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(57) Anotace:

Herbicidni sloudeniny majici obecny vzorec
(I), ve kterém R1 znamendé atom vodiku nebo
halogenu, alkylovou nebo halogenalkylovou
skupinu, alkoxyskupinu nebo halogenalko-
xyskupinu, alkoxyalkylovou skupinu,
nitroskupinu, kyanoskupinu, thiokyanosku-
pinu, nebo R7S(O)m-; R2 a R3 nezavisle zna-
menaj{ atom vodiku, atom halogenu, alkylo-
vou skupinu, alkoxyskupinu nebo haloge-
nalkoxyskupinu, alkoxyalkylovou skupinu,
nitroskupinu, RgS(0)20- nebo Rs8S(O)n- ky-
anoalkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
fenylovou nebo benzylovou skupinu, NRgR1o0,
R11CO-, SO2NRi12R13, N(R14)COR15R4 zna-
mend atom vodiku, atom halogenu nebo
hydroxyskupinu; Rs znamena atom vodiku,
methylovou skupinu nebo trifluoromethylo-
vou skupinu a Re znamené atom vodiku, atom
halogenu nebo hydroxyskupinu, pfitemZ Rg
a Re¢ mohou byt totoiné nebo rozdilné za
predpokladu, Ze R4 a Re neznamenaji oba
atom vodiku; a jejich zemédélsky piijatelné
soli.
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uréitych substituovanych

Vynélez se tyka |,
herbicidni aktivitu,

pyridylfenylketonﬂ,kferé vykazuji

Podstata vynalezu

Jak jiz bylo uvedeno, pfedmétem vynélezu jsou

slou¢eniny, u nich2 bylo zjisténo, se vykazuji herbicidni

aktivitu, a které maji nasledujici strukturni vzorec:

R, c R.
he é’ ] By
, \/L \/\,/R;
P‘s N P‘s NS R3

ve kterém
Ry znamen& atom vodiku, atom halogenu, alkylovou skupinu

s 1 aZ 4 atomy uhliku; halogenaikylovou skupinu s
1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, halogenakoxyskupinus 1 a3 4 atomy uhliku,
alkoxyalkylovou skupinu se 2 az 8 atomy uhliku,
‘nitroskupinu, kyanoskupinu,  thiokyanoskupinu, nebo
R7S(O)m- kde m znamena 0, 1 nebo 2 a R; znamena
alkylovou skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo

halogenalkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku:

S




R, a Rs nezavisle znamenaji atom vodiku, atom halogenu,

alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku,alkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinus 1 a2z 4
atomy uhliku, alkoxyalkylovou skupinu se 2 az 8 ‘atomy
uhliku, nitroskupinu, RsS(0),0- nebo RgS(0),- kde n
znamena 0, 1 nebo 2a Rs znamena alkylovou skupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1
az 4 atomy uhliku, kyanoalkylovou skupinus 1 az 4
atomy uhliku, fenylovou nebo benzylovou  skupinu,
NRgRyp, ve které Rs a Ry znamenaji nezavisle atom
vodiku nebo alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku,
R41CO-, ve které R4y znamena alkylovou skupinus 1
az 4 atomy uhliku nebo alkoxyskupinus 1 a3 4 atomy
uhliku, SO,NR2R:a, ve které Riz2 a Rjy; znamenaji
nezavisle atom vodiku, alkylovou nebo halogenalkylovou
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, N(R{s)COR,s , ve které
Ris a Rys znamenaji nezavisle atom vodiku nebo
alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku;

Rs znamena atom vodiku, atom halogenu nebo
hydroxyskupinu;

Rs znamena atom vodiku, methylovou skupinu nebo
trifluoromethylovou skupinu; a

Rs znamena atom vodiku, atom halogenu  nebo
hydroxyskupinu;

pficemz Rs a Rg mohou byt totoZné nebo rozdilné za

pfedpokladu, 2e R; a Rg neznamenaji oba atom vodiku
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a pokud jak Ry, tak Rg znamena atom halogenu, potom
mohou byt tyto halogeny bud identické nebo odlidné;

a jejich zemé&dé&lsky ptijatelné soli.

Vyndélez se vyhodné tyka slouéenin vy$e uvedeného
strukturniho vzorce, ve kterych
Ri neznamend atom vodiku, pfi¢emz nejvyhodnéji znamena
atom halogenu, methylovou skupinu, triffluoromethylovou
skupinu, methoxyskupinu, triffluoromethoxyskupinu nebo

nitroskupinu;

Rz a Rj znamenaji nezavisle atom vodiku, atom halegenu,
alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, trifluoromethylovou skupinu,
trifftuoromethoxyskupinu, nitroskupinu, RsS(0)2,0- nebo
ReS(0), , ve které n znamena 0, 1 nebo 2 a2 Rg¢ znamena
methylovou skupinu, ethylovu skupinu nebo
chloromethylovou skupinu; alkoxyskupinu se 2 az 6
atomy uhliku, nebo SO;NR;;Ry;; za pfedpokladu, 2e R, a

R3 neznamenaji oba atom vodiku; a

Rs  znamena hydroxyskupinu.

U jednoho vyhodného provedeni znamena jak R, tak Rs
hydroxyskupinu. U dalsiho vyhodného provedeni  znamena R.

hydroxyskupinu a Rg atom halogenu.

Vzhledem k tautomerii, mohou bud ob& nebo jedna z
hydroxyskupin prezentovanych substituentem R; nebo R;

existovat v ketoformé, tj.. '
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a rovnéz tak molstkovd  karboxylova skupina mutze mit

druhou form‘u:

z CehoZz  vyplyva, Ze slouteniny podle vynalezu  mohou mit

celou fadu rGznych strukturnich vzorcu.

