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(57)  Anotacia:

Nové zlieniny vieobecného vzorca (I), v ktorom R! je
vodik, Cjj-alkyl, Ci.j-cykloalkyl, halogén-C, s-alkyl
alebo pripadne substituovany Cs.jg-aryl, R’ je Cris-
-alkyl, C,s-alkenyl, C,g-alkinyl, halogén-C,s-alkyl,
halogén-C, s-alkenyl, kyano-C,g-alkyl, Cj¢-alkoxy-
-Cre-alkyl, C,¢-alkoxykarbonyl-C,¢-alkyl, Cj¢-al-
koxykarbonyl-C,¢-alkenyl, C,.s-alkylamino-C, ¢-alkyl,
di-C.¢-alkylamino-C, ¢-alkyl, pripadne substituovany
C,s-cykloalkyl alebo C,.-cykloalkyl-C,.¢-alkyl, pri-
padne substituovany Cﬁ_lo-aryl-Cl_s-alkyl alebo Cﬁ.lo‘
-aryl, X a Y znamenaju nezavisle od seba atom kyslika
alebo atom siry. Dalej sa opisuje herbicidny prostrie-
dok, ktory ako uinni zlozku obsahuje aspoii jednu
zlueninu vieobecného vzorca (1), v ktorom R! je Cyq-
-alkyl alebo C,_,-helogénalkyl, R? je Cy.ye-alkyl, C)6-
-halogénalkyl, pripadne substituovany Cj.j;cykloalkyl,
C,g-alkinyl, pripadne substituovany Cs-cykloalkyl-
-Cy.4alkyl, X a Y znamenaju atom kyslika. Dalej sa o-
pisuju spdsoby vyroby zlidenin vzorca (1) a nové me-
dziprodukty, ktoré sa pritom pouZivaji.

(1)
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Oblast’ techniky

Vynélez sa tyka novych substituovanych triazolind-
nov, niekolkych spdsobov ich pripravy a ich pouZitia ako
herbicidov. Dalej sa vynilez tyka novych medziproduk-
tov, ktoré sa pouZivaju pri vyrobe uvedenych novych
substituovanych triazolinénov.

Doterajsi stav techniky

Je zndme, e urdité heterocyklické zludeniny obsa-
hujice ako heteroatém dusik, ako napriklad 4-amino-3-
-metyl-6-fenyl-1,2,4- triazin-5-6n alebo N-izobutyl-2-
-oximidazolidin-1-karboxamid (porov. napriklad DE-
-0S 23 64 474 a R. Wegler "Chemie der Pflanzenschutz-
-und Schidlingsbekdmpfungsmittel, zv. 5, 219 (1977)
maji herbicidne vlastnosti.

Herbicidna ucinnost tychto prv znamych zlicenin
proti burinam, ktoré sa daj hubit vel'mi problematicky,
nie je viak rovnako ako ich znaSanlivost’ dbleZitymi kul-
timymi rastlinami dplne uspokojiva vo vietkych oblas-
tiach pouZitia.

Dalej sii zndme urdité substituované triazolindny, ako
napriklad 1-(N,N-dimetylkarbamoyl)-3-fenyl-4-amino-1,-
2,44riazolin-5-6n (porov. J. Heterocycl. Chem 17,
1691 - 1696 (1980), Org. Mass. Spectrom. 14, 369 - 378
(1979)).

O uéinnosti tychto prv znamych triazolindnov ako
herbicidov vSak doteraz nebolo ni¢ znédme.

Podstata vynalezu

V stidasnosti boli najdené nové substituované triazo-
lindény vSeobecného vzorca (I)
2 MY,
\E_ w2
. o,

1 7 o\ NH-R?

R

v ktorom

R! znamend atém vodika, priamu alebo rozvetveni al-
kylovii skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, cykloatkylovd
skupinu s 3 az 7 atdémami uhlika v cykloalkylove;j Casti,
pripadne aspoii raz, rovnako alebo 1dzne atémom haloge-
nu substituovand arylovi skupinu so 6 aZ 10 atémami
uhlika alebo halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 4 atomami
vhlika a s aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami
halogénu,

R? znamené priamu alebo rozvetvemi alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atémami uhlika, alkenylova skupinu s 2 aZ 8 a-
témarmi ublika, alkinylovii skupinu s 2 aZ 8 atdmami uh-
lika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika a s
1 aZ 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
halogénalkenylovii skupinu s 2 aZ 8 atomami uhlika a s 1
aZ 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogenu,
kyanoalkylov: skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, alkoxy-
alkylovi skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkoxylovej i
alkylovej ¢asti, alkoxykarbonylalkylova skupinu so vZdy
s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkoxylovej i alkylovej ¢asti,
alkoxykarbonylalkenylova skupinu s 1 aZ 6 atémami uh-
lika v alkoxylovej Casti a s 2 aZ 6 atomami uhlika v alke-
nylovej &asti, alkylaminoalkylovi skupinu s 1 aZ 6 ato-
mamni uhlika v alkylovych &astiach, dialkylaminoalkylo-
via skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkylovych Castiach
alebo vZdy pripadne aspoii raz rovnako alebo rozne sub-

stituovant cykloalkylovi alebo cykloalkylalkylovu sku-
pinu vZdy s 3 a¥ 12 atémami uhlika v cykloalkylovej
Zasti a s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkylovej Casti s pria-
mym alebo rozvetvenym retazcom, pricom ako substitu-
enty prichddzajii do tivahy além halogénu, priama alebo
rozvetvena alkylova skupina s 1 aZ 4 atomami uhlika,
halogénalkylové skupina s 1 aZ 4 atémami uhlika, halo-
génalkylova skupina s 1 aZ 4 atomami uhlika a s 1 a7 9
rovnakymi alebo rdznymi atémami halogénu alebo halo-
génalkenylova skupina s aZ 4 atomami uhlika v priamom
alebo rozvetvenom retazci a s 1 aZz 5 rovnakymi alebo
rozdielnymi atémami halogénu,
dalej R? znamené pripadne aspofi jednu, rovnako alebo
rozne substituovany aralkylovii skupinu, alebo arylovd
skupinu so 6 az 10 atomami uhlika v arylovej tasti a pri-
padne s 1 aZ 8 atémami uhlika v priame) alebo v rozvet-
venej alkylovej asti, pricom ako substituenty alkylovej
skupiny prichadzaji pripadne do tivahy atémy halogénu a
ako substituenty arylovej skupiny prichddzaji do uvahy
atém halogénu, priama alebo rozvetvena alkylové skupi-
na s 1 a2 6 atémami uhlika, alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6
atémami uhlika,
X znamend atém kyslika alebo atém siry a
Y znamens atém kyslika alebo atom siry.

