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a herbicidni kompozice ty%é derivaty obsahujici

Benzémidazolylové derivét;{obecného vzorce I, ve
m

kter Y znamené p¥ipadné& substituovanou
alkylovou, alkenylovou, alkinylovou nelo
cykloalkylovou skupinu nebo -OR, <-SR.g -SO RY,
atom halogenu, o-aﬂ¥}, kyano, -NR"R™y Ba?yl,
aralkyl nebo nitro, zniamgnd -OH, =NR'R nebo
-XM, A znamen& ~-S0,B, Y znamen& p¥ipadné&
substituovanou alkyl%vou. alkenylovou nebo

alkinylovou skupinu nebo p¥ipadn¥& substituovapgu
c{kloalkylovou skupinu nebo ~-SR, <~OR, =OR™°,
angyRahaéogenu, aryl, aralkyl, -O-aryl nebo

»

znamen& nulu_ nebo celé &islo od 1 do

m znamend celé &islo od 1 do 4 R znamené

3,
p?igadné substituovanou
cyk inu,

oalkylovou sku

alkylovou nebo
rle zng;ené ¥Fipadné&

substituovanpu alkenylovou nebo alkinylovou -

skupinu, R a R

nezAvisle znamenaji atom

vodiku, R, aryl nebo aralkyl, X znamen& atom
kysliku nebo siry, M znamend p¥ipadné&

substituovanou alk

lovou skupinu, p¥ipadn¥&

substituovanou cykloalkylovou skupinu nebo
arylovou, aralkylovou, alkenylovou, alkin¥lovou
i

nebo iminovou skupinu, B znamené pE

padn&

substituovanou alkylovou skupinu, p¥ipadn&
substituovanou ﬁﬁ?ﬁaﬁlkylovou skupinu, aryl
a e

aralkyl nebo
Efi atelné goli,

r .
ich zen&d&lsky

zpusob ejich  vyrob

a
erbicidni kompozice, které = uvedené der&véty
obsahuji jako u&€innou léatku.
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Benzimidazolylové derivaty, zpisob je'lcﬁ

ni kompozice tyto derivdty obsahujici

Oblast techniky

Vyndlez se tyka novych benzimidazolylovych derivatuy,
zpusobu jejich vyroby a herbicidnich kompozic, které tyto

derivadty obsahuji jako ulinnou latku.

Podstata vyndlezu

Predmétem vyndlezu jsou benzimidazolylové derivaty obec-

ného vzorce I

7 l 00RZ
L\N//A\\T/N\\v//§fj_ (1)
/N‘I\/
A

ve kterém

Y znamena
primou nebo rozveétvenou alkylovou, alkenylovou nebo

alkinylovou skupinu s nejvyse 8 uhlikovymi atomy, kte-
rd je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupina-

mi R1, které mohou byt totozZné nebo odlisné,
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -OR
skupinu -SR, skupinu -SOZRB, atom halogenu, 0O-arylovou

skupinu -NR4R3 arylovou sku-

skupinu, kyano-skupinu,
pinu, aralkylovou skupinu nebo nitro-skupinu,
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, kte-

nebo




M

je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupinami
RT, které mohou byt totozné nebo odlisné,

znamena

primou nebo rozvétvenou alkylovou, alkenylovou nebo
alkinylovou skupinu s nejvySe 8 uhlikovymi atomy, kte-
rd je pripadné substituovéna jednou nebo vice skupina-
mi R1, které mohou byt totozné nebo odlidné, nebo
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy,
kterd je pfripadné substituovédna jednou nebo vice skupi-
nami R1, které mohou byt totoZné nebo odlis§né, nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -SR,

la

skupinu -OR, skupinu -OR ~, atom halogenu, arylovou

skupinu, aralkylovou skupinu, O-arylovou skupinu ne-
bo -NR'RS,
znamend :
skupinu -OH nebo skupinu -NR7R8, nebo

skupinu -X-M, ve které X znamend atom kysliku nebo

atom siry a

znamend

primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu obsahujici
nejvyse 8 uhlikovych atoml, kterd je pripadné substi-
tuovdna jednou nebo vice skupinami Rl, které mohou

byt totozné nebo odlisné, nebo

cykloalkylovou skupinu se 3 aZz 6 uhlikovymi atomy, kte-
ra je pripadné substituovdna Jjednou nebo vice skupi-
nami R1, které mohou byt totozné nebo odlisSné, nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici arylovou skupinu

a aralkylovou skupinu, nebo

skupinu _
4]
T
C C=C—— R6 nebo
ﬁS
, 9
skupinu -
41
R 5
c Cc = c—R nebo
142 L4 Ngh
. Ja




la

skupinu R

znamend skupinu -SO,B,

) 2
znamena

pfimou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nejvyse

6 uhlikovymi atomy, kterd je pripadné substituovdna
jednou nebo vice skupinami, které mohou byt totozné
nebo odlisné a které jsou zvolené z mnoZiny zahrnuji-
ci skupinu —OR3, —SR3 a atom halogenu, nebo
cykloalkylovou skupinu obsahhjici 3 az 8 uhlikovych
atomi, kterd je pfipadné substituovdna jednou nebo vi-
ce skupinami, které mohou byt totoZné nebo odlisné a
které jsou zvoleny z mnoZiny zahrnujici skupinu -OR3,
-SR3, R3 a atom halogenu, nebo

skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici arylovou skupinu,
aralkylovou skupinu a skupinu -NR7R8,

znamena

primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nejvySe

8 uhlikovymi atomy, kterd je pripadné substituovédna

jednou nebo vice skupinami R

, které mohou byt totoZné
nebo odlisné, nebo

cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, kte-
rd je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupinami
R3, které mohou byt totoZné nebo odli&né,

znamend

cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -0R3,

3, atom halogenu, skupinu R3 nebo 0O-arylo-

skupinu -SR
vou skupinu,
znamena

skupinu

R6 nebo

w—0N—"=
0O
n
O
]




skupinu .
(RMW 25
& c-c~
Uzzxz N
~r
R znamend primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nej-

vySe 6 uhlikovymi atomy, kterd je pripadné substituova-
na jednim nebo vice atomy halogenu, které mohou byt to-
tozné nebo odlisné,

R1, R41, RY? a RS, které mohou byt totozZné nebo odligné, kaz-
dy znamend atom vodiku nebo primou nebo rozvétvenou
alkylovou skupinu s nejvySe 6 uhlikovymi atomy, kterd je
pripadné substituovdna jednim nebo vice atomy halogenu,
které mohou byt totozné nebo odlisné,

R znamend skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu
R4 a aralkylovou skupinu,

R’ a R”, které mohou byt totoZné nebo odlisné, kazdy znamena
atom vodiku nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu R, sku-
pinu -ORB, skupinu -SR3, atom halogenu, skupinu R3,
0-arylovou skupinu, arylovou skupinu nebo aralkylovou
skupinu, nebo R7 a R8 mohou spolec¢né s atomem dusiku,
ke kterému jsou vazdny, tvorit heterocyklickou skupinu
se 3 a% 6 uhlikovymi atomy v kruhu a Zddnym, 1 nebo
2 heteroatomy v kruhu zvolenymi z mnoziny zahrnujici
atom dusiku, atom kysliku a atom siry,

rR? a R10, které mohou byt totoZné nebo odli&né, kazdy znamend

atom vodiku nebo

pfimou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nejvyse

8 uhlikovymi atomy, kterd miZe byt substituovdna jed-

nou nebo vice skupinami, které mohou byt totoZné nebo

odlisné a které jsou zvoleny z mnoziny zahrnujici atom

halogenu, skupinu -OR a skupinu,~S(O)sR, ve které s

znamend nulu, 1 nebo 2, nebo fenylovou skupinu, kterad

je pripadné substituovdna jednou az c¢tyrmi skupinami,
které mohou byt totozné nebo odlisné a ktere jsou zvo-

leny z mnoZiny zahrnujici nitro-skupinu, skupinu R,




AN S N U L e

teroatomi v kruhu, které jsou zvolené z mnoZiny zahrnu-

aralkylovad skupina znamend —(CR4R

skupinu -NR4R5

, atom halogenu nebo skupinu —S(O)SR,
nebo

5- nebo 6-Clennou heterocyklickou skupinu obsahujici
3 az 5 uhlikovych atomd v kruhu a jeden nebo vice he-
teroatomd v kruhu zvolenych z mnoZiny zahrnujici atom

dusiku, atom siry a atom kysliku, napfiklad thienylo-

vou skupinu, furylovou skupinu, piperidylovou skupinu,
thiazolylovou skupinu, kterd je pripadné substituovd-

1

na jednou nebo vice skupinami R', které mohou byt to-

toZzné nebo odlisné nebo

R? a r'0 mohou spolecné s atomem dusiku, ke kterému
jsou védzany, tvofrit heterocyklickou skupinu obsahujici
4 nebo 5 uhlikovych atomi v kruhu, kterd miZe byt p¥i-
padné substituovédna 1 aZ 3 skupinami-R3, které mohou

byt totoZné nebo odlisné,

arylovd skupina znamend

fenylovou skupinu, kterd je pripadné substituovdna 1
az 4 skupinami, které mohou byt totoZné nebo odliné
a které jsou zvolené z mnoZiny zahrnujici skupinu'-OR3,

3, atom halogenu a skupinu R3, nebo

skupinu -SR
5- nebo 6-Clennou heterocyklickou skupinu obsahujici

3 az 5 uhlikovych atomi v kruhu a jeden nebo vice he-

jici atom dusiku, atom siry a atom kysliku, nap¥iklad
thienylovou skupinu, furylovou skupinu, piperidylovou
skupinu, thiazdlylovou skupinu, kterd je pripadné sub-
stituovdna jednou nebo vice skupinami, které mohou byt
totoZné nebo odli$né a které jsou zvoleny z mnoZiny

zahrnujici skupinu —OR3, skupinu -SR3, atom halogenu

a skupinu R3,

5)5arylovou skupinu,
napriklad benzylovou skupinu,

znamend celé Cislo od 1 do 4, prilem? skupiny ! jsou
totoZné nebo odligné v pfipadé, Ze m je vétdi nez 1,
znamend nulu nebo celé Cislo od 1 do 3,

znamend 1 nebo 2,

znamend celé Cislo od 1 do 3,



r znamend celé Cislo od 1 do 5,
pridem v pripadé, Ze r, p nebo g Je vétsi nez 1, potom skupi-
ny -CR4R5- a skupiny —CR41R42— mohou byt totoZné nebo odlisne,

s vyhradou spo¢ivajici v tom, Ze jedna ze skupin v! znamena

- skupinu —OR1a bud v poloze 4 nebo v poloze 5 benzimidazolové-
ho kruhu,
priem? v pf¥ipadé, Ze n znamenad 2 nebo 3, potom dvé skupiny
Y, které jsou vzdjemné pfilehlé v poloze 5 a v poloze 6 pyridi-
nového, tvofi spoledné s atomem uhliku, ke kterému jsou pripoje-
ny, kondenzovany fenylovy kruh nebo mohou tvorit alifaticky
nebo aromaticky kruh majici 5 nebo 6 atomi v kruhu a ne vice
ne? 2 heteroatomy v kruhu, které jsou zvoleny z mnoziny zahrnu-
jici atom kysliku a atom siry, napfiklad thieno/2,3-b/pyridinovy
kruh, thieno/3,2-b/pyridinovy kruh, furo/2,3-b/pyridinovy kruh,
furo/3,2-b/pyridinovy kruh, 3,4~-dihydropyrano/3,2-b/pyridinovy
kruh, 2,3-dihydropyrano/3,2-b/pyridinovy kruh nebo 2,3-dihydro-
pyrano/3,2-b/pyridinovy kruh,
a jejich zemédélsk§ pfijatelné soli, pfilemz vyse uvedené slou-

Zeniny maji cenné herbicidni vlastnosti.

Kromé& toho mohou v ndkterych pripadech obecné substi-
tuenty poskytovat optické isomery a/nebo stereoisomery. Jedna

se o obecné substituenty Y, Y1, R2

a A. Viechny tyto isomerni
formy sloulenin obecného vzorce I rovnéz spadaji do rozsahu

vyndlezu.

Pod pojmem "zemé&délsky prijatelné soli" se rozumi soli,
jejichz kationty a anionty jsou zndmé a akceptované v oboru pfi-
. pravy soli pro zemé&délské a zahradnické pouziti. Vyhodné jsou

témito solemi ve vodé rozpustné soli.

Vhodnymi solemi vytvoFenymi z kyselych slouCenin obec-
ného vzorce I, tj. ze sloulenin obecného vzorce I, majicich
karboxylovou skupinu, a bdzi jsou soli alkalickych kovl (na-
pfiklad sodné a draselné soli), soli kovid alkalickych zemin
(nap¥iklad vdpenaté a ho¥elnaté soli), amonné soli a soli

odvozené od amind (napfiklad od diethanolaminu, triethanolaminu,




oktylaminu, dioktylmethylaminu a morfolinu).

Vhodnymi adic¢nimi solemi s kyselinami vytvofenymi ze
slouCenin obecného vzorce I majicich aminovou skupinu jsou
soli s anorganickymi kyselinami, napfriklad hydrochloridy, sul-
fdty, fosfdty a nitrdty, a soli s organickymi kyselinami, na-
pfiklad soli slouenin obecného vzorce I s kyselinou octovou.
Vyhodnymi solemi jsou soli, ve kterych R2 znamend skupinu
-XW, kde W znamend kationt zvoleny z mnoZiny zahrnujici alka- |
lické kovy (napf¥iklad sodik, draslik nebo lithium) nebo

amoniové soli obecného vzorce —NR11R12R13R14, ve kterém R11,

R12, R13 a R14, které mohou byt totoZné nebo odlisné, kazdy
znamena
atom vodiku nebo
primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu obsahujici
nejvySe 6 uhlikovych atomi, kterd je pripadné substi-
tuovdna skupinou -OH, nebo aralkylovou skupinu, pridemz

11 14

ne vice nez dva ze substituentl R az R znamena

aralkylovou skupinu.