Vyraz ,herbicid“, jak je zde uveden, Zhamena
slou€¢eninu nebo kompozici, ktera nepfiznivym zplisobem
ovliviiuje  nebo midifikuje rist rostlin. Vyrazem , herbicidng
G¢inné mnozstvi*, se zde rozumi libovolné mnoZstvi této
sloué&eniny nebo kompozice, které zpiisobi nepfiznivou
modifikaci  rdstu rostlin. Vyrazem Jostliny® se zde rozumi
Kli¢ici semena, vyvyjejici semenale a vyvinutd vegetace
vEetné kofenl a nadzemnich &asti. Takovad kontrola nebo
modifikace rdstu zahrnuje v3echny odchylky od normalniho
vyvoje rostlin, a spada sem uplné zahubeni rostliny,
retardace ruastu, defoliace, vadnuti, regulace rastu, branéni v

ristu, spaleni list, zastaveni rlstu a pod.

Zjistilo se, 2e slouceniny podle vynalezu jsou aktivnimi
herbicidy, a to jak preemergentnimi herbicidy, tak
postemergentnimi  herbicidy. Preemergentni  herbicidy se
aplikuji pfed tim, nez vegetaini semenaée vzejdou puldy;
zatimco postemergentni herbicidy se aplikuji s cilem
kontrolovat ~nebo hubit jiz existujici vegetaci.




Slougeniny
Znamena atom
dihalogenpyridint
lithiumtetramethyl

proplachnutim

podle  vynalezu, ve kterych jak R4 tak R,

halogenu, lze pfipravit z odpovidajicich

metalaci lithiumdiisopropylamidem,

piperidinem nebo jinou silnou bazi,

vhodnym benzaldehydem za vzniku

karbinolu, a naslednou oxidacj tohoto  karbinolu na keton,

napfiklad oxidem manganiéitym nebo  oxidem chromovym
nebo pomoci Swernovy oxidace oxalylchloridem.
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Slouéeniny, ve kterych R. znamena hydroxyskupinu lze
pfipravit  z dihalogenslougenin zpracovanim pomoci jednoho
ekvivalentu benzyloxidu za vzniku benzyletheru, ktery se

mlze nasledné

odstranit hydrogenolyticky za pousiti palladia

nebo pomoci nasyceného bromovodiku:
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. ” 1 - o
| o AN R, >
| / | R, {\—cH_0-
D
@ halc




C.H.CH. 0O o ' ' R. |

S ITMZY il ,Rl ?H ? I* /
R ~. _H. /Pd/e |

© o S

S + °r Har <

\“‘v/‘\halc NS : ‘\ _/J\ N R.

N halc i

Rs tak Rs; znamena
reakci 2,4-

benzoovou v kyseling

, ve kterych jak

Slouéeniny
pfipravit

hydroxyskupinu, lze podobné
dihydroxypiridinu s vhodnou kyselinou

polyfosforetné a pfi zvysenych teplotach.

V nésledujici &ésti budou uvedeny reprezetativni pfiklady

pfipravy slou¢enin podie vynalezu.

Piiklady provedeni vvnéalezu

Piiklad 1

Pfiprava
zovl)pyridinu (slou&eniny &.4)

2,4-difluoro-3-(3-ethoxy-2-methyl-4-methvisulfonviben-

0,97 g (9,6 mmold) diisopropylaminu v 9

ml tetrahydrofuranu (THF) se po kapkach pridalo 3,7 ml (9,1
mmold) n-butyllithia v hexanu. Tento roztok se michal 20 minut
-70°C, rychle ohfal na  -40°C a po nasledné

(a) Do roztoku

pfi teploté




ochlazeni opét na -70°C se po kapkach pridal roztok 1,00 g
(8,70 mmold) 2,4-difluoropyridinu v 5 m| THF. Vysledna
svétle hnéda smés se michala 50 minut pfi teploté -70°C,
nacez se do této smési po kapkach pfidal roztok 2~r4neth‘yl-3-
ethoxy-4-(methylsulfonyl)benza!dehydu v 9 ml THF. Benzaldehyd
lze ptipravit redukci odpovidajici kyseliny benzoové, kterou lze
pfipravit napfiklad zplisobem popsanym v patentu US &,
5,110,979, Vysledna hnédé smss s¢  michala pod dusikem
pfi teplotd -70°C 1 a 3/4 hodiny, na&es se proplachla postupnsg
10 ml  nasyceného roztoku chloridu amonného a 50 ml
etheru. Organicka faze poskytla po promyti, prefiltrovani a
odpafeni 2,65 g viskézniho oranzového oleje, ktery se
identifikoval pomoci spektroskopie  jako karbinol
odpovidajici pozadovanému produktu.

(b) Do roztoku produktu z kroku (a) (2,6 g, 7,3
mmoll) v toluenu (30 ml) se pfidal. oxid manganicity (3,17 ¢,

36 mmolll). Tato smés se 5 hodin intenzivhé vafila pod
zpétnym chladi€em za stalého michani a po uplynuti této doby
piefiltrovala. Filtraéni kola¢ se promyl toluenem. Po

odstranéni toluenu se ziskal oranzovy  olej.

Surovy produkt po chromatografickém vygisténi poskytl
oranzovy polopevny material, ktery byl spektroskopicky
identifikovén jako po2adovany produkt.

Piiklad 2
Piiprava 3-(3-ethoxv-2-methvl-4-methvlsulfonvlbenzoyl)-2-

fluoro-4-hydroxypyridinu (slouéenina ¢&. 13)




(a) Do roztoku obsahujiciho 245 mg (0,758 mmold)
produktu z pfikladu 1 ve 3 ml THF udrzovansho pfi teploté
-20°C pod dusikem se po kapkéch pfidal roztok
benzyloxidu pfipraveného v 0,5 ml THF ze 61,4 nig (0,564
mmolt) benzylaikoholu a 24 mg (0,597 mmolu) hydridu
sodného (olejeprostého). Ziskana smés se nechala za stalého

michéani pozvolna ohfat na pokojovou teplotu. Po
dosazeni pokojové teploty se tato smés smisila s 20 ml
etheru, promyla, vysusila a prefiltrovala. Po odstranéni

rozpoustédla se ziskalo 255 mg oranzového oleje, ktery po
nasledném chromatografickém ¢isténi poskytl 102 mg 2lutého
oleje, ktery brzy ztuhnul. Spektroskopicka analyza ziskaného
produktu ukazala, 2e se jedna o poZzadovany benzylovany

material.