Predmetom predloZeného vynalezu sii hlavne substi-
tuované triazolinény véeobecného vzorea (I), v ktorom

R! znameni atém vodika, priamu alebo rozvetvent al-
kylovit skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, cykloalkylovi
skupinu s 3 a? 7 atomami uhlika alebo pripadne aspofi
raz, rovnako alebo rdzne atémom halogénu substituovani
lovi skupinu so 6 aZ 10 atomami uhlika,

R? znamend priamu alebo rozvetvend alkylovi skupinu s
1 a 18 atbmami uhlika, alkenylovil skupinu s 2 aZ 8 a-
témami uhlika, alkinylovi skupinu s 2 aZ 8 atémami uh-
lika, halogénalkylova skupinu s 1 a7 8 atomami uhlika a s
1 a% 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
halogénalkenylova skupinu s 2 «Z 8 atomami uhlikaa s 1
aZ 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
kyanoalkylova skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxy-
alkylovii skupinu s 1 a2 6 atomami uhlika v alkoxylovej i
alkylovej gasti alebo alkoxykarbonylalkylovii skupinu so
vzdy s 1 aZ 6 atbmami uhlika v alkoxylovej i alkylovej
Zasti, dialkylaminoalkylova skupinu s 1 aZ 6 atdmami
uhlika v alkylovych Castiach alebo vZdy pripadne aspoii
raz rovnako alebo rozne substituovani cykloalkylowvii,
alebo cykloalkylalkylov skupinu vZdy s 3 aZ 8 atomami
uhlika v cykloalkylovej €asti a s 1 aZ 6 atémami uhlika v
alkylovej ¢asti s priamym alebo rozvetvenym retazcom,
pri¢om ako substituenty prichéddzajii do tivahy atém halo-
génu, priama alebo rozvetvena alkylova skupina s 1 az 4
atémami uhlika, halogénalkylova skupina s 1 aZ 4 at6-
mami uhlika a s 1 aZ 9 rovnakymi alebo rdznymi atoma-
mi halogénu alebo halogénalkenylové skupina s aZ 4 a-
témami uhlika v priamom alebo rozvetvenom refazci a s
1 a2 5 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
d'alej R? znamen4 pripadne aspon jednu, rovnako alebo
rozne substituovant aralkylovil alebo arylovii skupinu so
6 a7 10 atomami uhlika v arylovej Casti a pripadne s 1 az
8 atémami uhlika v priame;j alebo v rozvetvenej alkylovej
Zasti, pritom ako substituenty alkylovej skupiny pricha-
dzajii pripadne do uivahy atémy halogénu a ako substitu-
enty arylovej skupiny prichadzajui do tivahy atém halogé-
nu, priama alebo rozvetvena alkylova skupina s 1 aZ 6
atémami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6 atomami
uhlika,
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X znamena atém kyslika alebo atém siry a
Y znamens atém kyslika alebo atém siry.

Zlu¢eniny vieobecného vzorca (1) mbéZu byt pripadne
pritomné v zavislosti od druhu substituentov R!aR? ako
geometrické a/alebo optické izoméry, alebo zmesi izomé-
rov rozdielneho zloZenia. Tak Cist¢ izoméry, ako i zmesi
izomérov spadaju do rozsahu predloZeného vynalezu.

Predmetom predloZeného vynalezu je dalej spdsob
vyroby mnovych substituovanych triazolinénov vSeobec-
ného vzorca (I)

1
R NH
e

\N/l\x (1),
|

Y d C\ NH-R?

v ktorom

R! znamens atém vodika, priamu alebo rozvetveni al-
kylovti skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, cykloalkylovii
skupinu s 3 aZ 7 atomami uhlika v cykloalkylovej Casti,
pripadne aspoii raz, rovnako alebo rézne atomom halogé-
nu substituovany arylovi skupinu so 6 aZ 10 atomami
uhlika alebo halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a s aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami
halogénu,

R? znamené priamu alebo rozvetvent alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atémami uhlika, alkenylovi skupinu s 2 az 8 a-
témami uhlika, alkinylova skupinu s 2 aZ 8 atémami uh-
lika, halogénalkylova skupinu s 1 aZ 8 atdmami uhlika a s
1 aZ 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
halogénalkenylovil skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika a s 1
a? 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
kyanoalkylovi skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, alkoxy-
alkylovu skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkoxylove;j i
alkylovej Casti, alkoxykarbonylalkylova skupinu vZdy s 1
aZ 6 atbmami uhlika v alkoxylovej i alkylovej €asti, alko-
xykarbonylalkenylova skupinu s 1 aZ 6 atbmami uhlika v
alkoxylovej Gasti a s 2 aZ 6 atémami uhlika v alkenylove;
Zasti, alkylaluminoalkylova skupinu s 1 aZ 6 atomami
uhlika v alkylovych &astiach, dialkylaminoalkylovi sku-
pinu s 1 aZ 6 atémami uhlika v alkylovych ¢astiach alebo
vidy pripadne aspofi raz rovnako, alebo rbzne substituo-
vani cykloalkylowi, alcho cykloalkylalkylovi skupinu
vZdy s 3 aZ 12 atémami uhlika v cykloalkylovej Casti a s
1 a7 6 atémami uhlika v alkylovej €asti s priamym alebo
rozvetvenym retazcom, prifom ako substituenty pricha-
dzaji do uvahy atém halogénu, priama alebo rozvetvena
alkylova skupina s 1 aZ 4 atomami uhlika, halogénalky-
lova skupina s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylovd
skupina s 1 aZ 4 atdmami vhlika a s 1 aZ 9 rovnakymi a-
lebo rdznymi atémami halogénu, alebo halogénalkenylo-
vé skupina s aZ 4 atomami uhlika v priamom alebo roz-
vetvenom retazcia s 1 aZ 5 rovnakymi alebo rozdielnymi
atémami halogénu,