Je samozfejmé, Ze vSude tam, kde je v popisné Cdsti
uc¢inén odkaz na sloudeniny obecného vzorce I, se rozumi, zZe
tyto slouceniny zahrnuji i uvedené soli, pokud tento vyklad

je v souladu s kontextem.

SloucCeniny obecného vzorce I, ve kterém R2 znamena
alkoxylovou skupinu, alkenyloxy-skupinu nebo alkinyloxy-sku-=
pinu, jsou obzvlasté uzZiteénymi meziprodukty pfi pripravé
ostatnich sloucenin obecného vzorce I.

S ohledem na herbicidni vlastnosti jsou obzv1dsté 4u-

lezitymi sloufeninami sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém:

7,8

a) A znamena skupinu —SOZNR R” a/nebo
b) R2 znamend skupinu -OH nebo skupinu =-XM a/nebo
c) Y znamend alkylovou skupinu s 1 nebo 2 uhlikovymi

atomy, kterd je pripadné substituovdna jednim nebo




d)

e)

g)

h)

i)

)

vice atomy halogenu, napriklad methylovou skupinu,

ethylovou skupinu nebo trifluormethylovou skupinu a/nebo

y! znamend skupinu -OR, napfiklad methoxylovou skupinu
nebo ethoxylovou skupinu, nebo atom halogenu, napfiklad
atom fluoru nebo atom chloru, nebo skupinu —OR1a nebo

skupinu -NR7R8 a/nebo

m znamend 1 nebo 2 a/nebo

R7 a R8, které mohou byt totoZné nebo odlisné, kazdy

znamend primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu obsa-
hujici nejvySe 4 uhlikové atomy, kterd je pripadné sub-
stituovdna jednim nebo vice atomy, které mohou byt to-
tozné nebo odlisné a které jsou zvoleny z mnoziny za-

hrnujici atom fluoru a atom chloru a/nebo

X znamend atom kysliku a/nebo

R4, R41, R42, R® a R6, které mohou byt totoZné nebo

odlisné, kaZdy znamend atom vodiku nebo primou nebo
rozvétvenou alkylovou skupinu obsahujici nejvySe 4 uhli-
kové atomy, kterd je pfipadné substituovana jednim ne-

bo vice atomy halogenu a/nebo
n znamend nulu, 1 nebo 2 a/nebo

r znamend 1 nebo 2, nejvyhodnéji 1,

pridemZ ostatni obecné substituenty maji vySe uvedeny vyznam.

Dals$i vyhodnou skupinou sloucenin jsou slouceniny obec-

ného vzorce I, ve kterém:

B

2

R

znamend skupinu —SOZNMeZ,
znamend skupinu -OH nebo skupinu -X-M,

znamena methylovou skupinu nebo 2-propinylovou sku-

pinu nebo draselny nebo isopropylamoniovy kationt,




Zité ndsledujici sloudeniny podle vyndlezu:

1.

znamend atom kysliku,

znamena skupinu -0rR'® v poloze 4 benzimidazolového

kruhu,

znamend 2-propenylovou skupinu, 2-propinylovou skupinu

nebo 2-butinylovou skupinu,

znamend methylovou skupinu, ethylovou skupinu nebo dvé
skupiny Y v poloze 5 a poloze 6 pyridinového kruhu tvo-
ri spole¢né s atomem uhliku, ke kterému jsou vdzdny, ko

denzovany fenylovy kruh,
znamend 1 a

znamend 1 nebo 2.

S ohledem na herbicidni vlastnosti jsou obzvldsté dule-

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4~-(2-propenyloxy)
benzimidazol-2-yl/-6-methylpyridin-3-karboxykarboxylova

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)
benzimidazol-2-yl/-5-methylpyridin-3-karboxylovd,

kyselina 2—/1—/N,N-dimethylsulfamoyl)—4—(2-propenyloxy)
benzimidazol-2-yl/-5-ethylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)
benzimidazol-2-yl/chinolin-3~karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)=-4-(2-propinyloxy)
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2~propinyloxy)

benzimidazol-2-yl/-6-methylpyridin-3-karboxylova,




10.

1.

12.

13.

14,

15.

16.

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/~5-methylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-

benzimidazol-2-yl/chinolin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/-5-ethylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-butinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-butinyloxy)-

benzimidazol-2-yl/chinolin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-5-(2~propinyloxy)-

benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylova,

2-propinyl-2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyl-
oxy)benzimidazol-2-yl/-5-methylpyridin-3-karboxylat,

isopropylamonium-2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4~(2-pro-
penyloxy)benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylat a

methyl-2-/1-N,N-dimethylsulfamoyl-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylat.

Uvedené &islovdni vySe uvedenych slouCenin je pouzi-

s

toivndsledujici Cdsti popisu.

Sloudeniny obecného vzorce I mohou byt pripraveny po-

uzitim zndmych metod nebo pouZitim modifikovanych znamych
metod (tj. metod, které jiZ byly pouZity nebo popsdny v lite-
ratufe), nap¥iklad pouZitim metod, které jsou popsdny dédle.

Jestlife nékteré obecné substituenty nejsou v ndsledujici

&4sti popisu specificky definovdny, potom to znamend, Ze

"maji vySe uvedeny vyznam", ktery souhlasi s prvni definici

kazdého obecného substituentu v popisné Cdsti.

Je samozfejmé, Ze v popisu ndsledujicich postupld mo-




-

hou byt pouzité sekvence reakénich stupil provddény v rizném
poradi a ze k ziskdni poZadovanych sloulenin mohou byt pouZi-

ty vhodné ochranné skupiny.

V souladu s vynalezem mohou byt sloueniny obecného
vzorce I, ve kterém A znamend skupinu S0,B a R? znamend sku-
pinu -XM nebo skupinu —NR7R8, prfipraveny reakci slouleniny

obecného vzorce Cl-SOZB se sloucCeninou obecného vzorce Ia

N (Ia)

’ 1 ’ ’ 2 s .
ve kterém A znamend atom vodiku a R® znamend skupinu -XM

7R8, v pritomnosti &inidla vdzajiciho kyselinu,

nebo skupinu -NR
jakym je uhliitan draselny, triethylamin, 1,8-diazabicyklo-
/5.9.0/-7-undecen nebo hydrid sodny, vyhodn& v bezvodém pro-
stfedi za pouZiti aprotického poldrniho rozpouitddla, jakym
je napfiklad ether (zejména tetrahydrofuran) nebo nitril,
pri teploté&, kterd se obecnd pohybuje od teploty 25 °C do

teploty varu pod zpétnym chladidem pouZitého rozpoustédla.

Podle dalsiho znaku vyndlezu mohou byt slouceniny
obecného vzorce I, ve kterém R2 znamend skupinu -XW, ve kte-
ré X znamend atom kysliku, pfipraveny ze sloudenin obecného
vzorce I, ve kterém R2Aznamené skupinu -OH, reakci s odpovi-

dajici bdzi.

Podle dal$iho znaku vyndlezu mohou byt sloudeniny

rd e 2 Il 3 v .
obecného vzorce I, ve kterém R“ znamend skupinu -OH, pripra-

veny hydrolyzou sloucenin obecného vzorce I, ve kterém R2




znamend skupinu -XM, za pouZiti anorganické bdze, nap¥iklad
hydroxidu lithného, ve smé&si vody a alkoholu, nap¥iklad me-

thanolu, p¥i teplotd 0 aZ 25 °cC.

Meziprodukty pro pripravu sloulenin obecného vzorce I
se pripravi pouZitim modifikovanych zndmych metod. Slouleniny

obecného vzorce la, ve kterém A1 znamend atom vodiku a R2 zna-
7.8
R

mend skupinu -XM nebo skupinu NR , mohou byt pfipraveny re-

akci slouceniny obecného vzorce II

K§N//\\ﬂ< &Wm 1)

s alkoxidem alkalického kovu nebo alkoxidem kovu alkalickych
zemin obecného vzorce XMM’, ve kterém M’ znamend kationt alka-
lického kovu nebo kovu alkalickych zemin, v aprotickém roz-
poustédle pri teplotd 0 °C a3 teploté varu rozpoudtédla, nebo
s alkoholem, thiolem nebo oximem obecného vzorce H-XM, nebo
7R8. Reakce s H-XM nebo HNR7R8

obecné provddi v poldrnim organickém rozpoudtédle v pritom-

s aminem obecného vzorce HNR se
nosti ¢inidla vézajiciho kyselinu, jakym je pyridin nebo tri-

ethylamin.

- . . . 1 .
SloucCeniny obecného vzorce Ia, ve kterém A’ znamend

7,8

atom vodiku a RZ znamend skupinu -XM nebo -NR'R®, mohou byt

pripraveny reakci slouceniny obecného vzorce III




(II1)

s alkoholem, thiolem nebo oximem obecného vzorce H-XM nebo

aminem obecného vzorce HNR7R8

v'pfitomnosti kopulac¢niho &inid-
la, jakym je napfiklad N,N-dicyklohexylkarbodiimid, v pritom- |
nosti inertniho rozpoustédla, jakym je dichlormethan, pri te-
ploté 0 °c a3 teploté varu pod zpétnym chladidem pouzitého roz-

poustédla.

Slouceniny obecného vzorce Ia, ve kterém A1 znamena
atom vodiku a RZ znamend skupinu -XM, ve které X znamend
atom kysliku a M md vySe uvedeny vyznam s vyjimkou skupiny
~N=CR9R10, mohou byt pripraveny reakci sloudeniny obecného
vzorce III se slouCeninou obecného vzorce H-OM v p¥itomnosti
plynného chlorovodiku, pfiemz sloudenina obecného vzorce _
H-OM plni rovnéZ funkci rozpoustddla a tato reakce se provadi

za podminek velmi dobfe zndmych esterifikaénich postupu.

Sloueniny obecného vzorce Ia, ve kterém Al znamend
atom vodiku a R? zﬁamené skupinu -XM, ve které X znamend atom
kysliku a M md vySe uvedeny vyznam s vyjimkou skupiny -N=cr°Rr'0
mohou byt pripraveny zahfivdnim sloudeniny obecného vzorce

IIIa

0 HN
y 2

14




ve vyde vrouci slouCeniné obecného vzorce H-OM, ve kterém M
md vysSe uvedeny vyznam, napfiklad v ethoxyethanolu, pri te-
plotd 50 °C a? teplotd varu pod zpétnym chladidem pouzZitého

rozpoustédla.

Slouceniny obecného vzorce II mohou byt ziskdny reakci
anhydridu obecného vzorce IV s 1,2-fenylendiaminem obecného

vzorce V

D™

(IV) (V)

zah¥ivdnim na teplotu 110 a% 190 °C po dobu 1 a% 3 hodin bud
v nepritomnosti rdzpouétédla nebo v rozpoustédle, jakym je

napriklad xylen, dichlorbenzen nebo kyselina octovd, ndsled-
nym p¥iddnim anhydridu kyseliny octové a zah¥ivdnim na teplo-

tu 70 °C a% teplotu varu pouZitého rozpoustédla.

Slouceniny obecného vzorce III mohou byt pripraveny

cyklizaci slouclenin obecného vzorce VI

CO,H

(VI)




Tato reakce miZe byt provedena v anorganickém rozpous-
tédle, jakym je ethoxyethanol, zah¥ivdnim na teplotu varu pod
zpetnym chladiCem. Slouleniny obecného vzorce VI mohou byt
ziskdny reakci anhydridu obecného vzorce IV s 1,2-fenylendi-
aminem obecného vzorce V v inertnim organickém rozpoudtédle,
napfiklad v chloroformu, p¥i teploté 0 °c a3 teploté varu pod
zpétnym chladiem pouZitého rozpousté&dla. Sloueniny obecného
vzorce VI mohou byt rovnéZ ziskdny redukci sloudenin-obecného

vzorce VII

(VII)

Tato reakce miZe byt provedena v ethanolu v pfitomnos-
ti chlorovodiku a jemné rozemletého Zeleza pfi teplotd 20 a2
o
70 “C.

Slouceniny obecného vzorce VII mohou byt ziskdny re-
akci anhydridu obecného vzorce IV s 2-nitroanilinem obecného
vzorce VIII

/, NH,
<Y1)nr_“ l

N VIII
NO, (VIIT)




v organickém rozpoustédle, napriklad v chloroformu nebo tetra-
hydrofuranu, pri teploté 20 °Cc a# teplotd varu pouzitého roz-

pousteédla.

Slouceniny obecného vzorce IIla mohou byt pripraveny

redukci sloucenin obecného vzorce IX

o NO;
U N,
N =7 Y (1%)
o}

v ethanolu v pritomnosti chlorovodiku a jemné rozemletého Ze-
leza pf¥i teploté 20 az 70 ©c, nebo ve smési ethanolu a vody
v pritomnosti sirniku sodného pri teploté 20 °c a% teplotéd

varu smési rozpousStédel.

