yl
299 5-methyl 4'-CFq 2"-difluormethyl- 80-95
thiopyrid-4"-yl
300 6-methoxy 4'-CFq 2"-difluormethyl- 67-70

thiopyrid-4"-yl

Priklad 301

Herbicidni uUéinnost
Pro vyhodnoceni herbicidni U¢innosti se sloucéeniny

podle vyndlezu podrobi zkouseni za pouZiti nasledujiciho




reprezentativniho souboru rostlin.

TRZAS
HORVW
GOSHI
HELAN
ORYSA
GLXMA
BEAVA
ZEAMX
ALOMY
AVEFA
ECHCG
SETVI
GALAP
STEME
CHEAL
VERPE
LAMPU
VIOAR
SIDSP
AMBAR
ABUTH
IPOPU
SINAL
AMARE

- 5] -

Triticum aestivum
Hordeum vulgare
Gossypium hirsutum
Helianthus annuus
Oryza sativa

Glycine max

Beta vulgaris

Zea mays

Alopecurus myosuroides
Avena fatua
Echinochloa crus-galli
Setaria viridis

Galium aparine
Stellaria media
Chenopodium album
Veronica persica
Lamium purpureum
Viola arvensis

Sida spinosa

Anmbrosia artemisifolia
Abutilon theophrasti
Ipomoea purpurea
Sinapsis alba
Amaranthus retroflexus

pSenice obecna
jeémen obecny
bavlnik srstnaty
slune¢nice roc¢ni
ryZe setéa

soja

Yepa cvikla
kukurice setéa
psérka polni

oves hluchy
jeZatka ku¥i noha
bér zeleny

svizel pritula
ptad¢inec Zabinec
merlik bily
rozrazil persky
hluchavka nachova
violka rolni

ambrézie
abutilon
povijnice
horc¢ice bila
laskavec ohnuty

Zkousky spadaji do dvou kategorii, tj. preemer-

gentni a postemergentni. Pri preemergentnich zkouskach se

kapalny prostredek obsahujici zkousenou sloudeninu nastrika

na pudu, do niZ byla neddvno zaseta semena. Pri postemer-

gentnich zkouskach se kapalny prostredek obsahujici zkouse-

nou slouc¢eninu nastrikd na semendc¢ky pouzZitych rostlin.
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Jako pldy se pri téchto zkouskach pouZije upravené
zahradnické hlinitopis&ité pudy. Prostredky pro zkouseni se
vyrobi z roztokd zkousSenych sloudenin v acetonu s obsahem
0,4 % hmotnostniho kondenzatu alkylfenolu s ethylenoxidem
(TRITON X-155). Acetonové roztoky se zredi vodou a vzniklé
prostredky se aplikuji v ddvce odpovidajici intenziteé
oSetfeni 1000 g nebo 300 g uU¢inné prisady na hektar, pri
objemu, ktery odpovidd objemu postriku 400 litru/hektar.
Pri preemergentnich zkouskdch se jako kontrolni plochy
pouZije neosSetrené oseté pudy a pri postemergentnich
zkouskach se jako kontrolni plochy pouZije neoSetfené pudy

s neoSetrenymi semendcky.

Herbicidni d&inky zkousenych sloudenin se zjistu-
ji vizudlné 20 dnl po postriku listld a pudy (v pripadé
slouc¢enin z prikladu 13 aZ 16 se zjistuji 13 dna po
oSetreni) a jsou vyjadreny pomoci klasifikaé&ni stupnice,
kterd zahrnuje stupné 0 aZ 9. Stupném 0 se oznaduje rust
neosSetrenych kontrolnich rostlin a stupném 9 se oznaduje
usmrceni rostlin. Narust o jednu jednotku v linedrni
stupnici predstavuje pribliZné 10% zvy$eni hladiny Géinku.

Vysledky téchto zkousSek jsou souhrnné uvedeny v
nadsledujicich tabulkdach. Hvézdicka znamena, Ze takto
oznac¢eny druh rostliny nebyl pri zkousSce pouZit.

Tabulka XV

U¢innost sloudenin podle vyndlezu pri preemergentni a post-
emergentni aplikaci
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PATENTOVE NAROKY

1. 2,6-Disubstituované pyridiny a 2,4-disubstituo-

vané pyrimidiny obecného vzorce I

kde

Z .

predstavuje popripadé substituovanou arylskupinu
nebo popripadé substituovanou péti- nebo Sestidlen-
nou heteroaromatickou skupinu obsahujici atom
dusiku nebo difluorbenzodioxolylskupinu;

predstavuje celé c¢islo od 0 do 5;
predstavuje celé c¢islo od 0 do 2;

pri kaZdém svém vyskytu nezdvisle predstavuje atom
vodiku, atom halogenu, popfipadé substituovanou
alkylskupinu, alkenylskupinu, alkinylskupinu,
alkoxyskupinu, alkoxyalkoxyskupinu, alkoxyalkyl-
skupinu, dialkoxyalkylskupinu, alkylthioskupinu,
aminoskupinu, alkylaminoskupinu, dialkylamino-
skupinu, alkoxyaminoskupinu nebo formamidinoskupi-

nua;

pri kazZdém svém vyskytu nezavisle predstavuje atom
vodiku, atom halogenu, popripadé substituovanou
alkylskupinu, alkenylskupinu, alkinylskupinu,
alkoxyskupinu, alkoxyalkylskupinu, alkoxyalkoxy-
skupinu, alkylthioskupinu, alkylsulfinyl, alkyl-
sulfonyl, nitroskupinu, kyanoskupinu, halogen-
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alkylskupinu, halogenalkoxyskupinu, halogenalkyl-
thioskupinu nebo SFg;

X predstavuje atom kysliku nebo siry; a
Z predstavuje atom dusiku nebo skupinu CH;
pricemz

(a) A predstavuje pyridylskupinu substituovanou
alesponi jednou halogenalkylskupinou, halogenalkoxyskupinou
nebo halogenalkylthioskupinou, kdyZ Z predstavuje atom
dusiku; nebo

(b) m a n predstavuji ¢&islo 1, Rl predstavuje
alkylskupinu, alkoxyskupinu nebo alkylaminoskupinu vdzanou v
poloze 4 a R?2 predstavuje trifluormethylskupinu, kdyzZz 2
predstavuje skupinu CH.