dalej R* znamen4 pripadne aspofi jednu, rovnako alebo
rdzne substituovami aralkylovi skupinu, alebo arylovii
skupinu so 6 a% 10 atémami uhlika v arylovej ¢asti a pri-
padne s 1 aZ 8 atdmami uhlika v priame;j alebo v rozvet-
venej alkylovej &asti, prifom ako substituenty alkylovej
skupiny prichadzajui pripadne do tivahy atémy halogénu a
ako substituenty arylovej skupiny prichddzaji do uivahy
atém halogénu, priama alebo rozvetvena alkylova skupi-
na s 1 aZ 6 atbomami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6
atémami uhlika,

X znameni atém kyslika alebo atom siry a

Y znamena atom kyslika alebo atém siry,

ktory spo¢iva v tom, Ze sa

a) nechajii reagovat’ hydrazény vieobecného vzorea (II)
8

1 e

R N

w_/L/ TN

~u M (1,

I
¢
!/ \nu -2
v ktorom

R R% X a Y majii uvedené vyznamy a

R* a R* znamenaj nezivisle od seba atém vodika, alky-
lovii skupinu, aralkylovi skupinu alebo arylovii skupinu,
s kyselinou, pripadne v pritomnosti riedidla,

alebo sa

b) nechaju reagovat’ 1H-triazolinény vSeobecného vzorca

(1
e
ﬁl__—)\ {111},

v ktorom

Rlax majii uvedené vyznamy,

s izo(tio)kyanatmi vieobecného vzorca (IV)
RZ-N=C=Y (v),

v kiorom

R?a'Y majti uvedené vyznamy,

pripadne v pritomnosti riedidla a pripadne v pritomnosti

pomocného reakéného Einidla,

alebo sa

¢) nechaji reagovat triazolinény vieobecného vzorca (V)

Rlﬁi——n/ w,
“\N/K

X V),
|

o
7 N oo

v ktorom
R!, X a Y majt uvedené vyznamy a
R® znamena alkylovii skupinu, arylovii skupinu alebo a-
rylalkylowvi skupinu,
s aminmi v§eobecného vzorca (VI)
R?-NH? VD,

v ktorom
R® mé uvedeny vyznam,
pripadne v pritormmosti riedidla a pripadne v pritomnosti
pomocného reakéného ¢inidla.

Koneéne sa zistilo, Ze nové substituované triazoliné-
ny vieobecného vzorca (I) maju herbicidne vlastnosti.

Prekvapujiico majui substituované triazolinény vse-
obecného vzorca (I) podl'a tohto vynalezu znatne vy$Siu
herbicidnu n¢innost’ proti burinam, ktoré sa dajo hubit
len problematicky, v porovnani s dusikatymi heterocyk-
lickymi zli¢eninami, ktoré si zname zo stavu techniky,
ako je napriklad 4-amino-3-metyl-6-fenyl-1,2,4-
-triazin-5-6n, a ktoré si po stranke chemickej a €o do 1i-
tinku najbliZsie pribuzné zlaceniny.

Substituované triazolinény podla vynalezu su vie-
obecne definované vzorcom (I). Vyhodné sa také zluce-
niny v8eobecného vzorca (I), v ktorom
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R! znameni atém vodika, metylovd skupinu, etylovi
skupinu, n-propylovit skupinu, izopropylovii skupinu, n-
-butylovii skupinu, izobutylovii skupinu, sek-butylovii
skupinu, terc-butylovi skupinu, n-pentylovi skupinu,
izopentylovii skupinu, n-hexylovii skupinu, izohexylovi
skupinu, cyklopentylovii skupinu, cyklohexylovii skupi-
nu, cyklopropylova skupinu alebo vZdy pripadne raz aZ
trikrat rovnako alebo rozdielne substituovani fenylovi
skupinu, pri€om ako substituenty prichadzaji do uvahy
fluér, chlér a brom,
R? znamend metylovii skupinu, etylovi skupinu, n-pro-
pylovii skupinu, izopropylovii skupinu, n-butylovii sku-
pinu, izobutylovi skupinu, sek-butylovii skupinu alebo
terc-butylovii skupinu, vZdy priamu alebo rozvetveni
pentylovii skupinu, hexylovii skupinu, heptylovii skupi-
nu, oktylovii skupinu, nonylovi skupinu, decylovii sku-
pinu, dodecylovii skupinu, allylovii skupinu, vZdy priamu
alebo rozvetvent butenylovi skupinu, pentenylovi sku-
pinu alebo hexenylovii skupinu, propargylovi skupinu,
vZdy priamu alebo rozvetvend butinylovii skupinu, penti-
nylovii skupinu alebo hexinylowi skupinu, priamu alebo
rozvetventi halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 8 atémami
uhlika a s 1 4 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami
halogénu, najmé fluéru, chloru alebo bromu, vZdy priamu
alebo rozvetvent halogénalkenylovii skupinu alebo halo-
génalkinylovu skupinu vZdy s 3 a7 8 atdmami uhlikaa s 1
aZ 3 atbmami halogénu, najmé fluéru alebo chlér, vidy
priamu alebo rozvetvent kyanoalkylovii skupinu s 1 a2 6
atémami uhlika v alkylovej asti, alkoxyalkylovii skupi-
nu, alkoxykarbonylalkylovii skupinu, dialkylaminoalky-
lova skupinu vZdy s aZ 4 atdmami uhlika v jednotlivych
alkylovych, pripadne alkenylovych &astiach alebo zna-
mena vZdy pripadne raz aZ trikrat, rovnako alebo rozne
substituovani cyklopropylovi skupinu, cyklopropylme-
tylovii skupinu, cyklopropyletylovi skupinu, cyklopen-
tylovii skupinu, cyklohexylowvii skupinu, cykloheptylovi
skupinu, cyklooktylovii skupinu, cyklohexylmetylovi
skupinu, cyklohexyletylovii skupinu, prifom ako substi-
tuenty prichadzaji do avahy vZdy atom fluéru, chioru,
bromu, metylova skupina, etylova skupina, n-propylova
skupina, izopropylova skupina, n-butylova skupina, izo-
butylovd skupina, sek-butylova skupina, alebo terc-buty-
lova skupina alebo dichlérallylova skupina,
R® znamend okrem toho pripadne raz aZ trikrét rovnako
alebo rézne substituovani benzylovii skupinu, fenetylovii
skupinu, fenylpropylovii skupinu, fenylbutylovd skupinu,
fenylpentylovit skupinu, fenylhexylovii skupinu, fenyl-
heptylovi skupinu, fenylovii skupinu alebo naftylovii
skupinu, pri€om ako substituenty fenylového zvySku pri-
chéadzaju vidy do avahy fluér, chlér, brom, metylova
skupina, etylova skupine, n-propylova skupina, izopro-
pylové skupina, n-butylovd skupina, izobutylova skupina,
sek-butylova skupina, terc-butylova skupina, metoxy-
skupina a etoxyskupina,
X znamena atém kyslika alebo atom siry a
Y znamena atém kyslika alebo atém siry