Sloueniny obecného vzorce IV, ve kterém n znamend 1,
mohou byt pripraveny oxidaci dihydropyridinu obecného vzorce

X

h—_ | o) -

ve kterém n znamend 1, v pritomnosti oxidacniho ¢inidla, jakym




je oxid manganiCity v organickém rozpousStédle, jakym je kyse-
lina octovd, pfi teplotd 20 aZ 80 °C. Tato oxidace mizZe byt
alternativné provedena za pouziti siry v inertnim uhlovodiko-
vém rozpoustédle, jakym je napfiklad toluen, zahfrivdnim na
teplotu varu rozpousSté&dla pod zp&tnym chladilem. Slouceniny
obecného vzorce X, ve kterém n znameni 1, mohou byt ziskdny
reakci azabutadienu obecného vzorce XI, ve kterém n znamena 1,‘

s maleinimidem obecného vzorce XII

o) o,
g =D,
N
|
N(CH3z)o ©
X1 (X1

v poldrnim aprotickém rozpoustédle, napriklad v acetonitrilu,

~ . ~ ~ o I d ” e Id e L4 -~ .
pri teploté 0 az 40 "C a naslednym zpracovdnim reak&ni smési
za pouziti silikagelu.

Maleinimid obecného vzorce XII muZe byt pfipraven re-
akci 2-nitroanilinu obecného vzorce VIII s anhydridem kyseliny
maleinové v organickém rozpoustédle, napriklad v chloroformu,
zahrivanim na teplotu varu rozpoustédla pod zpdtnym chladidem
a ndslednou cyklizaci meziproduktu obecného vzorce XIII zah¥i-
vdnim v kyseliné& octové na teplotu varu pod zpé&tnym chladidem
v pritomnosti octanu sodného:




0
//O ON [LNH /Q O™
My | o

COH

<

o (xin)

(X1

Azabutadieny obecného vzorce XI, ve kterém m znamend
1, mohou byt ziskdny postupem, popsanym Waldner-em a kol. v

Helvetica Chimica Acta, 1988, 71, 493.

Podle dalsiho znaku vynalezu mohou byt sloucleniny obec-
ného vzorce I, ve kterém m znamend 1 nebo 2, jedna ze skupin
v' znamens skupinu —OR]a, kterd zaujimd polohu 4 nebo polohu
5 benzimidazolového kruhu, R2 znamend skupinu -X-M, ve které
X znamend kyslik a M znamend pfimou nebo rozvétvenou alkylovou
‘skupinu obsahujici nejvySe 8 uhlikovych atomd, nebo cykloalky-
lovou skupinu obsahujici 3 az 6 uhlikovych atoml a skupina Y
mid vySe uvedeny vyznam s vyjimkou alkenylové skupiny nebo
alkinylové skupiny, atomu chloru, atomu bromu nebo atomu jodu,

pripraveny reakci hydroxybenzimidazolu obecného vzorce XIV

_~_ COR?
| (Y)n"'(\ | N OH
A l‘/*l_ 1 (XIV)
N PR
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‘skupinu -0R'2. Tato reakce se obecné provddi v pritomnosti bd-

ve kterém t znamend 0 nebo 1 a hydroxy-skupina zaujimd polohu
4 nebo polochu 5 benzimidazolového kruhu, se sloueninou obec-
ného vzorce R‘a-L, ve kterém L znamend od$tépitelnou skupinu,
napriklad tosylovou skupinu nebo atom halogenu (napriklad atom
chloru, atom bromu a atom jodu) za Ulelem prfevedeni hydroxy-

skupiny v poloze 4 nebo poloze 5 benzimidazolového kruhu na

ze, Jjakou je uhliCitan draselny, v inertnim organickém rozpous-

tédle, napfiklad v acetonu nebo dimethylformamidu, pri teploté
90 °c az teploté varu rozpou$t&dla pod zpétnym chladiem.

SlouCeniny obecného vzorce XIV mohou byt pFipraveny

‘hydrogenolyzou benzyloxybenzimidazolu obecného vzorce XV

(Xv)

ve kterém t znamend nulu nebo 1, v protickém rozpoustédle,
jakym je methanol,v pfitomnosti vodiku nebo donoru vodiku,.
jakym je 1,4-cyklohexadien, a hydrogena&niho katalyzdtoru, ja-
kym je napfiklad paladium na uhli. Tato reakce se obecné& pro-
vddi pri okolni teploté a za atmosférického tlaku. Slouceniny
obecného vzorce XV mohou byt pfipraveny pouZitim vySe popsanych
metod.

1,2-Fenylendiaminy obecného vzorce V mohou byt ziskd-
ny redukci nitroanilind obecného vzorce VIII nebo dinitro-

benzeni obecného vzorce XVI




...20_

(XVI)

Tato redukce muzZe byt provedena poldrnim protickém
rozpouStédle, napriklad ve smési ethanolu a vody, v pritom-
nosti sirniku sodného p¥i teplotd 20 °C a3 teploté varu po-
uzitého rozpoustédla, nebo v kyseliné chlorovodikové v pritom-

nosti chloridu cinatého pfi teploté& 40 az 90 °c.

Diaminy obecného vzorce V, ve kterych m znamend 1 a
Y1 znamend skupinu —OR1a v poloze 3 benzenového kruhu, mohou
byt pripraveny redukci 2,1,3-benzoxadiazolu cbecného vzorce
XVII

=N, (XVII)

1a. Tato redukce mizZe byt

ve kterém Y' znamend skupinu -OR
provedena ve smési vody a methanolu zahfivanim na teplotu
varu pod zpétnym chladilem v pfitomnosti kyseliny chlorovo-

dikové a jemné rozemletého Zeleza.

Slouceniny obecného vzorce XVII, ve kterém v! znamens
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skupinu —OR1a, mohou byt pripraveny reakci 4-fluor-2,1,3-ben-

zoxadiazolu vzorce XVIII

N (XVIII)

s alkoholem obecného vzorce H—OR1a. Tato reakce se typicky

provadi v acetonu v prltomnostl bdze, jakou je uhliditan dra-
selny, pri teploté 0 °c az teploté varu pod zp&tnym chladlcem

pouzitého rozpoustédla.

Konverze 4-fluor-2,1,3-benzoxadiazolu obecného vzorce
XVIII na slouCeninu obecného vzorce XVII, ve kterém y! zname-
nd skupinu -OR1a, se vhodné provddi reakci uvedeného 4-fluor-
2,1,3-benzoxadiazolu s alkoxidem obecného vzorce M'—OR1a,
ve kterém M’ znamend kationt alkalického kovu (napfiklad ka-
tiont sodiku nebo drasliku) za pouZiti odpovidajiciho alkoholu

la

obecného vzorce H-OR jakoZto reaké&niho rozpoustédla pfi te-

ploté 20 °c a3 teploté varu pouZitého alkoholu.

4-Fluor-2,1,3-benzoxadiazol vzorce XVIII miZe byt pri-
praven postupem, popsanym L.Di Nunno a kol v Journal of the
Chemical Society (C), 1433, 1970.

Nitroaniliny obecného vzorce VIII, ve kterém m zname-

la

nd 1ay' znamend skupinu ~OR'°%, mohou byt pripraveny alkylaci

aminonitrofenolu obecného vzorce XIX
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NHZ
QX
(XIX)

NG

pusobenim alkylaéniho ¢inidla obecného vzorce R]a—halogen

(ve kterém halogen napriklad znamend atom chloru, atom bromu
nebo atom jodu) v pfitomnosti bdze jakou je napriklad uhlici-
tan draselny, v inertnim rozpousStédle, napriklad v acetonu ne-
bo v dimethylformamidu, pfi teploté 0 Oc a% teploté varu po-

uzitého rozpou$tédla pod zpétnym chladicem.

Nitroaniliny obecného vzorce VIII, ve kterém m znamend
1 a skupina y! zaujimd polohu 3 benzenového kruhu, mohou byt

pripraveny hydrolyzou acetanilidd obecného vzorce XX

NO2 (XX)

NHAC

Tato hydrolyza se obecné provddi ve vodném roztoku hy-
droxidu sodného v alkoholickém rozpousStédle, jakym je ethanol,
pfi teplotd 25 °C aZ teplotd varu rozpoudtédla pod zpétnym

chladicem.

Acetanilidy obecného v zorce XX, ve kterém v! znamena
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1a' mohou byt pripraveny pfesmykem 3-nitro-skupiny

ve 2,3-dinitroacetanilidu pusobenim alkoholu H*OR1a. Reakce

skupinu -OR

2,3-dinitroacetanilidu s alkoholy se obvykle provadi za po-
uziti alkoholu H-OR'2 jakozto rozpousStédla v pritomnosti ales-
pon jednoho ekvivalentu odpovidajiciho alkoxidu obecného vzor-
ce Z-OR‘a, ve kterém Z znamend sodik, draslik nebo lithium,

pfi teploté 20 °c a3 teploté varu pouZitého rozpoustédla.

2,3-Dinitroacetanilidy mohou byt p¥ipraveny za pouZiti
postupu, popsaného F.L.Greenwood-em a kol. v Journal of Orga-
nic Chemistry, 797, 20, 1955.

2-Nitroaniliny obecného vzorce VIII, dinitrobenzeny
obecného vzorce XIV a anhydridy obecného vzorce IV jsou bud
zndmé nebo mohou byt pfipraveny pouZitim zndmych metod nebo

pouzitim vhodné modifikovanych zndmych metod.

Slouceniny obecného vzorce Ia jsou novymi sloudeninami

a jako takové tvori rovnéZ souldst vyndlezu.

V ndsledujici &dsti popisu bude vyndlez bliZe objasnén
pomoci konkrétnich pfikladd jeho provedeni, p¥idemZ tyto
priklady maji pouze ilustraéni charakter a nikterak neomezu-
ji rozsah vyndlezu, ktery je jednoznadné vymezen formulaci pa-
tentovych ndroku. Pfiprava slouCenin obecného vzorce I podle
vyndlezu je ilustrovdna v pfikladech zatimco pfiprava mezi-
produktd je ilustrovdna v referenénich prikladech. Pokud neni
vyslovné uvedeno jinak, jsou v8echna procentickd mnoZstvi

hmotnostnimi procentickymi mnoZstvimi.

Priklady provedeni vyndlezu

Priklad 1

Priprava kyseliny 2-/1-N,N-dimethylsulfamoyl-4-(2-propenyl-
. oxy)benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylové

(sloucenina 1)
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K michané suspenzi methyl-2-/1-N,N-dimethylsulfamoyl-
4-(2-propenyloxy)benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxyldtu
(2,22 g) v methanolu (20 ml) se pri okolni teploté pridad roz-
tok hydroxidu lithného (0,67 g) ve vodé&. Po 45 minutovém mi-
chédni se methanol odpaf¥i a zbytek se zredi vodou a postupné
promyje ethylacetdtem a diethyletherem. Vodny roztok se potom
okyseli a ziskany gumovity produkt se extrahuje ethylacetdtem,
vysuSi a odpari, ¢imZ se ziskd poZadovanad sloudenina.ve formé
bilého pevného produktu.

Vytézek produktu: 2,1 g (98 %),
teplota téni: 80-83 °c.

Z odpovidajicich vychozich sloulenin se stejnym zpliso-
bem ziskaji ndsledujici produkty, jejich chemické struktury

a teploty tédni jsou uvedeny v tabulce 1.

Tabulka 1
@ CO,H
Mn —
SN | L
. v/
(CHHNOS
SlouCenina n | Y m vl Teplota
&islo tani(°c)
2 1 6-CHj 1 4-OCH,CH=CHj 141.6-147.5
3 1 5-CHj3 1 4-OCH,CH=CH» 101-104
4 1 5-CoHj; _ 1 4-OCH,CH=CH» 137-145
5 2 5-CH=CH-CH=CH-6 1 4-OCHyCH=CH)y 133-135
6 0 . 1 4-OCH2055CH 174-175
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Tabulka 1 (pokracCovani)

71 6-CHj I 4-OCH,C=CH 232-234
8 1 5-CHj L 4-0CH,C=CH 147-149
9 2 S-CH=CH-CH=CH-6 1  4-((Hy(=(H 180 dec.
10 1 5-CoHs I 4-0CHyC=CH 160-161
11 0 ) I 4-0CHyC =CCH3 104-107
12 2 S5CH=CH-CH=CH-6 1  4-((HC=(CHs 176-178
13 0 ] I 5-OCHyC==CH 134.5-134.7

Priklad 2

Pfiprava methyl-2-/1-N,N-dimethylsulfamoyl-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxyldtu

(slou&enina 16)

Smés bezvodého uhliéitanu draselného (11,2 g) a methyl-

2-/4-(2-propenyloxy)-1H-benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxy-
ldtu (10 g) v acetonitrilu se za michdni zahfivy k varu pod
zpétnym chladiem po dobu dvou hodin. Potom se p¥idd dimethyl-
sulfamoylchlorid (11,63 g) a smés se zahfivd na teplotu varu
pod zpétnym chladiem po dobu 12 hodin. Po ochlazeni a filtra-
ci se odpari rozpoustédlo a ziskany olej se rozetfe s etherem.
Takto ziskany pevny produkt se precisti chromatograficky, &imZ
se ziskd poZzadovand sloucenina ve formé& bilého pevného produk-
tu.

VytéZek: 3,2 g (23 %),

teplota tdni 127-128 °c.

Za pouziti odpovidajicich vychozich ldtek se stejnym
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zpisobem ziskaji slouceniny, jejichZz chemické struktury, teplo-

ty tédni a nukledrni magnetickorezonanéni spektra jsou uvedeny

v ndsledujici tabulce 2.