(b) Produkt z kroku (&) (71 mg, 0,16 mmolu) se smisil
se 14 mg 10% palladiového katalyzatoru na aktivanim uhli a 1 g
dioxanu. Tato smés se protfepavala devét a ptl hodiny, nages
se do smési pfidalo dalsich 7 mg Katalyzatoru a smés se
protfepavala dalsi 2 hodiny . Po ukonéeni reakce se
smés  pfefiltrovala a zbavila rozpoustédla, ¢im3 se ziskalo
93,7 mg svétle hnédé pevné latky, spektroskopicky
identifikované jako pozadovany produkt.

Piiklad 3 _
Piiprava 3-(3-ethoxv-2-methvl-4-methylsulfonvlbenzovl)-Q 4-

pyridindionu_(slouéenina ¢&. 6)

(a) Do roztoku 2,21 g diisopropylaminu ve 20 ml
tetrahydrofuranu  THF se pod dusikem pii teploté -85°C po




kapkach pfidalo 8,3 ml 2,5 M n-butyllithia v hexanu. Ziskany
roztok se michal 30 minut pfi teploté -85°C a po uplynuti
teto doby se do roztoku prldalo 3,13 g (19,8 mmold)
dichloropyridinu v 5 ml| THF. Vysledny hnédy roztok se michal
45 minut pfiteploté -70°C a nasledna se do né&j pridal roztok
2,4 g (9,92 mmolu) 3-ethoxy-2-methyl-4-
methylsulfonylbenzaldehydu v 10 m! THF. Tato smés se jednu
hodinu intenzivnhé michala pod dusikem pri teplots -70°C
uplynuti této doby se proplachla 20 ml vody nasycené
chloridem amonnym. Ziskany roztok se extrahoval 50 mi
etheru. etherova vrstva se promyla, vysudila a po odpafeni
ve vakuu poskytla 5,4 g hnédého oleje. Tento material se
ohfal na 70°C. Po odstranéni zbyvajiciho  dichloropyridinu ve
vakuu (1,33 Pa), zlstalo 3,57 g 2,4-dichloro-3-(1-hydroxy~3'-
ethoxy-2'-methyl-4’-methyisulfony£benzyi)pyridinu.

(b) Do produktu z kroku (a) v 30 m! toluenu se pfidaly

4 g oxidu manganatého. Tato suspenze se vafila za
mechanického michéani pod zpétnym  chladiéem a za
azeotropického odstranovani vody 7 hodin, naéeZ se
prefiltrovala. Filtragni kola& se postupné promyl vodou a

etherem. Po odpafeni rozpoustédla ve vakuu se Ziskalo 2 08 g

2,4-dichloro-3-(3-ethoxy-2-methyl-4-
methylsulfonylbenzoyl)pyridinu ve formé& hnédé polopevné latky.

(c) Do roztoku produktu z kreku (b) (0,49 g.l 1,26
mmolu) v § ml THF se pfi teploté -20°C pod dusikem pfidala

suspenze benzyloxidu (3,78 mmolL’l) pfipraveného z
benzylalkoholu a oleje prostého hydridu sodného ve 2 ml
THF. Reakéni smés se nechala ohfat na pokojovou teplotu

a michala pfi této teploté nékolik hodin, nadez se extrahovala




10

mezi ether a vodu. Organické vrstyy se vysusily a po
odpafeni poskytly 0,5 g surového produktu. Tento produkt se
chromatograficky &istil na silikagelu, za pouziti eluatu tvofeného
25% ethylacetatem v hexanech, a poskytl 0,177 g 2,4-
dibenzyloxy-B-(3-ethoxy-2-methyl-4-methylsulfonylbenzoyl)-
pyridinu ve form& 2lutého viskézniho oleje.

(d) Do roztoku produktu  z kroku (c) (0,387 g) v 8 mi
dioxanu se pfidalo 110 mg 10% palladia na uhliku  ( typ
Degussa, zvih&eny vodou). Tato smé&s se naslednd 5 hodin
protfepévala,‘ po uplynutl této doby prefilirovala a filtraéni kolag
se promyl. Po odpafeni rozpoustédde! se ziskalo 260 mg 4-
hydro_xy-S-(S-ethoxy-2-methyl-4-methylsulfonylbenzoyl)pyrid-Z-

ontu.

Piiklad 4
Piiprava 3-(2,4-dichlorobenzovl)pvridin-2.4-dionu (slouéenina

¢. 1

Tento pfiklad ilustruje zplisob pfipravy  slougeniny
podle vynalezu, ktery =zahrnuje uvedeni 2,4-dihydroxypyridinu
do reakce se substituovanou kyselinou benzoovou.

V batice se smisilo 5 g (0,45 mmolu) 2,4-
dihydroxypyridinu, 8,6 g (0,045 mmolu)  kyseliny '2,4-
dichlorobenzoové a 50 g kyseliny polyfosforeéné. Tato smés se
ohfédla na 180°C a pfi této teploté se udriovala po dobu 3
hodin. Jesté tepla smés se nalila do kadinky, a nasledné se
zZpracovala za pouziti ledu a methylenchloridu, &imz se

ziskalo 0,58 g surového produktu.
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Spektroskopicka analyza surového produktu ukézala
pfitomnost pozadovaného produktu vV nizkém vytézku
spole¢né s materialem identifikovanym jako

AN IN AN
T

&N /\o/’\\\/\f_‘ 1

nebo jeho isomerem.