Celkom obzvlast vyhodné si zligeniny vieobecného
vzorca (I), v ktorom
R! znamena atdm vodika, metylovii skupinu, etylowi
skupinu, n-propylovii skupinu, izopropylovii skupinu,

R® znamend atom vodika, vZdy pripadne raz aZ trikrat
atémom fluéru a/alebo atémom chldru substituovanu
metylovii skupinu, etylovii skupinu, n-propylovii skupi-
nu, izopropylovii skupinu, n-butylovii skupinu, izobuty-
lovii skupinu, sek-butylovii skupinu, terc-butylovii skupi-
nu, allylovii skupinu, propargylovii skupinu, vZdy priamu
alebo rozvetvenii pentylovii skupinu, hexylovi skupinu,
heptylovii skupinu, oktylovii skupinu, butenylovii skupi-
nu, pentenylovii skupinu, hexenylovi skupinu, butinylo-
vii skupinu, pentinylovii skupinu alebo hexinylovu skupi-
nu,

okrem toho znamena vZdy pripadne raz a? trikrat rovnako
alebo rdzme atémom fludru, chléru, metylovou skupinou,
etylovou skupinou substituovami cyklopropylovi skupi-
nu, cyklopentylowi skupinu, cyklohexylovi skupinu,
cyklopropylmetylovi skupinu, cyklopropyletylowi sku-
piny, cyklohexylmetylovi skupinu, cyklohexyletylovi
skupinu alebo cykloheptylovi skupinu a kone¢ne zname-
n4 benzylovii skupinu, fenyletylovii skupinu alebo feny-
lovi skupinu,

X znamena atém Kyslika alebo atom siry a

Y znamen atém kyslika alebo atom siry.

Jednotlivo mo?no okrem zligenin uvedenych v prikla-
doch vyhotovenia uviest nasledujice substituované tria-
zolinény vieobecného vzorca (I)
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Dalsim predmetom predloZeného vynélezu je teda
herbicidny prostriedok, ktory spotiva v tom, Ze ako uéin-
nu zloZku obsahuje aspoii jeden substituovany triazolinén
vieobecného vzorca (1), v ktorom
R! znamena alkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika a
s a% 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
R’ znamen4 alkylova skupinu s 1 aZ 10 atémami uhlika,
halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika a s 1 aZ
13 atomami halogénu, cykloalkylovi skupinu s 3 az 12
atémami uhlika, ktord je pripadne substituovana alkylo-
vou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika alebo halogénal-
kylovou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika; d'alej zname-
na alkinylovi skupinu s 2 aZ 8 atdmami uhlika, cykloal-

kylalkylova skupinu s 3 aZ 8 atdmami uhlika v cyklickej
Casti a s 1 aZ 4 atdmami uhlika v alkylovej Casti, priom
cykloalkylalkylova skupina je pripadne substituovana v
cykloalkylovej &asti alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atoma-
mi uhlika alebo atémom halogénu, alebo znamena alko-
xyalkylova skupinu s 1 a7 4 atomami uhlika v alkoxylo-
vej i alkylovej Casti,

X znamena atom kyslika a

Y znamena atom kyslika.

Predmetom vyndlezu je rovnako pouZitie tychto sub-
stituovanych triazolinénov na hubenie burin, ako i spésob
vyroby herbicidnych prostriedkov, ktory spociva v zmie-
Sani substituovaného triazolinénu definovaného s nosnou
litkou a/alebo povrchovo aktivnou latkou.

V dalsej Casti bude blizsie opisany spdsob pripravy
zludenin vSeobecného vzorca (1), ako i medziproduktov,
ktoré st pre tento postup potrebné.

Ak sa pouZije pri postupe podl'a vynalezu ako vycho-
diskova latka napriklad 1-(N-izobutylkarbamoyl)-4-
-izopropylidénimino-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6n, potom
moZno priebeh reakcie podla variantu a) postupu podfa

vynalezu znazomit' nasledujicou reakénou schémou:

oK
3
H.C -

3 /{ : c\
| /L Oy BO/H
K, PR A—
¢

0 -
(CHJ) P

0 .
KH—CHZ CH(CHJ) 2

HJC

F A
————
L
o
l
Z
0”7 \nﬂ-cuz—cx-:(caa)z

Ak sa pouZiji ako vychodiskové latky napriklad 4-
-amino-3-metyl-1,2,4-(1H)-triazolin-5-6n a tercbutylizo-
Kyanat, potom moZno priebeh reakcie podla variantu b)
postupu podl'a vynalezu znazomit' nasledujucou reakénou
schémou:

CI-13 /“2

l + Oy CN00 sy

B

CE “ /NHZ
WJ%

0=C-NH-C(CH,)

Ak sa pouZiju ako vychodiskové latky napriklad 1-
-etoxy-karbonyl-4-amino-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6n  a
N, N-dietyl-propan-1,3-diamin, potom moZno priebeh re-
akcie podFa variantu c¢) postupu podTa vynalezu znézor-
nit’ nasledujicou reakénou schémou:
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Hydrazoény, ktoré si potrebné ako vychodiskové lat-
ky pri vykondvani postupu podla vynalezu (variant a), si
vieobecne definované vzorcom (IT). V tomto vzorci maju
symboly R', R%, X a Y vyhodne tie vyznamy, ktoré uz
boli uvedené pre tieto substituenty ako vyhodné v sivis-
losti s opisom zlugenin vieobecného vzorca (T).