Tabulka 2

Z
(CH3)2N023' N
Sloudenina n Y m vl R2 Teplota
¢islo - tani(°c)
- 1 6-CH3z 1 4-OCHCH=CHy M neizolovan
14 1  5-CHs 1  4-OCH,CH=CH, P 107-111
- 1 5-CoHs 1 4-OCHCH=CH M guma NMR(a)
- 2  5-CH=CH-CH=CH-6 1 4-OCHpCH=CHy M guma NMR(b)
- 0 - 1 4-0CH,C =CH M 170.5-171.5
- 1 6-CH3 1 4-0CHqC==(H M neizolovan
- 1 5-CH3 1 4-0CHyC=CH P 107-111
- 2  5-CH=CH-CH=CH-6 1 4-OCH2C ==(H M 175-176
- 1 5-CoHs 1 4-0CHyC=CH P guma NMR(c)
- 0 - ‘ 1 4-0CH9C ==CCH3 M 166-167
- 2  5-CH=CH-CH=CH-6 1 4-0CH9C ==CCH3 M 175-176
- 0 - 1 5-0CH9C ==CH M NMR(4)
Poznamka:
** v tabulce pro R%: M znamend -0CH,, P znamend -OCH,Y = CH.

2
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H! NMR.
(a) (ODMSO-dg) d=1.25 (3H, 1), 2.70 (6H, ), 3.65 (3H, 5), 4.75 (2H, d),
5.3 (1H, d), 5‘.4 (1H, dd), 6.10 (1H, m), 7.0 (1H, d), 7.4 (1H, ), 7.5 (1H, d),8.3
(1H, s), 8.8 (1H, s) ppm.
(b) (DMSO-dG) d=2.85 (6H, s), 3.75 (3H, s), 4.80 (2H, d), 5.30 (1H,

d), 5.45 (1H,d), 6.1 (1H, m), 7.00 (1, d), 7.4 (1H, 1), 7.5 (1H, d), 7.85 (1H, 1),
8.00 (1H, 1), 8.10 (1H, d), 8.35 (1H, d), 9.20 (1H, 5) ppm.

(c) (CDCl3) d=1.37 (3H, 1), 2.20 (1H, t), 2.50 (1H, 1), 2.83 (2H, q),
2.88, (6H, 5), 4.55 (2H, ), 4.98 (2H, d), 7.00 (1H, ), 7.33 (1H, 1), 7.57 (1H, 1)
8.30 (1H, d), 8.68 (1H, d) ppm.

(d) (DMSO-dg) d=2.85 (6H, s), 3.60 (1H, 1), 3.68 (3H, 5), 4.41 (2H, d),

?

7.15 (1H, dd), 7.48 (1H, d), 7.77 (2H, m), 8.45 (1H, d), 8.90 (1H, d) ppm.

Priklad 3

Priprava isopropylamonium—2-/1—(N,N-dimethylsulfamoyl—4—(2—
propenyloxy)benzimidazol-2~yl/pyridin-3—karboxylét
(sloucenina 15) '

K michanému roztoku kyseliny 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl-4-
(2-propenyloxy)benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylové (0,4 g)
v acetonu (10 ml) se pfidd isopropylamin (0,1 ml). Ziskany
roztok se michd po dobu 10 minut, nadei se odpafi, &imZ se
ziskd bily pénovy produkt, ktery se rozetfe s hexanem za vzniku
pozadované slouéeninylve formé bilého hygroskopického pevného
produktu. |

VytéZek: 0,36 g (78 %),

_ teplota tdni: 95-100 °C (za rozkladu).

Referencni priklad 1

Priprava 7-(2-propenyloxy)pyrido/2f,3':3,4/pyrrolo/1,2-a/benz—
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imidazol-5-onu

Roztok anhydridu kyseliny chinolinové (127 g) a 3-(2-
propenyloxy)-1,2-benzendiaminu (140 g) v ledové kyseliné octo-
vé se zahrivd na teplotu varu pod zpétnym chladicem pod inert-
ni atmosférou po dobu 3 hodin. Reakéni smés se potom ochladi,
pridd se anhydrid kyseliny octové a reakéni smésse znovu za-
hriva na teplotu varu pod zpétnym chladicem po dobu 3 hodin.
Po ponechdni v klidu pri okolni teploté po dobu 48 hodin se
vyloucend krystalickd sraZenina odfiltruje a vysusi, c¢imz se
ziskd pozadovand sloucenina ve formé zlutavé Cervenohnédého
pevného produktu.

Vytézek: 23 %,
teplota tani: 174,5 c.

Za pouziti odpovidajicich vychozich ldtek se stejnym
zplisobem ziskaji slouceniny, JjejichZ struktury a teploty téani,
resp. nukledrni magnetickorezonancéni spektra jsou uvedeny v

ndsledujici tabulce 3.

Tabulka 3
N
| 5
n Y , m vl Teplota tani(°c)
[ 2.CH3 1 7-OCH,CH=CH, ~_ NMR(1)
1 3-CHjz 1 7-OCHCH=CH; 194-196
1 3-CyHs 1 7-OCHyCH=CH,  171.5-173.5
0 i I 7-0CH,C=CH 170

1 2-CHj 1 7-OCH2C ==(H 203-205




Tabulka 3 (pokracovani)
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1 3-CH3 1 7-0CH,C==CH neizolovédn

1 3-CoHjs 1 7-0CH9C==(H neizolovan

0 - 1 7—0CH2CEECCH3 240-242

0 ) 1 B8(9)-0CHyC ==C(H neizolovén
H1 NMR.

(D (CDCl3) d=2.6 (3H, s), 4.85 (2H, d), 5.3 (1H, d), 5.5 (14, d),

6.0-6.2 (1H, m), 6.9 (1H, m), 7.3 2H, m), 7.4 (1H d), 8.1 (1H, d) ppm.

Stejnym zpisobem se z anhydridu kyseliny chinolin-2,3-
dikarboxylové a odpovidajiciho 1,2-benzendiaminu ziskaji slou-
Ceniny, jejich chemické struktury a teploty tdni, resp. nukledr
ni magnetickorezonanéni spektra jsou uvedeny v ndsledujici ta-

bulce 4.

Tabulka 4

O
z
< LN N
N \Nl/—w>m

m vyl Teplota tdni (OC)V
T 4-OCH,CH=CH, NMR (m)
1 4-OCH»C=CH 247-248
1 4-OCH,C=CCH3 269-270
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H! NMR.
(m) (DMSO-dg) d=4.85 (2H, d), 5.35 (1H, d), 5.50 (1H, d), 6.10 (1H,

m), 6.95 (1H, d), 7.40 (2H, m), 7.75 (1H, 1), 7.95 (1H, t), 8.15 (2H, 1), 8.95

(1H, s) ppm.

Referenéni priklad 2

P¥iprava methyl-2-/4~-(2-propenyloxy)-1H-benzimidazol-2-yl/-
pyridin-3-karboxyldtu

Smds 7-(2-propenyloxy)pyrido/2°,3 :3,4/pyrrolo/1,2~a/~

benzimidazol-5-onu (54 g), triethylaminu (22 g) a methanolu
v dichlormethanu se michd pri okolni teploté po dobu 12 hodin.
Roztok se potom postupné promyje vodou, 0,5M kyselinou chloro-
vodikovou, 0,5M roztokem hydroxidu sodného a solankou. Po vy-
suSeni se rozpou3té&dlo odpari, <imz se ziskd pozadovand slou-
Cenina ve formé bilého pevného produktu.
vytézek: 34,4 g (57 %),
teplota tdni: 122,5-124 °c.

- %Za pouziti odpovidajicich vychozich ldtek se stejnym
zpUsobem ziskaji sloudeniny, jejichz chemické struktury a te-
ploty tédni, resp. nukledrni magnetickorezonancni spektra jsou

uvedeny v ndsledujici tabulce 5.

Tabulka 5
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Y

vl

R2#* Teplota tani(°C)

O-(,H3
5-CH3
5-CoHj5

5-CH=CH-CH=CH-6

6-CHj3
5-CHj
5-CH=CH-CH=CH-6

5-CoHjs

5-CH=CH-CH=CH-6

4-OCH;CR=CH,
4-OCH»CH=CH,
4-OCHyCH=CH,
4-OCH,CH=CH2
4-0CHC ==CH

4-0CHoC =CH
4-0CHoC =CH
4-0CH9C =CH
4-OCH,C =CH
4-0CHoC =CCHs

4-0CHoC =CCH;3

M  NMR(e)

P 90-92

M guma NMR(f)
M NMR(qg)

M 74-76

M 70-72

p 136.8-141.2
M NMR(h)

P guma NMR(i)
M guma NMR(3j)

M guma NMR(k)

neizolovdn

5-0CHC=CH M

o, %
Poznamka

V tabulce pro R%2: M znameni ~OCH,, P znamena -OCH,C = CH.

Hl NMR.
(e) (CDCl3) d=2.6 (3H, 5), 4.0 (3H, 5), 4.3 (2H, m), 5.2-5.5 (2H,
m), 6.1 (1H, br m), 6.7 (1H, d), 7.1-7.3 (3H, m), 7.4 (1H, brs), 7.8 (1H, d)

(f) (CDCl3) d=1.25 (3H, 1), 2.65 (2H, q), 3.95 (3H, 5), 4.70 (2H, d),
5.30 (1H, d), 5.40 (1H, d), 6.00 (1H, m), 6.65 (1H, d), 7.05 (1H, 1), 7.20 (1H,

d), 7.60 (1H, d), 8.45 (1H, d) ppm.
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(g) (CDCl3) d=4.00 (3H, s), 4.75 (2H, d), 5.25 (1H, d), 5.40 (1H, d),
6.10 (1H, m), 6.05 (1H, d), 7.10 (1H, 1), 7.2 (1H, m), 7.55 (1H,t), 7.70 (1H, 1),

7.80 (1H, d), 8.05 (1H, d), 8.30 (1H, s) ppm.
(h) (CDCl3) d=2.55 (1H, 1), 4.05 (3H, s), 5.00 (2H, br s), 6.85 (1H, d),

7.20 (1H, 1), 7.30 (1H, br d), 7.60 (1H, v), 7.80 (1H, 1), 7.85 (1H, d), 8.10 (1H, d),

8.35 (1H, s) ppm.
(1) (CDCl3) d=1.25 (3H, v), 2.40 (1H, 1), 2.45 (1H, 1), 2.70 (2H, q),

490 (2H, d), 5.05 (2H, d), 6.75 (1H, d), 7.10 (1H, v), 7.20 (1H, d), 7.65 (1H, d),

8.45 (1H, d) ppm.
() (CDCl3)  d=1.90 (3H, 5), 4.00 (3H, s), 4.80 (2H, 5), 6.52 (1H, d),

7.20 (1H, d), 7.25-7.45 (2H, m), 7.87 (1H, d), 8.70 (1H, m), 10.05 ppm.
(k) (CDCl3) d=1.85 (3H, s), 3.90 (3H, s), 5.05 (2H, s), 6.80 (1H, d),

7.20 (2H, m), 7.77 (1H, v), 7.98 (1H, t), 8.17 (2H, 1), 8.70 (1H, s), 13.20 (1H, br

S) ppm.

Referenéni priklad 3

Priprava 3-(2-propenyloxy)-1,2-benzendiaminu

Smés 2-nitro-6—(2—propenyloxy)benzenaminu (19,4 g) a
sirniku sodného (50 g) v ethanolu a vodé se zahfivd na teplo-
tu varu pod zpétnym chladilem po dobu 12 hodin. Rezultujici
hnddy roztok se potom zahusti za sniZeného tlaku a extrahuje
ethylacetdtem. Sloulené extrakty se promyji solankou, vysusSi

a odpari, &imZ se ziskd poZadovand sloulenina ve formé hnédé

kapaliny.
vytézek: 12,9 g,
H' NMR (CDCL.: d= 3,5(4H,b s),

3
4,6(24,4),

5,3-5,5(2H,d44d),
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6,0-6,2(1Hlm)l
6,4(2H,m),
6,7(1H,t) ppm.

Stejnym zpusobem se pripravi nédsledujici slouceniny:

3-(2—pf§inyloxy)-1,2—benzendiamin,

H'NMR (DMSO D) d= 3,52(1H,t),
4,3(4H,br s),
4,69(2H,4d),
6,26(1H,d),
6,30(1H,4d)},
4,48 ppm;

4-(2-propinyloxy)-1,2-benzendiamin ve formé& hnédého oleje.

Referencni priklad 4

Priprava 2-nitro-6-(2-propenyloxy)benzenaminu

K michanému roztoku 2-amino-3-nitrofenolu (4,62 g, pfi?
praven postupem popsanym E.Fourneau a J.Trefouel~em v Bull.
Soc. Chim. France, 1927, 41, 448) v acetonu se po Cdstech p¥fi-
dd bezvody uhlicitan draselny (4,14 g). Potom se pfidd allyl-
bromid (3,63 g) a smés se zahfivd na teplotu varu pod zpétnym
chladic¢em pod inertni atmosférou. Po ochlazeni se reakéni
smés nalije do vody a extrahuje ethylacetdtem. Organickd vrstv
se postupné promyje 2N roztokem uhlicitanu sodného, 2N roztoke
hydroxidu sodného a solankou. Organické extrakty se vysus$i
nad siranem hofecCnatym a potom odpafi, ¢imZ se ziskd poZado-
vand sloucCenina ve formé tmavé kapaliny.

Vytézek: 5 g,

H'NMR (CDCL,): d= 4,6(2H,d),
5,3(2H,m),
6,0-6,2(1H,m),
6,4(2H,b s),
6,6(1H,t),
6,9(1H,4d),

7,8(1H,d) ppm.
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Stejnym zpisobem se pripravi ndsledujici sloucCeniny:

2-nitro-6-(2-propinyloxy)benzenamin,
teplota tdni: 72-73 °c;
2-nitro-4-(2-propinyloxy)benzendiamin,

teplota tdni: 105,5-106,5 °C.