Tabulka | uvadi reprezentativni slou€eniny podie
vynéle'zu pfipravené vyse popsanym zplisobem. vétsina
slou¢enin se ziskala ve formsé olejd. Struktury ziskanych
slou¢enin se‘ovéf‘ily pomoci spektroskopické  analyzy.
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TABULKA |
Ra i e |
“ \' :\;/\“/R;?
RS/\N//\P.E \/\Rs‘

Slouc. €. R1 R R R Rs Rs
1 Cl H Cl OH H OH
2 H H H Ci H Cl
3 CH, OC,H; | SO,CH, Cl H Cl
4 CHs, OC,H; | SO,CH; H
S Cl H Cl H
6 CH3 OC:Hs | SO,CH, OH H OH
7 Cl H Cl H CF; OH
8 Cl H Cl OH H Cl
9 Ci H Cl OH CH, OH
10 CH, OC,H; | SO,CH, OH H H
11 CH, OC,H; | SO,CH;, OH H Cl
12 CHj, H SO,CHj, OH H OH
13 CH; OC.H; | SO,CH;, OH H F
14 CH; H | SCH, | OR H OH
15 CH, H | S(O)CH;| OH H OH
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Testy pro uréeni herbicidni_aktivity

U slouéenin z tabulky | se testovalal herbicidni  @Géinnost

nasledujicim zplsobem:

Uréenf preemergentni herbicidni aktivity

Den pfed oSetfenim, se semena nékolika riznych pleveld
vysela do pis¢ité zeminy obsahujici pouze stopové
mnozstvi organické latky. Propagaénf material se vysel do
fadkd, pricemz vzdy v jednom celém fadku byla \/ys'eta semena
jednoho druhu plevele. Pro stanoveni herbicidni aktivity se
pouzily travinové plevely Setaria viridis (SETVI), Avena fatua
(AVEFA) a Echinochloa crus-galli (ECHCG); sirokolisté plevely
Sinapis arvensis (SINAR), Abutilon theopharasti (ABUTH) a
Ipomoea souvisejici pp. (IPOSS) nebo Ipomoea purpurea
(PHBPU). Kromé& toho se vysel druh Cyperus  asculentus
(CYPES). Semena se vysela do hloubky pfiblizng od 1,0 do
1,5 cm a v hustoté pfiblizn& 3 az 25 rostlin na Fadek, v

zavislosti na jednotlivych druzich rostlin.

Odvazenim 74,7 mg testovanych slougenin do lahvi a
jejich néaslednym nafed&nim 7 ml acetonu, ktery obsahoval 1%
hm./hm. emulgatoru Tween 20’ (polyoxyethylensorbitanmono-
lauratu), jenz mél funkci povrchové  aktivniho éinidla, a
naslednym pfidanim 7 ml deionizované vody se pfipravilo
14 ml  roztokli testovanych slou&enin. Obsah Tweenu 20’

pfedstavovalo 0,5% hm./hm. kone&ného roztfikovaného
objemu. Pokud to bylo zapotiebl pro rozpusténi uvedené
slouéeniny, pouzila se rovneéz daldi rozpoustédia, jejich

obsah nepfesahoval 2 ml (15% rozstiikovaného objemu).
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Postiik povrchu pldy se proved! uvniti uzaviené
linedrni postfikové stolice pomoci sady trysek 30,5 cm nad
Urovnl pldy. Postfikova stolice se nastavila tak, aby pfivadéla
748 l/ha a aplikovala 0,5 kg/ha az 4 kg/ha. Po osetfeni se
rostliny umistily do skleniku a zavlazovaly sprchovanim
seshora. Prostfedi skleniku poskytovalo rostlinam pfirozené |
umélé osvétleni (pomoci halogenovych lamp) 14 hodin
denn&. Denni a no&ni teploty se udrzovaly na hodnotéach

29°C resp. 21°C.

Mira regulace plevele se vyhodnotila a zaznamenala 17 a3

21 dnf po o$etfeni jako procenticka kontrola plevele ve
srovnani s rustem stejné starych rostlin stejného  druhu v
neoSetfené kontrolni skupiné. Procentickou kontrolou se
rozumi celkové poskozeni rostlin zplsobené vsemi faktory,
véetné inhibovaného vzejiti, =zastaveni rastu, znetvofeni
(malformace), chlorézy a dalsich typi poskozeni rostlin.
Procenticka kontrola je vyjadfena vrozmezi od 0% do

100%, pficemz 0% znamena, Z2e se neprojevil 2adny Uc&inek a
rist odpovidal neo$etfené kontrole, a 100% znamena tplné
zahubeni. Vysledky t&chto preemergentnich  testq jsou shrnuty
vV nize uvedené tabulce Il. Pomlcka oznaduje, 2e se pfi této

Urovni aplikace testy neprovadély.

Uréenl postemergentni  herbicidni aktivity

Pfiprava phdy a vyseti semen se provedio stejnym
zplusobem jako v pfipadé uréovani preemergentni U&innosti.
Postemergentni testovaci plochy se umistily do skleniku, kde
se vytvofilo stejné prostiedi jako v pfipadé preemergentnich
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testl, a zavlazovaly sprchovanim seshora. Aplikace testovansa
slouéeniny se provedla po 10 az 12 dnech riastu (nebo ve
vhodném riastovém stadiu). Travinovité plevely se postiikaly
zminénou testovanou slouéeninou ve stadiu, kdy mély 3 az 4
listy, a 3irokolisté ve stadiu, kdy mély 1 a2z 2 listy. Plevelovy
druh Cyperus asculentus byl pFi aplikaci 5 az 7 cm vysoky.

Rostliny se postfikaly z vysky 30,5 cm nad listovym
stejnym roztokem jako v pfipadé preemergentnich testq.
Aplikovanym mnozstvim bylo 0,5 kg/ha a 4 kg/ha. Osetfens

rostliny se néasledn& vratily do skleniku a denns
zavlazovaly bez toho, 2e by se jim smacely listy. Mira regulace
plevele se vyhodnotila a =zaznamenszla 17 az 21 dni po

oSetieni jako procenticka kontrola pleve‘Ie ve srovnani s rlstem.
stejné starych rostlin stejného druhu v neosetiené  kontrolni
skupiné. Procenticka kontrola se vyjadfila ve stejném
rozmezi jako pfi uréovani preemergentni aktivity . Vysledky téchto
preemergentnich  testd jsou shrnuty v nize uvedené tabulce IiI.
Pomlcka oznallje, Ze se pfi této drovni aplikace testy

neprovadély
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TABULKA Ii - preemergentni testovani
Sloucenina | Mnozstvi AVEFA | ECHcG SETVI ABUTH PHBPU IPOSS SINAR | CYPES

c. {(kg/ha)