Substituenty R’ a R* znamenaju vyhodne vzdy neza-
visle od seba atém vodika, priamu alebo rozvetvend al-
kylovu skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika alebo znamenaji
fenylovii skupinu alebo benzylovi skupinu.

Hydrazény vieobecného vzorca (II) neboli doteraz
zname. Tieto nové medziprodukty sii rovnako predmetom
predloZeného vyndlezu.

Zladeniny vieobecného vzorca (II) sa pripravuju a-
nalogicky podl'a znamych postupov (porovnaj napr. Acta
Pol. Pharm. 38, 153 - 162 (1981), pripadne C. A. 95,
203841j), napriklad tym, Ze sa nechaji reagovat 1-ne-
substituované 4-aminotriazolindny vieobecného vzorca

(I
1
K
N
h /K (11,
" X
J,
v ktorom
R! a X maji uvedeny vyznam,
s aldehydmi alebo ketonmi vieobecného vzorca (VII)
&3
™~ C=0 (VII)
e '
R
v ktorom

R? a R* majii uvedeny vyznam,

pripadne v pritomnosti riedidla, ako napriklad dichlor-
metanu alebo toluénu a pripadne v pritomnosti katalyza-
tora, ako napriklad p-toluénsulfénovej kyseliny, pri tep-
lotach medzi 40 °C a 120 °C, naco sa takto ziskané 1-ne-
substituované triazolinénhydrazény vieobecného vzorca
(VII)

g3
54 NeaC <

7 4
]r—x
'\s/k\ (e,
I x
H

v ktorom

RY, R, R* a X majii uvedeny vymmam,

bud’ v nasledujicom druhom stupni nechajii reagovat’ s

izo(tio) kyanétmi vSeobecného vzorca (IV)
RZ-N=C=Y v,

v ktorom

R%a 'Y maji uvedeny vyznam,

pripadne v pritomnosti riedidla, ako napriklad dichlér-

metanu alebo dioxédnu a pripadne v pritomnosti pomoc-

ného reakéného Cinidla, ako napriklad trietylaminu, pri
teplotich medzi 50 a 150 °C,

alebo sa alternativne v nasledujiicom druhom stupni ne-
chaju reagovat’ s estermi (tio)chlormravéej kyseliny vSe-
obecného vzorea (IX)

[
R5—0—C—ClI
(),
v ktorom
R® znamens alkylovii skupinu, arylowii skupinu alebo aryl-
alkylovii skupinu a

Y mA uvedeny vyzmam,
pripadne v pritomnosti riedidla ako napriklad tetrahydro-
furdnu a pripadne v pritomnosti pomocného reakéného
¢inidla, ako napriklad hydridu sodného alebo terc-butoxi-
du draselného, pri teplotach medzi -20 °C a +40 °C, a
takto ziskané triazolinény vieobecného vzorca (X)
-~ EJ
=C ~ R4

al V.
N
7 A @,
~
I X

Y=C-0-R?
v ktorom
R, R%RY, R’ X a Y majii uvedeny vjznam,
sa v nasledujicom trefom stupni nechaju reagovat’ s a-
minmi vicobecného vzorca (VI)

R’-NH, (VD

v ktorom
R? méA uvedeny vyznam,
pripadne v pritomnosti riedidla, ako napriklad tetrahydro-
furdnu, ako i pripadne v pritomnosti bazy ako napriklad
hydroxidu sodného alebo hydroxidu draselného, pri tep-
lotach medzi 20 °C a 50 °C.

Pritom je rovnako moZn4 a pripadne vyhodna reakcia
1-nesubstituovanych triazolinén-hydrazénov vieobecné-
ho vzorca (VIII) s estermi (tio)chlormravéej kyseliny
veobecného vzorca (IX) a nasledujiica reakcia takto zis-
kanych triazolinénov vieobecného vzorca (X) s aminmi
vieobecného vzorca (VI) v jedinom reakénom stupni
(tzn., Ze sa reakcia vykonava v jedinej reakénej nadobe)
(porovnaj priklad 3).

1-nesubstituované 4-aminotriazolinény vieobecného
vzorca () st zname zluCeniny alebo sa moZu ziskavat
analogicky podl'a znamych postupov (porovnaj napriklad
J. Heterocycl. Chem. 16, 403 (1979), J. Heterocycl.
Chem. 17, 1961 (1980), Europ. J. Med. Chem. 18, 215
(1983), Chem. Ber. 98, 3025 (1965 alebo Liebigs Ann.
Chem. 637, 135 (1960)).

Aldehydy alebo ketény vieobecného vzorca (VII) st
vieobecne zname zludeniny organickej chémie.

1-nesubstituované triazolindn-hydrazény vieobecné-
ho vzorca (VIII) sa z vefkej Gasti zname zlaCeniny (po-
rovnaj napriklad J. Heterocycl. Chem. 20, 77 - 80 (1983),
J. Heterocycl. Chem. 16, 403 - 407 (1979), Chim. Acta
Turc. 7, 269 - 290 (1979), J. Chem. Soc., Parkin Trans.
II, 1973, 9 - 11, J. Org. Chem. 36, 2190 - 2192 (1971)).

Estery (tio)chlormravéej kyseliny vSeobecného vzor-
ca (IX) st vieobecne zname zlugeniny organickej ché-
mie.