Referencni priklad 5

Priprava 3-(2-butinyloxy)-1,2-benzendiaminu

K michané suspenzi Zelezného prasku (23,5 g) a 4-(2-buti-
nyloxy)-2,1,3-benzoxadiazolu (13,2 g) v 50% vodném roztoku
ethanolu (70 ml) se pridd roztok koncentrované kyseliny chloro-
vodikové (3 ml) v 50% vodném roztoku ethanolu (9 ml) a smés
se zahfivd na teplotu varu pod zpétnym chladiCem po dobu 24
hodin. Reakéni smés se potom zalkalizuje jesSté za horka na
hodnotu pH 10 priddnim 15% roztoku hydroxidu draselného v
ethanolu. Reakéni sm@s se potom za horka zfiltruje a filtrat
se odpa¥i k suchu. Cerny zbytek se rozpusti ve vodé, roztok
se zfiltruje a filtrdt se extrahuje dichlormethanem. Po vysuSe-
ni a odpateni organické fdze se ziskd pozadovand sloucenina
ve formé temné hnédého oleje.
vytdiek: 10,35 g (84 %),

H'NMR (DMSO-d,) ~ d= 1,83(3H,s),

‘ 4,00(2H,br s),
4,50(2H, br s),
4,64(2H,s),
6,28 (2H,m),
6,38(1H,t)ppm.

Stejnym zplisobem se pripravi 3-(but-3-in-1-oxy)-1,2-
benzendiamin. ' : ’

H'NMR (DMSO-d

d= 2,38(1H, br s),
2,55(2H,m),
3,8(4H,m),
4,3(2H,br s),
6,2(2H,m),

6,3(1H,m)ppm.

6)




Referencni priklad 6

Priprava 4-(2-butinyloxy)-2,1,3-benzoxadiazolu

K michané suspenzi bezvodého uhlicitanu draselného
(0,75 g) ve 2-butin-1-olu (0,38 g) a acetonu (5 ml) se prida
4-fluor-2,1,3-benzoxadiazolu (0,5 g). Reakéni smé€s se potom
michd p¥i okolni teploté po dobu 3 hodin, nadeZ se zah¥ivad na
teplotu varu pod zpétnym chladicem po dobu 20 hodin. Reakéni
smés se potom nechd vychladnout, nalije se do vody a extrahu-
je se etherem. Etherové extrakty se slouli, promyji vodou, vy-
susi a odpat¥i, ¢imz se ziskd poZadovand sloudenina ve formé
svétlezlutého pevného produktu.
vytézek: 0,44 g (65 %),

H‘l NMR (DMSO-d

d= 1,88(3H,t),
5,05(2H,q),
6,92(1H,m),

7,57{2H,m)ppm.

6"

Stejnym zplisobem se pripravi 4-(but-3-in-1-oxy)-2,1,3-

benzoxadiazol.

H'NMR (DMSO-d): d= 2,49(1H,t),
2,78(2H,m),
4,35(2H,t),

6’90(1H'd)l
7,5(2H, m)ppm.

Predmétem vyndlezu je rovnéZ zpusob kontroly rustu
plevell ( tj. neZddouci vegetace) v dané lokalité, jehoZ pod-
stata spociva v tom, Ze se do uvedené lokality aplikuje her-
bicidné Gc¢inné mnoZstvi alespoi jednoho benzimidazolylového
derivdtu obecného vzorce I nebo jeho zeméd&lsky pfijatelné
soli. Za timto. dlelem se uvedené benzimidazolylové derivéty
normdlné pouzivaji ve formé herbicidnich kompozic (tj. v kombi
ci s kompatibilnimi fedidly nebo nosiéi a/nebo povrchové
aktivnimi ¢inidly vhodnymi pro pouziti v herbicidnich kompo-

zicich), jejichZ pf¥iklady budou uvedeny déle.

na-




Slou&eniny obecného vzorce I vykazuji herbicidni d&in-
nost vudi dvouddlo?nim (tj. Sirokolistym) a jednodé&lozZnim (tj.
travnim) plevellm pfi preemergentni a/nebo postemergentni

aplikaci.

Pod pojmem “"preemergentni aplikace" se rozumi aplikace
do pady, ve které jsou pritomnad semena nebo semendce, a to
jedtd pred vzejitim plevell nad povrch pidy. Pod pojmem "post-
emergentni aplikace" se rozumi aplikace na vzdusné nebo obna-
ené &4sti pleveld, které jiZ vzeSly nad povrch pudy. Slouce-
niny obecného vzorce I mohou byt napriklad pouzity pro kontro-

lu rustu:

Sirokolistych plevell, jakymi napfiklad jsou:
Abutilon theophrasti,
Amaranthus retroflexus,
Bidens pilosa,
Chenopodium albun,
Galium aparine,
Ipomoea spp, napriklad Ipomoea purpurea,
Sesbania exaltata,
Sinapis arvensis,
Solanum nigrum a

Xanthium strumarium, a

travnich plevelll, jakymi napfiklad jsou:
Alopecurus myosuroides,
Avena fatua, V
Digitaria sanguinalis,
Echinochloa crus-galli,
Eleusine indica a
Setaria spp, napr¥iklad Setaria faberii nebo Setaria
viridis, a
S4chorovitych plevell, jakym je napfiklad Cyperus esculentus.
Aplikovand mnoZstvi sloulenin obecného vzorce I se méni

v z4dvislosti na povaze plevele, pouzité herbicidni kompozici,

dobé& aplikace, klimatickych a pidnich podminkdch a (v p¥ipadé
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pouziti ke kontrole rlstu pleveld na plochdch, na kterycﬂ
rostou uzitkové plodiny)na povaze uZitkovych plodin. V piipa-
dé, ze se slouCeniny obecného vzorce I aplikuji na plochy, na
kterych rostou uZitkové plodiny, potom musi byt aplikaé&ni
ddvka dostatelnd k tomu, aby do3lo k vyhubeni plebele, aviak
bez podstatného permanentniho poSkozeni uZitkové plodiny.
JestlizZe se respektuji tyto faktory, potom aplikaéni ddvky
od 0,01 do 5 kg Ulinné ldtky na hektar poskytuji dobré vysled-
ky. Je vsSak samozfejmé, Ze mohou byt pouzity i vy&8i nebo
nizsi aplikaéni ddvky, coZ zdvisi na ka?dém daném konkrétnim

problému hubeni pleveld, ktery je tfeba FeSit.

Slou€eniny obecného vzorce I mohou byt pouzity pro se-
lektivni kontrolu rdstu pleveld, napfiklad pro kontrolu rus-
tu vySe zminénych plevelovych druhd, preemergentni nebo post-

emergentni aplikaci smérovanym nebo nesmérovanym zptisobem, na-

priklad smérovanym nebo nesmérovanym postfikem, na lokalitu
zamorenou plevelem, kterou je plocha pouZzitd nebo urend k
ristu uZitkovych plodin, napfiklad obilovin, zejména pSenice,
jeCmene, Zita, kukufice a ryZe, soji, polnich a zakrslych fa-
zoli, hrachu, vojtéSky, bavlny, podzemnice, lnu, cibule, mrkve,
zeli, Yepky olejnaté, slunelnice, cukrové Fepy, nebo perma-
nentntni nebo setd lucina, a to pfed nebo po zaseti uZitkové
plodiny nebo pred nebo po vzejiti uZitkové plodiny. Za Ulelem
selektivni kontroly pleveld v lokalité zamo¥ené plevelem, kterou
je plocha pouZitd nebo urcend k rdstu uZitkovych plodin, na-
pfiklad k rastu vyZe uvedenych uzitkovych plodin, jsou obzvlas
té vhodné aplikalni ddvky od 0,01 do 4,0 kg, vyhodnd od 0,01
do 2,0 kg, Udinné ldtky na hektar zamofené lokality.

SlouCeniny obecného vzorce I mohou byt rovnéZ pouZi-
ty pro kontrolu ristu plevell, zejména pro kontrolu rlistu vy-
Se zminénych plevelovych druhd, preemergentni nebo postemer-
gentni aplikaci v sadech nebo na jinych plochdch s porostem

stromi, jakymi jsou napf¥iklad lesy, hdje a parky, a plantdze,

napriklad plantdZe cukrové tftiny, olejnaté palmy nebo kaulu-

kovnikd. za timto dlelem mohou byt slouleniny obecného vzorce




I aplikovdny smérovanym nebo nesmérovanym zpuisobem (napriklad
smérovanym nebo nesmérovanym postfikem) na plevele nebo na pu-
du, na které se olekdvd rist plevelld, a to pred nebo po zasa-
zeni strom@ nebo rostlin, v mnoZstvi od 0,25 do 5,0 kg, vyhod-

nd od 0,5 do 4,0 kg, Ulinné ldtky na hektar zamofené lokality.

Slouéeniny obecného vzorce I mohou byt rovnéZ pouZity
pro kontrolu ristu plevell, zejména pro kontrolu vySe uvedenych
plevelovych druhd, v lokalité&, kterd neni plochou, na které
rostou uZitkové plodiny, avSak ve které neni pfesto rist ple-

vell Zdadouci.

P¥iklady takovych ploch, které nejsou pouZity ani urce-
ny pro rist uZitkovych plodin, jsou letistni plochy, primyslo-
vé pozemky, Zelezniéni ndspy, krajnice silnic a bfehy rek, za-
vlahovych kandli a ostatni vodnich kandll, kfovinatych pozemki,
Ghord nebo neobdé&lanych pozemkl a zejména vSechny plochy, na
kterych neni rust pleveld Zadouci vzhledem k moZnosti vzniceni
a vzniku poZdru. Pro tyto uG&ely, kdy se pozaduje totdlni herbi-
cidni G&inek, jsou aplikaéni ddvky u&innych sloulenin obvykle
vy$8i neZ aplikaéni ddvky pouzité pri aplikaci na plochy s po-
rostem uZitkovych plodin. Pfesné ddvkovdni bude zdviset na

hubené vegetaci a na poZadovaném stupni herbicidniho dcinku.

P¥i té&chto aplikacich se dosdhne vhodnych vysledki
preemergentni nebo postemergentni aplikaci, zejména preemer-
gentni aplikaci, smérovanym nebo nesmérovanym zpisobem (napri-
klad smdrovanym nebo nesmérovanym postfikem) za pouziti apli-
kaénich ddvek od 1,0 do 20,0 kg, vyhodné od 5,0 do 10,0 kg,

déinné 1ldtky na hektar zamorené lokality.

V pripadé, Ze se kontrola rlstu pleveld provadi pre-
emergentni aplikaci, potom mohou byt sloueniny obecného vzor-
ce I inkorporovdny do pidy, ve které se ocekdva vzejiti ple-
velt. Je véak t¥eba uvést, Ze v pripadé, kdy se sloueniny
obecného vzorce I pouziji pro kontrolu ristu plevelld post-
emergentni aplikaci, t.zn. aplikaci na vzdusné nebo obnazené

&&sti jiz vzedlych plevell, potom slouCeniny obecného vzorce




I prichdzi rovnéZz do styku s puddou a mohou takto rovnéZ pro-
vddét premergentni kontrolu ristu pozdé&ji klidicich plevelt

v puadé.

V pripadé, Ze je ZAdouci dlouhodobd kontrola rlstu ple-
velld, potom mlZe byt aplikace sloulenin obecného vzorce I pri-

padné zopakovéana.

Pfedmétem vyndlezu je rovnd? herbicidni kompozice vhod-
nd pro vysSe uvedené herbicidni pouZiti, jejiZ podstata spodi-
vd v tom, Ze obsahuje jeden nebo vice benzimidazolylovych de-
rivdtd obecného vzorce I nebo jejich zemé&délsky prijatelnych
soli v kombinaci s jednim nebo vice zemé&d&lsky prijatelnymi
fedidly nebo nosici, vyhodné v dispergované formé v Fedidle ne
bo nosicCi, a/nebo povrchové aktivnimi ¢&inidly /tj. Fedidly
nebo nosic¢i a/nebo povrchové aktivnimi ¢inidly typu, ktery
je obecné akceptovdn jako vhodny pro pouziti v herbicidnich
kompozicich a ktery je kompatibilni se slouceninami obecného
vzorce I/. Pojem " v dispergované formé&" zahrnuje kompozice,
ve kterych jsou slouceniny obecného vzorce I rozpusStény v ji-

nych slozkach.

Vyraz "herbicidni kompozice" je zde pouZit v Sirokém
smyslu této specifikace a zahrnuje nejen kompozice , které
jsou schopné pduiiti jako herbicidy, ale také koncentrdty,
které musi byt pred pouzitim zredény. Vyhodné& uvedené herbi-
cidni kompozice obsahuji od 0,05 do 90 % hmotnosti jedné nebo

vice sloucdenin obecného vzorce 1I.

Uvedené herbicidni kompozice mohou obsahovat jak Fe-
didlo nebo nosi&, tak i povrchové aktivni ¢inidlo (napriklad
smdceci, dispergalni nebo emulgaéni &inidlo). Povrchové
aktivni c¢inidla, kterd mohou byt pouZita v herbicidnich kompo-
zicich podle vyndlezu, mohou byt povrchové aktivnimi &inidly
iontového nebo neionogenniho typu, jakymi jsou napriklad
sulforicinooledty, kvartérni amoniové derivaty, produkty za-
loZené na kondenzaénich produktech ethylenoxidu s alkyl a

polyarylfenoly, napfiklad nonyl- nebo oktylfenoly, nebo este-




ry karboxylovych kyselin a anhydrosorbitold, které se ucini
rozpustnymi etherifikaci volnych hydroxylovych skupin kondenzaci
s ethylenoxidem, ddle soli alkalickych kovu a kovld alkalickych
zemin esteru kyseliny sirové a silfonovych kyselin, napriklad
dinonyl- a dioktylnatriumsulfoéukcinéty, a soli alkalickych
kova a kovd alkalickych zemin vysokomolekuldrnich derivdtd
sulfonovyéh kyselin, napr¥iklad lignosulfondt sodny nebo vépe-

naty a alkylbenzensulfondt sodny nebo védpenaty.