1 1,5 70 95 98 100 60 - 100 85
2 4,0 0 75 60 10 0 - 100 5
3 1,2 20 20 80 0 10 - 0 0
4 4,0 G0 100 30 100 70 - 100 85
5 14,0 0] 0 10 75 - 10 40 5
6 0,5 95 100 100 100 - 85 100 S0
7 4.0 30 70 90 50 - 5 5 0
8 4.0 0 0 0 0 - 0 0 0]
9 1,5 60 95 100 100 - 40 85 60
10 0,75 0 0 0 100 - 40 25 5
11 1,6 0 0 0 &0 - S 0 0
12 0,82 70 0 mm. 100 - g0 95 90
13 1,0 80 100 100 100 - 95 100 95
14 1,0 10 100 100 100 - 95 50 80
15 1,0 95 100 80 100 - 60 25 98
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TABULKA IIl - postemergentni testovani
Sloucenina | Mnozstvi AVEFA ECHCG SETVI ABUTH PHBPU IPOSS SINAR CYPES
C. (kg/ha)
1 1,5 95 90 80 85 95 - 100 60
2 4,0 0 0 0 10 ) - 30 0
3 1,2 0 0 10 30 25 - 0 0
4 4,0 60 95 80 100 85 - 100 85
5 4,0 0 5 10 75 R 50 100 10
6 0,5 100 100 100 100 - 98 100 100
7 4,0 10 30 40 g0 - 90 100 S
8 4.0 S 100 15 0 - 15 100 )
9 1.5 40 90 80 100 - 50 100 70
10 0,75 0 0 Q 90 - 75 60 S
11 1.6 0 73 ) 70 - S 15 20
12 0,82 98 98 80 100 - 98 100 90
13 1,0 40 100 60 100 - 100 100 90 I
14 1.0 90 100 70 100 - 95 90 85
15 1.0 80 100 95 100 - 90 100 80 :
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Vyse uvedené vysledky ilustruji preemergentni a
postemergentni Géinnost slou&enin podle vynalezu proti

zvolenym druhym plevele.

V praxi lze jako herbicid pouzit Cistou slougeninu.
Nicméné& zpravidla se tyto sloueninyfed aplikaci nejprve
formuluji s jednim nebo né&kolika inertnimi  nosiéi nebo

Fedidly vhodnymi pro herbicidni pouziti.

Kompozice nebo formulace obsahujici slouéeninu, jak
je zde popséna, mohou existovat v celé Fadé pevnych
nebo kapalnych forem. Piikladem kapélnych forem jsou
emulgovatelné koncentraty, roztékavé pripravky a pasty. Tyto
kompozice mohou obsahovat kromé uginné slou€eniny nebo
slou¢enin rtizné nosiée nebo Fedidla: povrchové aktivni &inidla
(zvh&ovaci ¢&inidla, dispergaéni ¢&inidla a/nebo emulgaéni
¢inidla); rozpoustédla (vodu nebo  organicka rozpoustédia,
jako napftiklad aromaticka rozpoustédla nebo chlorovana
alifaticka rozpoustédia); adheziva; zahustovadla; pojiva:
protipénici ¢inidla; a dalsi zde zminéné latky. Pevnymi  nosigi
nebo fedidly obsaZenymi v téchto kompozicich nebo
formulacich mohou byt napfiklad mleté pfirodni mineraly,
jako napfiklad kaolin, alumina, uhligitan vapenaty, silika, -
kiemelina, jil, atd.; mleté syhtetické materialy, jako napfiklad
rizné kfemicitany a hlinitokfemigitany a mleté rostlinné
produkty, napfiklad stromova kiira, kukutiény &rot, piliny,

’

celulézovy prasek a pod.

PEi vyrobé pevnych kompozic se uginné slozky
smisi s vy3e zminénymi pevnymi nosiéi nebo fedidly a smés
se rozemele na vhodnou velikost zrna. Granule lze vyrobit
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rozpusténim Géinné slozky v organickém rozpoustédle a
aplikovanim této smési, napfiklad  rozpra$ovanim, na
absorpéni granulovany inertni material, napiiklad siliku. PFi
zabudovavani slouéeniny do pevnych ¢&astic lze pouszit

adheziva, ktera napomohou tomuto zabudovani. Pelety nebo

granule lze vyrobit vytlatovanim s vhodnymi nosiéi a pojivy.

Smacitelné prasky, roztékavé piipravky a pasty lze ziskat
smisenim a rozemletim G&inné slougeniny s jednim nebo s
nékolika dispergaénimi &inidly a/nebo pevnymi nosi¢i nebo
fedidly. Do smési mohou byt rovnéz zahrnuta zvihéovaci
¢inidla a/nebo dispergaéni ¢inidla, napfiklad ligniny,
methylceluléza, derivaty naftalensulfonové kyseliny, sulfaty
mastnych alkoholll a ruzné typy soli mastnych Kkyselin a
alkalickych  kovl a kovu alkalickych zemin.

Emulgovatelné koncentraty se zpravidla  ziskaji
rozpusténim Gc¢inné slougeniny v organickém rozpoustédle,
napfiklad butanolu, cyklohexanonu, xylenech nebo
aromatickych uhlovodicich s vys$Si teplotou varu. Pro

ziskani suspenzi nebo emulzi ve vodé se zpravidla rovnéz

pfidavaji smacdeci ¢&inidla.

Tyto kompozice mohou byt rovnéz pouzity ve formé
mikrokapsli. Mikrokapsle tvofi zcela uzaviené nebo
zapouzdiené  kapiéky nebo granule obsahujici  G&innou
slouéeninu uzavienou uvniti inertni  poréznli membrany,
ktera umoziiuje unikani zapouzdieného materidlu do

okolntho prostiedi kontrolovanou rychlosti.
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Pouzitelné zapouzdiujici materialy zahrnuji  pFirodni
a syntetické pryze nebo latexy, celulézové materialy,
styrenbutadienové kopolymery, polyakrylonitrily, polyakrylaty,
polyestery, polyamidy, polyurethany a &krobové xanthogenany.