Triazolindny vieobecného vzorca (X), uvadzané ako
medziprodukty, st Siastotne zndme zluSeniny (porovnaj
napriklad Acta Pol. Pharm. 38, 153 - 162 (1981), pripad-
ne C. A. 95, 203841;).
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Triazolinény vSeobecného vzorca (X), ktoré si nové,
sti definované vSeobecnym vzorcom (Xa)

g1 = Ci/RJ
T—-x/{ S
\N/l\x (Xa),
|

‘{==(:‘-D-l!5

v ktorom
R'! znamena alkylovit skupinu a
R3, R“, RS, X a'Y maju uvedeny vyznam.
Vyhodné su zluceniny veobecného vzorca (Xa), v kto-
rom
R znameni vyhodne priamu alebo rozvetvend al-
kylovi skupinu s 1 aZ 4 atbmami uhlika, najmi s 1 aZ 3
atémami uhlika, celkom obzvl4st potom R'! znamens
metylowvii skupinu,
R® a R* znamenaji vyhodne vidy nezavisle od seba atom
vodika, priamu alebo rozvetvenu alkylova skupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika alebo fenylovi skupinu, alebo benzy-
lowii skupinu,
R’ znamena vyhodne priamu alebo rozvetvend alkylovi
skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika, alebo pripadne raz aZ
trikrat, rovnako alebo rézne substituovami fenylovi sku-
pinu alebo benzylovu skupinu, pritom ako substituenty
prichadzajii do uvahy vZdy atom halogénu, kyanoskupi-
na, nitroskupina, vZdy priama alebo rozvetvena alkylovd
skupina, alkoxyskupina alebo alkyltioskupina, vidy s 1
aZ 4 atomami uhlika alebo vZdy priama alebo rozvetvena
halogénalkylovd skupina, halogénalkoxyskupina alebo
halogénalkyltioskupina vZdy s 1 aZ 4 atdmami uhlika a s
1 az 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
R® znameni najmi metylovii skupinu, etylovii skupinu,
n-propylovii skupinu, izopropylovii skupinu, n-butylovii
skupinu, izobutylovii skupinu, sek-butylowii skupinu ale-
bo terc-butylovi skupinu, alebo pripadne raz aZ dvakrat,
rovnako alebo rdzne substituovanu fenylovii alebo ben-
zylovi skupinu, pri¢om ako substituenty prichadzaju do
uvahy vZzdy atom fluéru, atém chloru, atom bromu, kya-
noskupina, nitroskupina, metylové skupina, etylova sku-
pina, n-propylova skupina, izopropylova skupina, n-bu-
tylova skupina, izobutylova skupina, sek-butylova skupi-
na, terc-butylova skupina, metoxyskupina, ctoxyskupina,
n-propoxyskupina, izopropoxyskupina, metyltioskupina,
trifludrmetylovad skupina, trifluérmetoxyskupina alebo
trifluérmetyltioskupina,
XaY znamenajui nezavisle od seba atdm kyslika alebo
siry, vyhodne atém kyslika.

1H-triazolinény, ktoré su potrebné ako vychodiskové
latky pri vykonavani postupu podla variantu b), su vie-
obecne definované vzorcom (III). V tomto vzorci (IIT)
znamenajti symboly R! a X vyhodne tie zvysky, ktoré
boli v stvislosti s opisom zli¢enin vSeobecného vzorca
() podla vynalezu uvedené ako vyhodné pre tieto sym-
boly.

1H-triazolinény vseobecného vzorca (II) sui zname
alebo sa ziskaji analogicky podla znamych postupov
(porovnaj napriklad J. Heterocycl. Chem 16, 403 (1979),
J. Heterocycl. Chem. 17, 1691 (1980), Europ. J. med.
Chem. 18, 215 (1983), Chem. Ber. 98, 3025 (1965), Lie-
bigs Ann. Chem. 637, 135 (1960)).

Izo(tio)kyanaty, ktoré su dalej potrebné ako vycho-
diskové latky pri vykonavani postupu podla variantu b),
su vSeobecne definované vzorcom (IV). V tomto vzorci
(IV) znamenajii substituenty R? a Y vyhodne tie zvyiky,
ktoré uz boli uvedené ako vyhodné v sivislosti s opisom
zlicenin vSeobecného vzorca (T) podla vyndlezu pre tieto
substituenty.

Tzo(tio)kyanaty vieobecného vzorca (IV) st vi&inou
zname zliCeniny organickej chémie. 2,2 2-Trifludrizo-
propylkyanit a 2,2,2-trifluér-1,1-dimetyletylkyanat ne-
boli viak doteraz zname. Tieto zluceniny sa viak daju
pripravit’ podla znamych metéd. Tak sa izo(tio)kyandty
ziskaji napriklad tym, Ye sa nechaju reagovat' zodpove-
dajtice aminy s fosgénom, pripadne v pritomnosti bazy,
ako napriklad trietylaminu (porovnaj napriklad DE-OS
28 04 082, DE-OS 2512 514, americky patentovy spis
3584 028, americky patentovy spis 27 06753, americky
patentovy spis 33 11 654, JP 50/29599, Synthesis 1985,
str. 682 alebo J. Am. Chem. Soc. 77, 1901 - 1902
(1955)).

Triazolinény, potrebné ako vychodiskové latky pri
vykonavani postupu podl'a variantu c) sii vieobecne defi-
nované vzorcom (V). V tomto vzorei (V) maju substitu-
enty R\, X a Y vyhodne vyznamy, ktoré uZ boli ako vy-
hodné uvédzané v sivislosti s opisom zlugenin vSeobec-
ného vzorca (1), zatial’ o
R’ znamena vyhodne priamu alebo rozvetvent alkylovi
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo pripadne raz az
trikrét, rovnako alebo rzne substituovani fenylovi sku-
pinu alebo benzylovi skupinu, priom ako substituenty
prichadzaji do uvahy vZdy atém halogénu, kyanoskupi-
na, nitroskupina, vZdy priama alebo rozvetvena alkylova
skupina, alkoxyskupina alebo alkyltioskupina, vidy s 1
aZ 4 atomami uhlika alebo vZdy priama alebo rozvetvena
halogénalkylova skupina, halogénalkoxyskupina alebo
halogénalkyltioskupina vZdy s 1 aZ 4 atdbmami uhlika a s
1 aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
R® znamena najmi metylovii skupinu, etylovi skupinu,
n-propylovii skupinu, izopropylovi skupinu, n-butylovi
skupinu, izobutylovit skupinu, sek-butylowi skupinu ale-
bo terc-butylovii skupinu alebo pripadne raz aZ dvakrat,
rovnako alebo rézne substituovani fenylovii skupinu ale-
bo benzylovii skupinu, priCom ako substituenty pricha-
dzajn do uvahy vZdy atém fluéru, chléru, brému, kya-
noskupina, nitroskupina, metylova skupina, etylova sku-
pina, n-propylova skupina, izopropylova skupina, n-bu-
tylovéa skupina, izobutylova skupina, sek-butylova skupi-
na, terc-butylova skupina, metoxyskupina, etoxyskupina,
n-propoxyskupina, izopropoxyskupina, metyltioskupina,
trifluérmetylova skupina, trifludrmetoxy-skupina alebo
trifluérmetyltioskupina.