2. 2,6-Disubstituované pyridiny a 2,4-disubstituo-
vané pyrimidiny podle naroku 1 obecného vzorce I, kde
A predstavuje fenylskupinu, pyridylskupinu nebo pyrazolyl-
skupinu, 2z nichzZ kazdd je substituovdna jednim nebo vice
substituenty, které mohou byt stejné nebo rizné a jsou
zvoleny ze souboru zahrnujiciho atomy halogenu, alkylsku-
pinu, alkoxyskupinu, halogenalkylskupinu, halogenalkoxy-
skupinu, halogenalkylthioskupinu a pentafluorsulfanylsku-

pinu.
3. 2,4-Disubstituované pyrimidiny obecného vzorce
IA, kde ‘ .
R
‘N R’ (1a)
A N R?
o7 N
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kde A pfedstavuje 2-trifluormethylpyrid-4-ylskupinu nebo
2-difluormethoxypyrid-4-ylskupinu; Rl ma vysSe uvedeny
vyznam; Rz, r2' a R2" p¥edstavuje kazdy nezavisle atom
vodiku, fluoru, chloru nebo bromu nebo jeden nebo dva z Rz,
r2' a r2" predstavuji také trifluormethylskupinu,
trifluormethoxyskupinu nebo kyanoskupinu, R2" muze dale
predstavovat alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, zvlasteé
terc.butylskupinu.

4. 2,4-Disubstituované pyrimidiny obecného vzorce

IB o
A
N Tt (1v)

CF,

kde X prestavuje halogenalkylskupinu, halogenalkoxyskupinu
nebo halogenalkylthioskupinu a R1 predstavuje atom halogenu,
alkylskupinu nebo alkoxyskupinu.

5. 2,4-Disubstituované pyrimidiny obecného vzorce

IB, zvolené ze souboru zahrnujiciho

6-methyl-2-(4'~trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-{2"-(2,2,2-trifluor-
ethyl)pyrid=-4"-yloxylpyrimidin;

6-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yloxy)pyrimidin;
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6-methoxymethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluor-
methoxypyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

6-methoxymethyl-2-(4"'-trifluormethylfenyl)-4-[2"-(2,2,2-tri-
fluorethyl)pyrid-4"-yloxy]pyrimidin;

6—methy1-2-(4'—trifluormethylfenyl)—4—[2"—(1,1,2,2—tetra—
fluorethyl)pyrid-4"-yloxylpyrimidin;

5-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-[2"-(1,1,2,2~tetra-
fluorethyl)pyrid~4"-yloxy]lpyrimidin;

6-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethyl-
thiopyrid-4"-yloxy)pyrimidin;

S5-methyl-2-(4'~trifluormethylfenyl)-4-(2"-difluormethyl-
thiopyrid-4"-yloxy)pyrimidin a

6-methoxy-2-(4'-trifluormethylfenyl)-4~(2"-difluormethyl-
thiopyrid-4"-yloxy)pyrimidin.

6. 2,6~Disubstituované pyridiny obecného vzorce IC
R1

N
A\ — (1IC)
N
CF,
kde R predstavuje alkylskupinu, alkoxyskupinu nebo alkyl-

aminoskupinu a A md vyznam uvedeny v nékterém z predchozich

naroku.

7. 2,6-Disubstituované pyridiny obecného vzorce IC,

zvolené ze souboru zahrnujiciho
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4-ethyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(1"-methyl-3-tri-
fluormethylpyrazol-5-yloxy)pyridin;

4-methyl-2-(4'~-trifluormethylfenyl)-6-(2"-difluormethoxy-
pyrid-4"-yloxy)pyridin;

4-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(2"-trifluormethyl-
pyrid-4"-yloxy)pyridin a

4-methyl-2-(4'-trifluormethylfenyl)-6-(3"~trifluormethyl-~
fenyloxy)pyridin.

8. Herbicidni prostredek, vyznacujici
s e t i m, Ze obsahuje alesponn jeden 2,6-disubstituovany
pyridin nebo 2,4-disubstituovany pyrimidin podle nékterého
z ndrokl 1 aZ 14 a nosi¢ a/nebo povrchové aktivni éinidlo.

9. ZpGsob potlacdovani ruistu nezadoucich rostlin,
vyznac¢cujici s e t im, Ze se na misto, kde
se md rGistu zamezit, aplikuje Uc¢inné mnoZstvi alespon
jednoho 2,6-disubstituovaného pyridinu nebo 2,4-disubsti-
tuovaného pyrimidinu podle nékterého z naroku 1 aZ 14.

10. Pouziti u¢inného mnoZstvi 2,6-disubstituova-
ného pyridinu nebo 2,4-disubstituovaného pyrimidinu podle
nékterého z ndrokl 1 aZ 14 pro potlacovani ruistu nezadoucich
rostlin.
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