Herbicidni kompozice podle vyndlezu mohou vhodné obsa-
hovat aZz 10 % hmotnosti, napfiklad od 0,05 do 10 % hmotnosti,
povrchové aktivniho &inidla, pricemZ herbicidni kompozice po-
dle vyndlezu mohou obsahovat i vy38i mnoZstvi povrchové aktiv-
niho ¢inidla, napriklad aZ 15 % hmotnosti v kapalnych emulgo-
vatelnych suspensnich koncentrdtech a aZz 25 % hmotnosti v ka-

palnych ve vodé rozpustnych koncentrdtech.

P¥iklady vhodnych pevnych Fedidel nebo nosicli jsou
kfemi&itan hlinity, talek, kalcinovand magnesie, kfemelina,
fosforelnan vépenaty, prdskovy korek, adsorpcni saze a hlin-
ky, zejména kaolin a bentonit. Pevné herbicidni kompozice
(které mohou mit formu poprade, granuldtu nebo smdcitelného
prasku) se vyhodné pfipravi spoleénym rozemletim sloucCenin

obecného vzorce I s pevnymi redidly nebo impregnaci pevnych

nosidl roztoky sloulenin obecného vzorce I v tékavych rozpous-

té&dlech a odpafenim rozpou$tédel a pfipadnym rozemletim takto
ziskaného produktu na prdSek. Granulované formulace mohou
byt pfipraveny adsorpci sloucenin obecného vzorce I (rozpuS-
ténych ve vhodnych rozpouStédlech, kterd mohou byt pripadné
tékavymi rozpoudté&dly) na pevnd Fedidla nebo nosice v granu-
lované form& a ndslednym p¥ipadnym odpa¥enim rozpousStédel, nebo
granuluovadnim prdskovych vySe uvedenym zplsobem ziskanych
herbicidnich kompozic. Pevné herbicidni kompozice, zejména
smdlitelné prdsky a granuldty, mohou obsahovat smdceci nebo
dispergadéni &inidla (napfiklad vySe popsanych typl), kterd

v p¥ipadé, Ze jsou pevnd, mohou rovnéZz slouzit jako fedidla

nebo nosicde.




Kapalné herbicidni kompozice podle vyndlezu mohou mit
formu vodnych, organickych nebo vodn&-organickych roztokd,
suspenzi a emulzi, ve kterych miZe byt zabudovdno povrchovd
aktivni Cinidlo. Vhodnymi kapalnymi fedidly, kterd mohou byt
pouzita v kapalnych herbicidnich kompozicich podle vyndlezu,
jsou voda, glykoly, tetrahydrofurfurylalkohol, acetofenon,
cyklohexanon, isoforon, toluen, xylen, minerdlni, Zivo&isné
a rostlinné oleje a lehké aromatické a naftenické frakce ropy
(a smési téchto Fedidel). Povrchové aktivni &inidla, kterd
mohou byt pouzita v kapalnych kompozicich, mohou byt povrcho- |
vé aktivnimi ¢inidly iontového nebo neionogenniho typu (na-
priklad povrchové aktivnimi &inidly, které ji% byly popsény
vySe) a mohou v pripadé, Ze jsou kapalnd, slouZit rovnd? jako

redidla nebo nosicde.

Prédsky, dispergovatelné granuldty a kapalné kompozice
ve formé koncentrdtd mohou byt zfedény vodou, nebo jinymi
vhodnymi fedidly, napfiklad minerdlnimi nebo rostlinnymi oleii,
zejména v pfipadé kapalnych koncentrdt®, ve kterych je fedidlem
nebo nosicem olej, za vzniku herbicidni kompozice, kterd ije

schopna pouziti.

Je-1i to Zddouci, miZe byt kapalnd kompozice sloule-
niny obecného vzorce I pouZita ve formé& samo-emulgadnich kon-
centrdtd obsahujicich d&inné l4tky rozpu$téné v emulgaé&nich
¢inidlech nebo rozpou$t&dlech obsahujicich emulga&ni &inidla
kompatibilni s déinnymi ldtkami, pfilem? se pouhym pfidé-

nim vody k takovému koncentrdtu ziskd herbicidni kompozice

schopnd pouZiti.

Kapalné koncentrdty, ve kterych je fedidlem nebo no-
sicem olej, mohou byt pouZity bez dalSiho Fedéni za pouZiti

elektrostatické rozprasovaci techniky.

Herbicidni kompozice podle vyndlezu mohou rovnd% obsa-
hovat v pripadé potfeby konvencéni pfisady, jakymi jsou adhe-
ziva, ochranné koloidy, zahu3tovadla, penetraéni &inidla,

stabilizdtory, sekvestradéni &inidla, &inidla proti vyludo-
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vani fdzi ze smési, koloracni c¢inidla a inhibitory koroze.

Tyto prisady mohou rovnéZz slouZit jako nosiée nebo redidla.

Pokud neni vyslovné uvedeno jinak, jsou ndsledujici
procentické ddaje hmotnostnimi procentickymi ddaji. Vyhodnymi

herbicidnimi kompozicemi podle vyndlezu jsou

vodné suspenzni koncentrdty, které obsahuji od 10 do 70 %
jedné nebo nékolika sloucenin obecného vzorce I, od 2
do 10 % povrchové aktivniho c¢inidla, od 0,1 do 5 % za-

hustovadla a od 15 do 87,9 % vody;

smdditelné prdsky, které obsahuji od 10 do 90 % jedné
nebo ndkolika sloucenin obecného vzorce I, od 2 do 10 %
povrchové aktivniho ¢inidla a od 8 do 88 % pevného fe-

didla nebo nosice;

ve vodé rozpustné nebo ve vodé dispergovatelné prdasky,

které obsahuji od 10 az 99 % jedné nebo nékolika slou-

enin obecného vzorce I, od 2 do 40 % uhliditanu sodné-
ho a od 0 do 88 % pevného redidla;

kapalné ve vodé rozpustné koncentrdty, které obsahuji

od 5 do 50 %, napfiklad od 10 do 30 %, jedné nebo néko-
lika sloudenin obecného vzorce I, od 5 do 25 % povrchové
aktivniho &inidla a od 25 do 90 %, napriklad 45 aZ 85 %,
s vodou misitelného rozpoustédla, jakym je napriklad
dimethylformamid, nebo smési s vodou misitelného roz-

poustédla a vody;

kapalné emulgovatelné suspenzni koncentrdty, které
obsahuji od 10 do 70 % jedné nebo nékolika sloucenin
obecného vzorce I, od 5 do 15 % povrchové aktivniho
&¢inidla, od 0,1 do 5 % zahustovadla a od 10 do 84,8 %

organického rozpoustédla;

granuldty, které onsahuji od 1 do 90 %, napriklad 2
az 10 %, jedné nebo ndkolika sloulenin obecného vzorce

I, od 0,5 do 7 %, napriklad 0,5 az 2 %, povrchové aktiv-
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niho ¢inidla a od 3 do 98,5 %, naptfiklad 88 a%Z 97,5 &,

granulovaného noside a

emulgovatelné koncentrdty, které obsahuji 0,05 aZz 90 §,

vyhodné od 1 do 60 %, jedné nebo vice slouéenin obecného

vzorce I, od 0,01 do 10 %, vyhodné od 1 do 10 %, povrcho-

vé aktivniho ¢inidla a od 9,99 do 99,94 %, vyhodné od

39 do 98,99 %, organického rozpousdtédla.

Herbicidni kompozice podle vyndlezu mohou rovnéZ obsa-
hovat sloucCeniny obecného vzorce I v kombinaci, vyhodné v homo
genné dispergované formé&, s jednou nebo vice pesticidné ddinny
mi slouCeninami slouleninami a pripadné s jednim nebo vice
pesticidné prijatelnymi Yedidly nebo nosidi, povrchové aktivni
mi ¢inidly a vySe uvedenymi konvenénimi pr¥isadami. P¥iklady
dalSich pesticidné dcinnych sloucenin, kterou mohou byt zahrnu
v herbicidnich kompozicich podle vyndlezu nebo které mohou byt
pouzity soucasné s herbicidnimi kompozicemi podle vyndlezu,
jsou herbicidy (napriklad za ucelem zvétSeni spektra kontrolo-

vanych plevell), naptiklad:

alachlor, tj. 2-chlor-2',6'-diethyl—N—(methoxymethyl)acetani-
lig,

atrazine, tj. 2-chlor-4-ethylamino-6-isopropylamino-1,3,5-
triazin,

bromoxynil, tj. 3,5-dibrom-4-hydroxybenzonitril,
chlortoluron, tj. N'-(3-chlor-4—methylfenyl)—N,N—dimethylmoéo-
vina,

cyanazin, tj. 2-chlor-4-(1-kyano-1-methylethylamino)-6-ethyl-
amino-1,3,5-triazin,

2,4-D, tj. kyselina 2,4-dichlorfenoxyoctovd,

dicamba, tj. kyselina 3,6-dichlor-2-methoxybenzoovi,
difenzoquat, tj. 1,2-dimethyl-3,5-difenylpyrazoliové soli,
flampropmethyl, t7j. methyl-N-2-(N-benzoyl-3-chlor-4-fluorani-
lino)propionédt,

fluometuron, tj. N'—(3-trifluormethylfenyl)-N,N-dimethylmoéo-

vina,

ty
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isoproturon, tj. N -(4-isopropylfenyl)-N,N-dimethylmolovina,
nicosulfuron, tj. 2-(4",6 -dimethoxypyrimidin-2 -ylkarbamoyl-

sulfamoyl)-N,N-dimethylnikotinamid,

insekticidy, napfiklad syntetické pyrethroidy, napriklad per-

methrin a cypermethrin, a

fungicidy, nap¥iklad karbamdty, napfiklad methyl-N-(1-butyl-
karbamoylbenzimidazol-2-yl)karbamdt, a triazoly, naptriklad 1-(4-

chlorfenoxy)-3,3-dimethyl-1-(1,2,4-triazol-1-yl)butan-2-on.

Pesticidné Uéinné slouleniny nebo jiné biologicky ucin-
né materidly, které mohou byt zahrnuty do kompozic podle vy-
ndlezu nebo které mohou byt pouZity soulasné s herbicidnimi kom-
pozicemi podle vyndlezu, jakymi jsou napfiklad vySe uvedenée
sloudeniny, a které jsou kyselé, mohou byt pY¥ipadné pouZity
ve form& konvendénich derivdtd, napriklad ve formé soli alkalic-

kych kovd, amoniovych soli a esterd.

P¥edmétemvyndlezu je rovnéZ vyrobek, ktery obsahuje
alesponi jeden benzimidazolylovy derivdt obecného vzorce I
nebo vyhodn& vySe popsanou herbicidni kompozici a vyhodné
herbicidni koncentrdt, ktery musi byt pfed pouzitim z¥edén,
v zésobniku pro vySe uvedeny derivdt nebo derivaty obecného
vzorce I nebo herbicidni kompozici a ndvod, ktery je fyzicky
pripojen k uvedenému zdsobniku a ktery obsahuje informace o tom,
jakym zptisobem md byt uvnit¥ obsaZeny derivédt nebo derivaty
obecného vzorce I nebo uvedend herbicidni kompzice pouzZit,
reép. pouzita za Ulelem kontroly rustu plevell. Uvedeny za-
sobnik bude obvyklym zdsobnikem, ktery je pouzivdn pro sklado-
védni chemickych ldtek, které jsou pfi normdlni okolni teplote
pevné, a herbicidnich kompozic, zejména ve formé koncentratu,
a ktery md obvyklou formu plechovky, kterd miZe na vnit¥ni
strand nalakovdna, nebo nddoby z plastické hmoty nebo skla
a’ pripad&, Ze je‘obsah zédsobniku pevny a je napriklad tvoren
granulovanou herbicidni kompozici, potom miZe mit zdsobnik
formu krabice z lepenky, plastické hmoty nebo plechu nebo
pytle. Tento zdsobnik bude mit dostatecny obsah k tomu, aby
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pojmul mnozstvi benzimidazolylového derivdtu nebo herbicidni
kompozice, potrebné k oSetfeni alespofi jednoho akru pozemku
za UCelem kontroly ristu plevele, av8ak nemél by mit v&t3i
velikost, neZ je velikost, kterd je j&5té& vhodnd pro nendrod-
nou manipulaci s takovym zdsobnikem. Nivod bude se zésobnikem

fyzicky spojen napriklad tak, Ze bude natidtén pfimo na zdsob-

niku nebo na Stitku, ktery bude na zdsobniku nalepen nebo ktery
bude spojen se zdsobnikem ve formé visadky. Instrukce obsaZené
v tomto ndvodu budou uvddét, Ze obsah zdsobniku se po pFfipad- |
ném z¥edéni aplikuje za ulelem kontroly ruistu plebele v aplikaé-
ni ddvce od 0,01 do 20 kg U&inné ldtky na hektar zptsobem,

ktery je v ndvodu popséan.

V ndsledujici &&sti popisu budou uvedeny p¥iklady her-

bicidnich kompozic podle vyndlezu.
Priklad C1

Rozpustny koncentrdt md ndsledujici sloZeni:

i¢innd ldtka (sloucdenina 1) 20 % hm./obj.
33% (hm./obj.) roztok hydroxidu draselného 10 & obj./obj.
tetrahydrofurfurylalkohol 10 % obj./obj.
voda do 100 objemu.