Triazolinény vScobecného vzorca (V) st &iastotne
zname zlueniny (porovnaj napriklad J. Heterocyel.
Chem. 17, 1691 - 1696 (1980)).

Doteraz nezname su triazolinény vSeobecného vzorca
(Va)

2
N d
N\"/K (Va)’

v ktorom
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R'"'znamen4 alkylovii skupinu, vyhodne priamu alebo
rozvetvent alkylova skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika,
najmé s 1 aZ 3 atdmami uhlika, celkom obzvla$t’ vyhodne
metylovii skupinu,

R’, X a'Y majii uvedené vyznamy.

Tieto zlideniny sa ziskaji analogickym spdsobom a-
ko sa pripravuji zname zlideniny vSeobecného vzorca
(V) tym, Ze sa nechaju reagovat 1H-triazolinény vSe-
obecného vzorca (I1la)

n1-1

jw¢
k

NHz

(11Ia),
X

v ktorom

R'" a X majui uvedené vyznamy,

s estermi (tio)chlormravéej kyseliny vSeobecného vzorca
)

RS—O—%—Cl (),
Y

v ktorom

R’ a Y maji uvedené vyznamy,

pripadne v pritomnosti riedidla, ako napriklad tetrahydro-
furdnu a pripadne v pritomnosti pomocného reakéného
¢inidla, ako napriklad terc-butoxidu draselného alebo
hydridu sodného, pri teplotach medzi 20 °C a +40 °C
(porovnaj tieZ priklady vyhotovenia).

1H-triazolinény vieobecného vzorca (Iila) si zndme
alebo sa ziskaji analogicky podla znimych postupov
(porovnaj napriklad J. Heterocycl. Chem. 16, 403 (1979),
J. Heterocycl. Chem. 17, 1691 (1980), Europ. J. med.
Chem. 18, 215 (1983), Chem. Ber. 98, 3025 (1965), Lie-
bigs Ann. Chem. 637, 135 (1960)).

Ako kyseliny na vykonavanie postupu podla vynale-
zu (variant a) prichadzaji do ivahy vietky anorganické a
organické Kkyseliny pouZiteIné zvytajne pre Stiepenie
hydrazénu. Vyhodne sa pouZivaji anorganické minerilne
kyseliny ako kyselina chlorovodikova, kyselina sirova a-
lebo kyselina fosfore¢na.

Ako riedidla na vykonavanie postupu podla vynilezu
(variant a) prichddzaju do Uvahy v3etky beZné organické
alebo anorganické rozpiitadla. Vyhodne sa pouZivajil
polame s vodou miesatelné organické rozpstadla, najma
alkoholy, ako metanol, etanol, propanol alebo butanol,
ich zmesi s vodou alebo &ista voda.

Reakiné teploty sa mdZu pri vykonavani postupu
podla vynilezu (variant a) menit’ v irokom rozmedzi.
Vseobecne sa pracuje pri teplotdich medzi 20 °C a
150 °C, vyhodne pri teplotach medzi 50 a 120 °C.

Postup podla variantu a) sa zvylajne vykonéva pri
atmostérickom tlaku alebo pri zniZenom tlaku. AK sa pra-
cuje pri zniZenom tlaku, potom prichadzaju do uvahy tla-
ky v rozsahu medzi 2 000 a 40 000 Pa, vyhodne medzi
1 000 a 20 000 Pa.

Pri vykonavani postupu podla variantu a) sa pouZiva
na 1 moél hydrazénu vzorca (I} vieobecne 1 aZ 50 mol,
vyhodne 1 aZ 20 mo! kyseliny. Pritom sa hydrazén vzor-
ca (1) rozpusti vo vhodnom mmnoZstve riedidla, k ziska-
nému roztoku sa potom prida potrebné mnoZstvo kyseli-
ny a zmes sa zvolna niekolko hodin zahustuje za zniZe-
ného tlaku.

Pri zvla$tnom spdsobe vyhotovenia je tieZ moZné vy-
konavat’ postup podl'a variantu a) na vyrobu medzipro-

10

duktov potrebnych pre tento igel vzorca (II) v jedinom
reakénom stupni, t. j. v jedinej reakénej nadobe,

Pritom existuje moZnost volit’ ako vychodiskové lat-
ky triazolinény vzorca (X) a tie postupne nechat’ reago-
vat' v jedinej reakénej nadobe s aminmi vzorca (VI) a
potom s kyselinou postupom podla vynalezu (variant a)
(porovnaj rovnako priklady vyhotovenia) alebo alterna-
tivne zvolit’ ako vychodiskové latky triazolin-hydrazdny
vzorca (VIII) a tie nechat’ postupne v jedinej reakénej na-
dobe reagovat s estermi (tio)chlormraveej kyseliny vzor-
ca (IX), potorn s aminmi vzorca (VI) a nakoniec s Kyseli-
nou postupom podfa variantu a).