Pokud se bude sloucenina aplikovat pomoci
riznych rozpraSovacich zafizeni, napfiklad rozprasovaci
letecké techniky, ve formé& jemné rozptylené tekutiny, je mozné
pouzit rovnéz vysoce koncentrované kapalné kompozice
obsahujici pfibliznd az 95% hmotnosti aktivni sloucgeniny,
nebo v piipadé, 2e sloudenina existuje v kapalné forms,
dokonce  Géinnou slouéeninu samotnou. Nicméné raizné typy
kompozic, které {ze pouzit  pro aplikaci téchto slougenin, budou
obsahovat riizné mnozstvi slou¢eniny, pfic¢emz tato
mnozstvi budou zéviset zejména na typu  kompozice a
pouziti, k némuz jsou kompozice uréeny.

Kompozice mohou zpravidla obsahovat 0,1 az 895%
ac¢inné slougeniny, vyhodngji 0,5 az 90%. Nékteré typicke
kompozice budou obsahovat nasledujici mnozstvi Gé&inné
slouceniny: smacitelné "prasky, roztékavé pripravky a pasty - 20
az  90% ucinné slouceniny; olejové suspenze , emulze,
roztoky a emugovatelné  koncentraty - 5 a2 90% udinné
slouCeniny; vodné suspenze - 10 az 50% Gé&inné slou&erniny;
poprase a prasky - 1 az 25% G&inné slouéeniny; granule

a pelety - 1 az 20% uéinné slouéeniny.

Rychlost aplikace Géinné  slouéeniny na misto se
bude nastavovat v zavislosti na U(&innosti slouceniny

a/lnebo kompozice a povaze semen a rostlin, jejichz  rast
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ma byt  kontrolovan a bude se pohybovat pfiblizné od 0,086
do 56 kg/ha).

Kompozice obsahujici jednu nebo né&kolik popsanych
téinnych slouéenin v herbicidné Uéinném rmnozstvi |ze
aplikovat na rostlinu nebo misto, na kierém méa byt rust

kontrolovan, libovolnym b&2nym zplsobem. Takze prasky a
rGzné kapalné kompozice obsahujici  G&innou slou&eninu
lze aplikovat pomoci praskovych rozprasovagy, ramenovych
a ruénich rozstfikovadd a rozstfikovacich rozprasovacl, nebo
je lze aplikovat pomoci letadel ve forms mlhy nebo spreje.

Pokud se pouzije posledni zplsob, lze dosédhnout pozadovanych

vysledkd i pfi velmi nizkych aplikaénich davkach. P¥i
modifikovani nebo kontrole rtstu klicicich semen nebo
objevujicich se semenackl by se mély kapalné kompozice
aplikovat na pidu b&2znymi =zplsoby a distribuovat do

hloubky 1,25 cm pod padni povrch. Kompozice se nemusi
misit s pOdnimi d&asticemi, ale muze se aplikovat pouze

ha povrch plady sprchovanim.

Kompozice zahrnujici  uc¢inné slougeniny lze rovnéz
aplikovat pfidanim do zavlazovacich vod, které jsou
pfivadény na pole, jez ma byt oS3etfeno. Tento zplisob

aplikace umoziiuje pronikat slou&enindm do pudy spolu s

absorbovanou vodou.

PRIKLADY TYPICKYCH KOMPOZIC

Oleje

Slozka Hmotnost
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Uéinna slougenina 1

Olejové rozpoustédlo-té2ka aromasticka ropna frakce _99

Celkem 100

Emulgovatelny koncentrat

U¢inna sloudenina 50

Kerosen 45

Emulgaéni cinidlo (smss ethoxylatovanych

polyetherli s dlouhym fetdzcem a  sukfonatl

s dlouhym fetézcem) 5

Celkem 100

Emulgovatelny koncentrat

Uginna slougenina 90

Kerosen A 5

Enﬁulgaéni. ¢inidlo (smés ethoxylatovanych

polyetherli s dlouhym Fetézcem a  sukfonatu

s dlouhym fetézcem) 5

Celkem 100

Poprase a/nebo prasky

Slozka hm.% hm.% hm.%

Uginna slozka 0,5 50,0 90,0

Praskovy attapulgitovy jil 93,5 44,0 4,0

Natrium ligninsulfonat 5,0 5,0 5,0

Natrium dioktylsulfosukcinat 1.0 1.0 1.0

Celkem 100 100 100
Kompozice podie vynalezu mohou obsahovat kromé

jedné nebo nékolika u&innych slougenin  podle vynalezu
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rovnéz jednu nebo nékolik slou&enin, které sice nejsou podile
vynalezu, ale rovnéz vykazuji  biologickou Géinnost, napfiklad
pesticidni ¢inidla, jakymi jsou herbicidy, fungicidy, insekticidy,
akaricidy, neboli prostiedky na hubeni roztoéd, nematocidy,
baktericidni prostfedky a reguldtory rostliného ristu. Takové
kompozice mohou rovnés obsahovat pldni dezinfekéni
prostfedky nebo vykufovaci pesticidy a hnojiva, takze je
mozné poskytnout vicetiéelové kompozice obsahujici jednu
nebo nékolik zde popsanych slouZenin a pfipadné dalsi
pesticidy a hnojiva, ktera jsou urena pro aplikaci na jedno
uréité misto uréeni. V souladu s tim dal$i provedeni
vynélezu poskytuje herbicidni kompozici obsahujici smés
alespon jedné herbicidni slouéeniny obecného vzorce
(1), ktera zde byla definovéna, s alesponn  jednim herbicidem.