Tento koncentrdt se pripravi michdnim tetrahydrofurfu-
rylalkoholu, U¢inné l4tky (sloucenina 1) a 90 % z celkového
pouzitého objemu vody a pomalym p¥iddvdnim roztoku hydroxidu
draselného aZ k dosaZeni stdlé hodnoty pH 7-8, nale? se objem

doplni vodou.

Stejnym zpisobem mohou byt pfipraveny i ostatni kon-
centrdty tak, Ze se pouzity benzimidazolylovy derivdt (slou-
Cenina 1) nahradi ostatnimi sloudeninami obecného vzorce I.

Priklad C2

Smdcitelny prdsek mad ndsledujici sloZeni:
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i¢innd latka 50 ¢ hm./hm.
dodecylbenzensulfondt sodny % hm./hm.
lignosulfonat sodny 5 ¢ hm./hm.
formaldehydalkylnaftalensulfondt sodny % hm./hm.
mikrojemny oxid kremicity 3 % hm./hm.
kaolin 37 % hm./hm..

Tento smaditelny prések se pripravi smisenim uvedenych

slozek a semletim uvedené smési ve vzduchovém tryskovém mlynu.

Stejnym zplsobem mohou byt pripraveny i dalsi smacCitelné
prdsky tak, Ze se pouzity benzimidazolylovy derivat (slouceni-

na 1) nahradi ostatnimi sloudeninami obecného vzorce I.

Priklad C3

Ve vodé rozpustny prdSek md ndsledujici slozeni:

uéinnd latka (sloucCenina 1) 50 $ hm./hm.
dodecylbenzensulfondt sodny % hm./hm.
mikrojemny oxid k¥emicity % hm./hm.
hydrogenuhliéitan sodny 62 % hm./hm.

Ve vodé& rozpustny prdsSek se pripravi smiSenim uvedenych

sloZek a rozemletim smési v kladivovém mlynu.

Stejnym zplsobem mohou byt pfipraveny i dals$i ve vodé
rozpustné prdsky tak, Ze se pouzity benzimidazolylovy derivat
(sloudenina 1) nahradi ostatnimi sloudeninami obecného vzor-

ce I.

V ndsledujici ¢dsti popisu je uvedeno pouziti reprezen-
tativnich sloudenin obecného vzorce I pfi herbicidnich aplika-

cich.

Zplsoby pouziti herbicidnich sloucenin

a) Obecnd metodika

Vhodnd mnoZstvi sloulenin pouZitych pro o3et¥eni rostlin




se rozpusti v acetonu za vzniku roztokl ekvivalentnich apli-
kacénim davkdm 4000 g testované sloudeniny na hektar. Tyto roz-
toky se potom aplikuji za pouziti standardnich laboratornich
rozprasovacd uvolfiujicich 290 litrd postfiku kapaliny na hek-

tar.
b) Preemergentni kontrola rdstu plevelt

Semena rostlin byla zaseta do Ctvercovych plastikovych
kofendcld, majicich délku strany 70 mm a hloubku 75 mm a naplné-
nych nesterilni pidou. Do ko¥enddd byla zaseta ndsledujici mnoZst-

vi semen:

U\
Q¢

Priblizny poclet semen/koren

Plevele

1)Sirokolisté plevele

Abutilon theophrasti 10
Amaranthus retroflexus 20
Galium aparine 10
Ipomoea purpurea 10
Sinapis arvensis 15
Xanthium strumarium 2

2) travni plevele

Alopecurus myosuroides 15
Avena fatua 10
Echinochloa crus-galli 15
Setaria viridis 20

3)8achorovité plevele

Cyperus esculentus 3

Uzitkové plodiny

1)Sirokolisté uZitkové plodiny

Bavlna 3

Soija 3




Tabulka (pokracovdni)

2) travni uzitkové plodiny

Kukurice 2
RyzZe 6
P3enice 6

Sloudeniny podle vyndlezu byly aplikovény na povrch pi-
dy obsahujici sena zpGsobem uvedenym v odstavci a). Pro kazdy
plevel a kaZdou uZitkovou plodinu byl vy&lenén jeden kofenac,
ktery nebyl vystaven postfiku vibec a jeden kofendl, ktery
byl vystaven postfiku samotného acetonu (kontrolni vzorky).

Po provedeném post¥iku se kofendle umisti ve skleniku na ka-
pildrni rohoZ, kde se zavlazuji zkrdpénim. Po 24 dnech od
aplikace testovanych sloulenin se vizudlné vyhodnoti posSkoze-
ni rostlin. Ziskané vysledky se vyjdd¥i jako procentickd re-
dukce rastu plevel® nebo uZitkovych plodin ve srovani se

s~

stavem rostlin v kontrolnich kofendcich.
c) Postemergentni kontrola ristu pleveld

Plevele a uzitkové rostliny se zaseji do Ctvercovych
ko¥enddd, majicich délku strany 70 mm a hlobku 75 mm a naplné-
nych kofenddovym kompostem (John Innes), s vyjimkou plevele
Amaranthus, ktery se zasadi ve stddiu sazenice a prevede se
do koFendldt tyden pfed postfikem. Rostliny se potom nechaji
riast ve skleniku aZ do okamZiku, kdy jsou schopné postriku
testovanymi slouleninami. V jednotlivych kofendcich byly nd-

sledujici podty rostlin v ndsledujicich rustovych stddiich.

Polet rostlin/korenidd RlUstové
stadium

1) Sirokolisté plevele
Abutilon theophrasti 3 1-2 listy

Amaranthus retroflexus 4 1-2 listy
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Tabulka (pokracovdni)

Galium aparine 3 1. preslen
Ipomoea purpurea 3 1-2 listy
Sinapis arvensis 4 2 listy
Xanthium strumarium 1 2-3 listy
2) Travni plevele

Alopecurus myosuriides g~12 1-2 lis£y
Avena fatua 12-18 1-2 listy
Echinochloa crus-galli 4 2-3 listy
Setaria viridis 15-25 1-2 listy
3) Sdchorovité plevele

Cyperus esculentus 3 3 listy
1) Sirokolisté uZitkové plodiny

Bavlna 2 1 list
Soja 2 2 listy
2) Travni uzitkové plodiny

Kukufice 2 2-3 listy
Ryze 4 2-3 listy
PSenice 5 2-3 listy

Slouceniny pouzité k oSetfeni rostlin se aplikuji na
rostliny zpisobem uvedenym v odstavci a). Pro kazdy plevel
a kazdou uZitkovou plodinu se vyhradi jeden koYend&, ktery
se nevystavi post¥iku vibec, a jeden kofendl, ktery se vy-
stavi postfiku samotného acetonu. Po provedeném postfiku se
korendCe ulozi do skleniku na kapildrni rohoZ, kde se zavla-
zi zkrdpénim jednou po 24 hodindch a potom regulovanou spod-
ni zdvlahou. 20 a¥ 24 dnd po postfiku se provede vizudlni vy-
hodnoceni poskozeni rostlin. Ziskané vysledky se vyjddri ja-
ko procentickd redukce rustu nebo poSkozeni uZitkovych plodin
nebo plevell, ve srovndni s rostlinami v kontrolnich kofe-

nadich.




Reprezentativni slouleniny podle vyndlezu, pouzité
v aplikaéni ddvce 4000 g/ha nebo v ddvce nizsi,vykazuji zna-
menitou Urovenh herbicidni uUclinnosti pr¥i vySe popsanych testech,
prilemZ pf¥i preemergentni nebo postemergentni aplikaci zplisobuji
90% redukci ristu jednoho nebo vice plevelovych druhd a jsou

dobfe tolerovédny jednou nebo vice uzitkovymi plodinami.

JestliZe se slouceniny 4, 5, 9, 11, 12, 14 a 15 apliku-
ji preemergentné v aplikacni davce 1000 g/ha, zp&sobﬁji tytosloude-
niny alespoi 90% redukci ristu jednoho nebo vice plevelovych
druhd a jsou pfitom tolerovény jednou nebo vice uzitkovymi plo-

dinami.

Jestlize se slcuceniny 2, 3, 5, 7, 8, 9, 12 a 14 apli-
kuji postemergentné v aplikacéni ddvce 1000 g/ha, zpisobuji
tyto slouleniny alespofi 90% redukci rGstu jednoho nebo vice
plevelovych druhl a jsou pfitom tolerovany jednou nebo vice

uzitkovymi plodinami.

JestliZ’e jsou sloudeniny 1, 2, 3, 6, 7, 8 a 15 aplikova-
ny preemergentnd v aplikaéni ddvce 1000 g/ha, zpisobuji tyto

sloudeniny alespon 90% redukci ruistu vSech plevelovych druha.

Jestli?e se sloudeniny 1 a 6 aplikuji postemergentné
v aplikaéni ddvce 250 g/ha, zplisobuji tyto slouleniny alespon
90% redukci rustu jednoho nebo vice plevelovych druhli a jsou

tolerovdny jednou nebo vice uzitkovymi plodinami.
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ve kterém

Y znamena
primou nebo rozvétvenou alkylovou, alkenylovou nebo
alkinylovou skupinu s nejvysSe 8 uhlikovymi atomy, kte-
rd je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupina-
mi R1, které mohou byt totoZné nebo odlisné,
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -OR,
2R3, atom halogenu, 0O-arylovou

skupinu, kyano-skupinu, skupinu -NR4R5, arylovou sku-

skupinu -SR, skupinu -SO

pinu, aralkylovou skupinu nebo nitro-skupinu, nebo

cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, kte-




je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupinami
R], které mohou byt totozné nebo odlisné,

znamena

primou nebo rozvétvenou alkylovou, alkenylovou nebo
alkinylovou skupinu s nejvyse 8 uhlikovymi atomy, kte-
ré je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupina-
mi Rl, které mohou byt totoZné nebo odlisné, nebo
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy,
kterd je pripadné substituovdna jednou nebo vice skupi-
nami R1, které mohou byt totoZné nebo odlisné, nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -SR,
skupinu -OR, skupinu —OR1a, atom halogenu, arylovou
skupinu, aralkylovou skupinu, O-arylovou skupinu ne-
bo -NR7R8,

znamena

skupinu -OH nebo skupinu -NR7R8, nebo ‘
skupinu -X-M, ve které X znamend atom kysliku nebo
atom siry a

znamena

pr¥imou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu obsahujici
nejvySe 8 uhlikovych atoml, kterd je pripadné substi-
tuovédna jednou nebo vice skupinami R1, které mohou

byt toto¥né nebo odli&né, nebo

cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, kte-
rd je p¥ipadné substituovdna jednou nebo vice skupi-
nami R1, které mohou byt totoZné nebo odlisné, nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahfnujici arylovou skupinu

a aralkylovou skupinu, nebo

skupinu
R4
[ | 1 6
? c=¢C-———R nebo
RSJ '
_ i q
skupinu
R41
! R5
? (I: = C— nebo
LR“J La Ngh
q




la

‘znamena

- I11 -

skupinu R9
-N=C/ .
\Rm
znamend skupinu -S0,B,

znamena

primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nejvy$e

6 uhlikovymi atomy, kterd je pfipadné substituovdna
jednou nebo vice skupinami, které mohou byt totoZné
nebo odlisné a které jsou zvolené z mnoZiny zahrnuji-
ci skupinu -OR3, -sR® a atom halogenu, nebo
cykloalkylovou skupinu obsahujici 3 az 8 uhlikovych
atoml, kterd je pripadné substituovdna jednou nebo vi-
ce skupinami, které mohou byt totozZné nebo odlisné a

které jsou zvoleny z mnoZiny zahrnujici skupinu —OR3,

-SR3, R3 a atom halogenu, nebo

skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici arylovou skupinu,
aralkylovou skupinu a skupinu -NR7R8, |

znamena

pfimou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nejvyse

8 uhlikovymi atomy, kterd je pripadné substituovdna
jednou nebo vice skupinami R1, které mohou byt totoZné

nebo odli§né, nebo
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, kte-
rd je pfipadné substituovdna jednou nebo vice skupinami
R3, které mohou byt totozZné nebo odlisné,

znamena
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu -OR3,

3

skupinu -SR3, atom halogenu, skupinu R~ nebo 0O-arylo-

vou skupinu,

skupinu .
R4
_ 6
C cC=C-R nebo
RS
L Jdr



skupinu _
41 5
R R
C c=2cC '
\}4 2j N
r
R znamena primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu s nej-

vySe 6 uhlikovymi atomy, kterd je pripadné substituova-
na jednim nebo vice atomy halogenu, které mohou byt to-
tozné nebo odlisné,

R‘, R41, R42 a RS, které mohou byt totozné nebo odlisné, kaz-
dy znamend atom vodiku nebo primou nebo rozvétvenou
alkylovou skupinu s nejvySe 6 uhlikovymi atomy, kterd je
pripadné substituovdna jednim nebo vice atomy halogenu,
které mohou byt totoZné nebo odlisné,

R znamend skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu
R4 a aralkylovou skupinu,

R’ a R°, které mohou byt totoZné nebo odlis$né, kazdy znamend
atom vodiku nebo
skupinu zvolenou z mnoziny zahrnujici skupinu R, sku-
pinu —OR3, skupinu —SR3, atom halogenu, skupinu R3,
0-arylovou skupinu, arylovou skupinu nebo aralkylovou
skupinu, nebo R7 a R8 mohou spoleéné s atomem dusiku,
ke kterému jsou vazdny, tvorit heterocyklickou skupinu
se 3 az 6 uhlikovymi atomy v kruhu a zddnym, 1 nebo
2 heteroatomy v kruhu zvolenymi z mnoziny zahrnujici
atom dusiku, atom kysliku a atom siry,

r? a R1O, které mohou byt totoZné nebo odlisné, kazdy znamend

atom vodiku nebo

pr¥imou nebo rozvé&tvenou alkylovou skupinu s nejvySe

8 uhlikovymi atomy, kterd miZe byt substituovdna jed-

nou nebo vice skupinami, které mohou byt totoZné nebo

odlidné a které jsou zvoleny z mnoZiny zahrnujici atom

halogenu, skupinu -OR a skupinu —S(O)SR, ve které s

znamenad nulu, 1 nebo 2, nebo fenylovou skupinu, ktera

je pripadné substituovdna jednou aZz Ctyfmi skupinami,
které mohou byt totoZné nebo odlisné a ktere jsou zvo-

leny z mnoziny zahrnujici nitro-skupinu, skupinu R,




4.5

skupinu -NR"R”, atom halogenu nebo skupinu —S(O)SR,

nebo

5- nebo 6-Clennou heterocyklickou skupinu obsahujici
3 az 5 uhlikovych atomi v kruhu a jeden nebo vice he-
teroatomd v kruhu zvolenych z mnoZiny zahrnujici atom
dusiku, atom siry a atom kysliku, napfiklad thienylo-
vou skupinu, furylovou skupinu, piperidylovou skupinu,
thiazolylovou skupinu, kterd je pripadné substituovd-
na jednou nebo vice skupinami R‘, které mohou byt to-
tozné nebo odliéné nebo
R9 a Rlo mohou spoleCné s atomem dusiku, ke kterému
jsou vdzany, tvorit heterocyklickou skupinu obsahujici
4 nebo 5 uhlikovych atomd v kruhu, kterd miZe byt pfi-
padné substituovdna 1 az 3 skupinami R3, které mohou
byt totozné nebo odlisné,

arylova skupina znamena
fenylovou skupinu, kterd je pripadné substituovédna 1
az 4 skupinami, které mohou byt totoZné nebo odlisné
a které jsou zvolené z mnoZiny zahrnujici skupinu -OR3,
skupinu -SR3, atom halogenu a skupinu R3, nebo
5- nebo 6-¢lennou heterocyklickou skupinu obsahujici
3 az 5 uhlikovych atomi v kruhu a jeden nebo vice he-
teroatomi v kruhu, které jsou zvolené z mnoZiny zahrnu-
jici atom dusiku, atom siry a atom kysliku, nap¥iklad
thienylovou skupinu, furylovou skupinu, piperidylovou
skupinu, thiazolylovou skupinu, kterd je pfipadné sub-
stituovédna jednou nebo vice skupinami, které mohou byt
totoZné nebo odlisSné a které jsou zvoleny z mnoZiny
zahrnujici skupinu -OR3, skupinu -SR3, atom halogenu
a skupinu R3, '

aralkylovd skupina znamend -(CR4

Rs)ﬁarylovou skupinu,
napriklad benzylovou skupinu,

m znamend celé Cislo od 1 do 4, prilemZ skupiny y! jsou
totozné nebo odlisné v pripadé, Ze m je vétSi neZ 1,
znamend nulu nebo celé ¢&islo od 1 do 3,
znamend 1 nebo 2,

q znamend celé ¢islo od 1 do 3,




_VI -

r znamend celé ¢islo od 1 do 5,
pfidem v pfipadd, Ze r, p nebo g je vétSi nez 1, potom skupi-

42_

ny -cr?r’- a skupiny -cr*'r mohou byt totoZné nebo odlisné,

s vyhradou spolivajici v tom, Ze jedna ze skupin v! znamend
skupinu —OR1a bud v poloze 4 nebo v poloze 5 benzimidazolové-

ho kruhu,

pridemz v p¥ipadé, Ze n znamend 2 nebo 3, potom dvé skupiny

Y, které jsou vzdjemnd prilehlé v poloze 5 a v poloze 6 pyridi-
nového, tvori spoledné s atomem uhliku, ke kterému jsou pripoje-
ny, kondenzovany fenylovy kruh nebo mohou tvorit alifaticky

nebo aromaticky kruh majici 5 nebo 6 atomd v kruhu a ne vice

ne? 2 heteroatomy v kruhu, které jsou zvoleny z mnoziny zahrnu-
jici atom kysliku a atom siry, napfiklad thieno/2,3-b/pyridinovy
kruh, thieno/3,2-b/pyridinovy kruh, furo/2,3-b/pyridinovy kruh,
furo/3,2-b/pyridinovy kruh, 3,4-dihydropyrano/3,2-b/pyridinovy
kruh, 2,3-dihydropyrano/3,2-b/pyridinovy kruh nebo 2,3-dihydro-
pyrano/3,2-b/pyridinovy kruh,

a jejich zemé&d&lsky pfijatelné soli.

2. Sloudenina podle ndroku 1 obecného vzorce I, ve kterém
. . 7.8

a) A znamena skupinu —SOZNR R~ a/nebo

b) R? znamend skupinu -OH nebo skupinu =-XM a/nebo

c) Y znamend alkylovou skupinu s 1 nebo 2 uhlikovymi

atomy, kterd je pripadné substituovdna jednim nebo

vice atomy halogenu, napfiklad methylovou skupinu,
ethylovou skupinu nebo trifluormethylovou skupinu a/nebo

a) v! znamena skupinu -OR, napriklad methoxylovou skupinu
nebo ethoxylovou skupinu, nebo atom halogenu, napriklad
atom fluoru nebo atom chloru, nebo skupinu —OR1a nebo

skupinu -NR7R8 a/nebo

e) m znamend 1 nebo 2 a/nebo

£) R a RS, které mohou byt totoZné nebo odlisné, kazdy




g)

h)

i)

3)

- VII -

znamend primou nebo rozvétvenou alkylovou skupinu obsa-
hujici nejvySe 4 uhlikové atomy, kterd je p¥ipadné sub-

stituovdna jednim nebo vice atomy, které mohou byt to-

tozné nebo odlidné a které jsou zvoleny z mnoZiny za-

hrnujici atom fluoru a atom chloru a/nebo

X znamend atom kysliku a/nebo

R4, R41, R42, R a R6, které mohou byt totoZné nebo

odlisné, kaZdy znamend atom vodiku nebo pfimou nebo
rozvétvenou alkylovou skupinu obsahujici nejvySe 4 uhli
kové atomy, kterd je pripadné substituovdna jednim ne-

bo vice atomy halogenu a/nebo

n znamenda nulu, 1 nebo 2 a/nebo

r znamend 1 nebo 2, nejvyhodnéji 1,

pricemZ ostatni obecné substituenty maji vySe uvedeny vyznam.

3.
kterém
B

r2

Sloucenina podle ndroku 1 nebo 2 obecného vzorce I, ve

znamend skupinu ~S0,NMe,,,

znamena skupinu ~OH nebo skupinu =-X-M,

znamend methylovou skupinu nebo 2-propinylovou sku-
pinu nebo draselny nebo isopropylamoniovy kationt,

znamend atom kysliku,

znamend skupinu -OR1a v poloze 4 benzimidazolového
kruhu,

znamend 2-propenylovou skupinu, 2-propinylovou skupinu

nebo 2-butinylovou skupinu,

znamend methylovou skupinu, ethylovou skupinu nebo dvé

skupiny Y v poloze 5 a poloze 6 pyridinového kruhu tvo-
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t{ spolené s atomem uhliku, ke kterému jsou vazany, kon-

denzovany fenylovy kruh,
znamend 1 a

znamend 1 nebo 2.
Sloudenina podle ndroku 1, 2 nebo 3, kterou je

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3~-karboxylovd,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol—Z—yl/-6—methylpyridin—3—karboxykarboxylové,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/-5-methylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-/N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/-5-ethylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)=-4-(2-propenyloxy)-

benzimidazol-2-yl/chinolin-3-karboxylova,

kyselina 2-/1-(N N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylovd,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-z-yl/-6—methylpyridin—3—karboxylové,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/-5-methylpyridin-3-karboxylova,

kyselina 2—/1—(N,N—dimethylsulfamoyl)—4—(2-propinyloxy)-

benzimidazol—z-yl/chinolin-3—karboxylové,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/-5-ethylpyridin-3-karboxylovéd,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-butinyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxylova,




5. Zplisob pripravy sloudenin obecného vzorce I podle ni-
roku 1, vy znaceny t im, Ze zahrnuje:
a) v pripadé, ze R2 znamend skupinu -XM nebo skupinu -NrR8

reakci sloucCeniny obecného vzorce ClSOzB se slouceninou obec-

ného vzorce Ia

ve kterém A' znamend atom vodiku, R? znamend skupinu =-XM ne-
bo skupinu -NR'R

uvedené v ndroku 1, v pritomnosti &inidla vdzajiciho kyselinu,

.-.Ix_.

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4~-(2-butinyloxy)-

benzimidazol-2-yl/chinolin-3-karboxylovd,

kyselina 2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-5-(2-propinyloxy)-
benzimidazol=-2~-yl/pyridin-3-karboxylovd nebo jejich ze-

médélsky pfijatelnd sil nebo

2-propinyl-2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-propinyl-
oxy)benzimidazol-2-yl/-5-methylpyridin-3-karboxylat,

isopropylamonium-2-/1-(N,N-dimethylsulfamoyl)-4-(2-pro-
penyloxy)benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxyldt nebo

methyl-2-/1-N,N-dimethylsulfamoyl-4-(2-propenyloxy)-
benzimidazol-2-yl/pyridin-3-karboxyldt.

(Ia)

’R® a ostatni obecné substituenty maji vyznamy
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b) v pripadé, ze R? znamend skupinu -OH, hydrolyzu slou-

o . <. . 2 . .
deniny obecného vzorce I, ve kteréem R” znamena skupinu -XM,

c) v pripadé, Ze m znamend 1 nebo 2, jedna ze skupin y!

1a’ kterd zaujimd polohu 4 nebo polohu 5

znamend skupinu -OR
benzimidazolového kruhu, R2 znamend skupinu -X-M, ve které

X znamend atom kysliku a M znamend primou nebo rozvétvenou
alkylovou skupinu obsahujici nejvysSe 8 uhlikovych atomi, nebo
cykloalkylovou skupinu obsahujici 3 az 6 uhlikovych atomi a

Y md vyznam uvedeny v ndroku 1 s vyjimkou alkenylové skupiny,
nebo alkinylové skupiny nebo atomu chloru, atomu bromu nebo
atomu jodu,

reakci hydroxybenzimidazolu obecného vzorce XIV

N COR?
L
N 'Q ' N \/OH
AN | (XIV)
.N P )
A

ve kterém t znamend 0 nebo 1 a hydroxylovd skupina zaujima po-
lohu 4 nebo polohu 5 benzimidazolového kruhu, se slouceninou
obecného vzorce R‘a—L, ve kterém L znamend odstépitelnou sku-
pinu, za dcelem pfevedeni hydroxy-skupiny v poloze 4 nebo v

poloze 5 benzimidazolového kruhu na skupinu —OR1a,

a pripadnou ndslednou konverzi takto ziskané slouCeniny na

jeji sal.

6. Herbicidni kompozice, vy znac¢en & t im, Ze
jako uUZinnou slozku obsahuje herbicidné G&inné mnoZstvi ben-

zimidazolylového derivdtu obecného vzorce I podle nékterého
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‘vzorce I podle nékterého z ndrokd 1 aZ 4 nebo jeho zem@d&lsky

_XI—

z ndrokd 1 aZ 4 nebo jeho zemédélsky prijatelné soli v kombi-
naci se zemédélsky pfijatelnym Yedidlem nebo nosidem a/nebo

povrchove aktivnim ¢inidlem.

Herbicidni kompozice podle ndroku 6, vy zna & e n &

7
t im, Ze obsahuje 0,05 aZ 90 % hmotnosti u&inné sloZky.

8. Herbicidni kompozice podle ndroku 6 nebo 7, v y z n a-
cenad t im, Ze md kapalnou formu a Ze obsahuje 0,05 az
25 % hmotnosti povrchové aktivniho &inidla.

9. Herbicidni kompozice podle nékterého z ndroku 6, 7 ne-
bo 8, vyznacend tim, Ze md formu vodného suspenzniho koncentrid

tu, smdcitelného prdsku, ve vodé& rozpustného nebo ve vodd dis-

pergovatelného prdsku, kapalného ve vodé& rozpustného koncentrd
tu, kapalného emulgovatelného suspenzniho koncentrdtu, granu- |

ldtu nebo emulgovatelného koncentrdtu.

10. Zpisob kontroly ristu pleveld v dané lokalit&, v y z n

ceny t i m, Ze se do uvedené lokality aplikuje herbi-

cidné Cinné mnoZstvi benzimidazolylového derivdtu obecného
prijatelné soli.

11. Zpusob podle ndroku 10, vy znadeny tim,

Ze v pfipadé, Ze je danou lokalitou plocha pouZitd nebo urde-
nd pro rist uZitkovych plodin, aplikuje se d&innd sloulenina
v mnozstvi 0,01 aZ 4,0 kg/ha.

12. Zpisob podle ndroku 10, v y znaéen y tim,

ze v pripadéd, %e uvedenou. lokalitou je plocha, kterd neni po-

uzita ani neni urdena pro ruist uZitkovych plodin, aplikuje

se uc¢innd sloucenina v mnoZstvi 1,0 aZ 20,0 kg/ha.

13. SloucCenina obecného vzorce Iadefinovand v ndroku 4.
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