Dal$im herbicidem muze byt libovolny herbicid, odlisny
od herbicidu obecného vozrce | podle vynélezu. Zpravidla bude
timto herbicidem slougenina, kter4 bude mit v pfispusné

aplikaci komplementarni téinek.
Mezi komplementarni herbicidy spadaji napfiklad:

A. Benzo-2,1,3-thiodiazin-4-on-2,2-dioxidy, napfiklad
bentazon;

B. Hormondélni herbicidy, zejména
fenoxyalkano?é kyseliny, napfiklad MCPA, MCPA-thioethyl,
dichlorprop, 2,4,5-T, MCPB, 2,4-D, 2,4-B, mecoprop, trichlopyr,
fluroxypyr, clopyralid s jejich derivaty (napf. soli, estery a
amidy);

C. 1,3-dimethylpyrazolové derivaty, jako napfiklad

pyrézoxyfen. pyrazolat a benzofenap;
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D. Dinitrofenoly a jejich derivaty (napf. acetaty, jako
DNOC, dinoterb, dinoseb a jejich estery, dinosebacetat;
E. dinitroanilinové herbicidy,  jako naptiklad

dinitramin, trifluralin, ethalfiuranil, pendimethalin; a oryzalin;

F. arylmodovinové herbicidy, jako naptiklad
diuron, flumeturon, metoxyron, neburon, isop'roturon,
chlorotoluron, chloroxuron, linuron, monolinuron,

chlorobromuron, daimuron a methabenzthiazuron:

G. Fenylkarbamoyloxyfenylkarbamaty, napftiklad
fenmedipham a desmedipham;

H. 2-fenylpyridazin-3-ony, napfiklad chloridazon a

norflurazon;
I. Uracilové herbicidy, napfiklad lenacil, bromacil a

terbacil;

J. Triazinové herbicidy, napfiklad atrazin, simazin,
aziprotryn, cyanazin, prometryn, dimethametryn, simetrym a
terbutryn;

K. Fosforothioatové herbicidy, napfiklad piperophos,
bensulid a butamifos;

L. Thiolkarbamatové herbicidy, napfiklad cycloat,
vernolat, molinat, thiobenkarb, butylat*, EPTC*, triallat, diallat,
ethylesprokarb, thiocarbazil, pyridat a dimepiperat;

[* Tyto sloucgeniny jsou  vyhodné pouzity v
kombinaci s antidotou, napfikiad 2,2-dichloro-N-di-2-
propenylacetamid (dichloromid).]

M. 1,2,4-triazin-5-onovych  herbicidd, jako naptiklad
metamitron a metribuzin; ’ '

N. Herbicidy na bazi kyseliny benzoové, napfiklad

2,3,6-TBA, dicamba a chloramben;
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O. Anilinové herbicidy, jako napftikiad pretilachlor,
butachlor, odpovidajici alachlor, odpovidajici propachlor,
propanil, metazachlor, metolachlor, acetochlor a dimethachlor;

| P. Dihalobenzonitrilové herbicidy jako napfiklad
dichlobenil, bromoxynil a ioxynil;
_ Q. Halogenalkanové herbicidy, napfiklad dalapon,
TCA a jejich soli;

R. difenyletherové  herbicidy, jako lactofen,
fluroglykofen nebo jejich soli nebo estery, nitrofen, bifenox,
acifluorfen a jejich soli a estery, oxyfluorfen a fomesafen;
chlornitrofen a chlomethoxyfen;

S. Fenoxyfenoxypropionatové herbicidy, napfiklad
diklofop a jeho estery, naptiklad methylester, fluazifop a jeho
estery, haloxyfop a jeho  estery, chizalofop a jeho estery a
fenoxaprop a jeho estery, napfiklad ethylester:;

T. Triketonové a cyklohexandionové herbicidy,

napfiklad alloxydim a jeho soli, sulcotrion, sethoxydim,
cycloxydim, tralkoxydim a clethodim:

U. Sulfonylmoé&ovinové herbicidy, napfiklad
chlorosulfuron, sulfometuron, metsulfuron a jeho estery;
benzsulfuron a jeho estery, napfiklad methylester, DPX-

M6313, chlorimuron a jeho estery, zejména ethylester,
pirimisulfuron a jeho estery, napfiklad methylester, DPX-LS300 a

pyrazosulfuron; _
V. Imidazolidinonové herbicidy, napfiklad imazachin,

imazamethabenz, imazapyr a jeho isopropylamoniové soli, a

imazethapyr;
W. Arylanilidové herbicidy, napfiklad flamprop a

jeho estery, benzoylprop-ethyl, diflufenikan:
X. Aminokyselinové herbicidy, napfiklad glyfosat a
gluyfosinat a jejich soli a estery, sulfosata bilanafos;
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Y. Organoarsenikové herbicidy, napfiklad MSMA:

Z. Herbicidni amidové derivaty, napfiklad
napropamid, propyzamid, karbetamid, tebutam, bromobutid,
isoxaben, naproanilid, difenamid a naptalem: |

AA. rznorodé herbicidy zahrnujici ethofumesat,
cinmethylin, difenzoquat a jeho soli, napfiklad
methylsulfatovou stl, klomazon, oxadiazon, bromofenoxim,
barban, tridifan (v pomé&ru 3:1) fluorochloridon, chinchlorak a
mefanabet;

BB. Pfiklady  pouzitelnych kontaktnich herbicidd
zahrnuji bipyridyliové herbicidy, napfiklad  ty, ve kterych je
Géinnou entitou paraquat, a ty, ve kterych ke G¢&innou

entitou  diquat.

V zavéru je tfeba uvést, ze vy3e popsané priklady
provedeni vynélezu maji pouze ilustrativni ~charakter a nikterak
neomezuji rozsah vynélezu, ktery je jednoznadn& vymezen

pfiloZenymi patentovymi naroky.
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PATEN‘TOVE NAROKY

1. Slouéenina majici  nasledujici strukturni vzorec:

R 0 R

| 4 ] oo
Sl

R N R, X R,
6 3

ve kterém
Ry znamena atom vodiku, atom halogenu, alkylovou skupinu

s 1 az 4 atomy unliku; halogenalkylovou skupinu s
1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy

uhliku, halogenakoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku,
alkoxyalkylovou skupinu se 2 az 8 atomy uhliku,
nitroskupinu, kyanoskupinu, thiokyanoskupinu, nebo

R7S(O)n- kde m znamena . 0, 1 nebo 2 a R; znamena

alkylovou skupinu s 1 a2 4 atomy uhliku nebo

halogenalkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku;

R, a Rs nezavisle znamenaji atom vodiku, atom halogenu,
alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu
s 1 aZz 4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinus 1 az 4
atomy uhliku, alkoxyalkylovou skupinu se 2 az 8 atomy
uhliku, nitroskupinu,  RgS(0)20- nebo RgS(0).- kde n
znamena O, 1 nebo 2 a Rg znamena alkylovou skupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkylovou skupinus 1
az 4 atomy uhliku, kyanoalkylovou skupinus 1 az 4
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atomy uhliku, fenylovou nebo benzylovou  skupinu,
NRgRo, 've které Rs a Ry znamenaji nezavisle ~atom
vodiku nebo alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku,
R{1CO-, ve které R“znamené alkylovou skupinus 1
az 4 atomy uhliku nebo alkoxyskupinus 1 az 4 atomy
uhliku, SO;NR42R33, ve které Ry, a Ris znamenaji
nezdvisle atom vodiku, alkylovou nebo halogenalkylovou
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku, N(Ry4)CORs , ve ktieré
Ris a Rys 2namenaji nezavisle atom vodiku nebo

alkylovou skupinus 1 az 4 atomy uhliku;

Rs znamena atom vodiku, atom halogenu nebo

hydroxyskupinu;

Rs znameni atom vodiku, methylovou skupinu nebo

trifluoromethylovou skupinu; a

Rs znamena atom vodiku, atom halogenu nebo

hydroxyskupinu;

pficem2 Rs a Re mohou byt totozné nebo rozdilné za
pfedpokladu, Ze R4 a Rg neznamenaji oba atom vodiku
a pokud jak Ry, tak Rs znamenéd atom halogenu, potom
mohou byt tyto halogeny bud identické nebo odlisné;

a jejich zeméde&lsky pfijatelné soli.

2. Slouéenina podle naroku 1,vyznadé¢enda tim,ze

Ry neznamena atom vodiku.
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3. Slou¢enina podle naroku 1,vyznadenda tim,ze
Rs znamend hydroxyskupinu a Rs znamena atom halogenu.
4. slouéenina podle nédroku 3,vyznaéenda tim,

ze Ry znamena methylovou skupinu, halogen,
triffuoromethylovou skupinu, methoxyskupinu,
trifluoromethoxyskupinu nebo nitroskupinu; a Rz a R,
znamenaji nezavisle atom vodiku, atom halogenu, alkylovou
skupinu s 1 az 2 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 a2 2
atomy  uhliku, trifitoromethylovou skupinu,
trifluoromethoxyskupinu, nitroskupinu, RsS(0),0- nebo RgS(0),,
ve  kterych Rg znamena methylovou skupinu, ethylovou

skupinu nebo  chloromethylovou skupinu a n znamena 0,1
nebo 2, alkoxyalkylovou skupinu nebo SO,NR2Ry3; za
pfedpokladu, Ze Rj a R; heznamenaji souéasné atom vodiku.

5. Slouéenina podle néroku 1, vyznac¢enda tim,
2e jak R4 tak Rs znamenaji hydroxyskupinu.

6. Slougenina podle naroku S5, vyznadcena tim, ze.
Ri znamena  methylovou skupinu, halogen, trifluoromethylovou

skupinu, methoxyskupinu, trifluoromethoxyskupinu nebo
nitroskupinu; a Rz a Rj; znamenaji nezavisle atom vodiku,
atom halogenu, alkylovou skupinu s1 az 2 atomy uhliku,

alkoxyskupinu s 1 az 2 atomy uhliku, trifluoromethylovou
 skupinu, trifluoromethoxyskupinu, nitroskupinu, RgS(0),0- nebo
ReS(O),, ve  kterych Rg znamena methylovou skupinu,
ethylovou  skupinu nebo chloromethylovou skupinu a n
znamena 0,1 nebo 2, alkoxyalkylovou skupinu nebo-




SO2NR12Ry3; za pfedpokladu, 2e R; a R; neznamenaji souéasné

atom vodiku.

7. Slou¢enina podle naroku 1,vyz naéena tim .

2e jak R4 tak Rs znamend atom halogenu.

8. Slougenina podle naroku 1,vvznadéena tim,3e
jak Ry tak Rs; znamena atom chloroskupinu, jak R, tak Rs

znamena atom vodiku a jak Rs tak Rs znamena

hydroxyskupinu.

9. Slouéenina podle néaroku1,vyznad¢ena tim,
Ze Ry znamena .methylovou skupinu, R, znamena
ethoxyskupinu, Rz znamend methylsulfonylovou skupinu a Rjs

znamena atom vodiku.

10. Slouéenina podle naroku 9, vyznadéena tim,

2e jak R4 tak Rs znamena atom fluoroskupinu.

11. Slouéenina podle naroku 9,vyznacenéd tim,

2e¢ jak R4 tak Rg znamend hydroxyskupinu.

12. Slouéenina podle naroku &, vyznaéena tim,
2e Ry znamend hydroxyskupinu a Rg znamena fluoroskupinu.
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13. Slouéenina - podle naroku 1,vyznacena tim,
2¢ Ry, znamena methylovou skupinu, jak R; tak Rs znamena
atom vodiku, R; znamena methylsulfonylovou skupinu a jak

R. tak Rg znamenaji hydroxyskupinu.

14. Slougenina podle naroku 1,vyznadc¢ena tim,
2¢ Ry znamena methylovou skupinu, jak R tak Rs znamena
atom vodiku, Rs znamena methylthioskupinu a jak R4 tak Rs

znamenaji hydroxyskupinu.

15. Slougenina podle néaroku 1,vyznacena tim,
2¢ Ry znamena methylovou skupinu, jak R; tak Rs znamena
atom vodiku, R; znamena methylsulfinylovou skupinu a jak Rs

tak Rg znamenaji hydroxyskupinu.

16. Herbicidni kompozice, vyznaé¢ena tim, Ze

zahrnuje:
(a) herbicidné Gc¢inné mnozstvi slouéeniny podle

naroku 1 a
(b) zemé&dg&lsky pfijatelné fedidlo nebo nosic.

17. Zptisob  regulace ne2édouci vegetace,vyzna ¢ e-
ny tim,2e zahrnuje aplikaci  herbicidné ucinného
mnosstvi sloudeniny podle néaroku 1 na zminé&nou vegetaci

nebo na misto, kde ma byt vegetace regulovana.

Zastupuje:
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