Ako riedidl4 na vykondvanie postupu podl’a variantu
b) prichadzajii do dvahy vietky inertné organické rozpus-
tadl4. K tym patria najmé alifatické, alicyklické alebo a-
romatické, pripadne halogénované uhfovodiky, ako na-
priklad benzin, benzén, toluén, xylén, chlérbenzén, pet-
roléter, hexan, cyklohexan, dichlérmetén, chloroform,
tetrachlormetén, étery, ako dietyléter, dioxéan, tetrahydro-
furan alebo etylénglykoldimetyléter, alebo etylénglykol-
dietyléter, nitrily, ako acetonitril alebo propionitril, ami-
dy, ako dimetylformamid, dimetylacetamid, N-metyl-
formanilid, N-metylpyrolidin alebo hexametyltriamid
fosfore¢nej kyseliny, alebo estery, ako etylacetat.

Postup podla varantu b) sa pripadne vykondva za
pritomnosti vhodného pomocného reakiného Cinidla.
Samy osebe prichadzaju do uvahy vietky beZné anorga-
nické alebo organické bézy. K tym patria napriklad ter-
cidme aminy, ako trietylamin, N,N-dimetylanilin, N,N-
-dietylbenzylamin, N,N-dimetylcyklohexylamin alebo
dibutylcindilaurat, pyridin, N,N-dimetylaminopyridin,
diazabicyklooktan, diazabicyklononén alebo diazabicyk-
loundecén.

Reak&né teploty sa mdéZu pri vykondvani postupu
podla variantu b) menit’ v Sirokom rozsahu. VSeobecne
sa pracuje pri teplotich medzi 0 °C a 150 °C, vhodne pri
teplotach medzi 20 °C a 100 °C.

S ciefom vykonavat postup podla vynalezu sa na
1 mél 1H-triazolinénu vzorca (II1) pouZiva vieaobecne 1,0
a2 2.0 mol, vyhodne 1,0 aZ 1,5 mél izo(tio)kyanitu vzor-
ca (IV) a pripadne 0,001 aZ 2,0 mol, vyhodne 0,001 aZ
1,0 m61 pomocného reakéného Einidla.

Vykonavanie reakcie, spracovavanic reakinej zmesi
a izolacia reakénych produktov sa vykondva podla vse-
obecnych zvy&ajnych metod.

Ako riedidla na vykonavanie postupu podla variantu
¢) prichédzajt do fivahy inertné organické rozpiistadla. K
tymto patria hlavne alifatické, alicyklické alebo arommna-
tické, pripadne halogénované uhFovodiky, ako napriklad
benzin, benzén, toluén, xylén, chlorbenzén, petroléter,
hexan, cyklohexin, dichiérmetin, chloroform, tetra-
chlérmetan, étery ako dictyléter, dioxan, tetrahydrofuran
alebo etylénglykoldimetyléter, alebo etylénglykoldiety-
léter, nitrily ako acetonitril alebo propionitril, amidy ako
dimetylformamid, dimetylacetamid, N-metylformanilid,
N-metylpyrolidén alebo hexametyltriamid ~fosforetnej
kyseliny, alebo estery, ako etylacetit alebo sulfoxidy, ako
dimetylsulfoxid.

Postup podla variantu ¢) sa moZe vykonavat v pri-
tomnosti vhodného pomocného reakéného &inidla. Ako
takéto ¢inidla prichadzaju do Gvahy vietky beZné anorga-
nické alebo organické bazy. K tymto patria napriklad
hydroxidy alkalickych kovov, ako hydroxid sodny alebo
hydroxid draselny, uhli¢itany alkalickych kovov, ako uh-
ligitan sodny, uhli¢itan draselny alebo hydrogénuhli¢itan
sodny, ako i tercidme aminy, ako trietylamin, N,N-di-
metylanilin, pyridin, N,N-dimetylaminopyridin, diazabi-
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cyklooktan, diazabicyklononén alebo diazabicyklounde-
cen.

Reakéné teploty sa moéZu pri vykondvani postupu
podrPa variantu ¢) menit’ v Sirokom rozmedzi. Vieobecne
sa pracuje pri teplotich medzi 0 °C a 120 °C, vyhodne pri
teplotach medzi 20 °C a 50 °C.

S cielom vykonavat’ postup podla variantu c) sa pou-
#{va na 1 mél triazolinénu vzorca (V) vieobecne 1,0 aZ
5,0 mél, vyhodne 1,0 aZ 2,5 mél aminu vzorca (VI) a pri-
padne 1,0 aZ 2,0 mol, vyhodne 1,0 aZ 1,2 mol pomocného
reakéného Cinidla.

Vykonavanie reakcie, spracovavanie reakénej zmesi
a izolcia reakénych produktov sa uskutotiiuji podla
vieobecne beznych metod.

Pri zvlastnom vyhotoveni postupu podla variantu c)
moZno vyrobu medziproduktov vzorca (V), ktoré si po-
trebné pre tento postup, vykonavat' v jedinom reakénom
stupni, t. j. v jedinej reakénej nadobe.

Pritom sa vychadza z 1H-triazolinénov vzorca (IIT) a
tieto zlieniny sa nechaju postupne reagovat v jedinej
reakénej nadobe najprv s estermi (tio)chlormravéej kyse-
liny vzorca (IX) a potom s aminmi vzorca (VI) podla va-
riantu c).

Dalsia metéda na ziskanie zlitenin vieobecného
vzorca (I) spoiva v tom, Ze sa nechaji reagovat’ oxadia-
zolinény vieobecného vzorea (XI)

ﬁl /,\

/\

(xIy,

Y

v ktorom

R!, R* a Y majii uvedené vyznamy,

s hydrazinhydratom v pritornnosti vhodného riedidla, ako
napriklad metanolu a etanolu, pri teplotach medzi 20 °C a
100 °C a takto ziskané derivaty karbazidovej kyseliny
vieobecného vzorca (XII)

II i
R1-C—NH-N-C-NH-NH2

xn,
Y=C—NH—R2

v ktorom

R!, R? a Y majti uvedené vyznamy,
v pritomnosti vhodného riedidla, ako napriklad toluénu,
chlérbenzénu alebo dichlérbenzénu pri teplotach medzi
80 °C a 200 °C, sa pdsobenim tepla cyklizuji.

Oxadiazolinény vieobecného vzorca (XI) si zndme
zlueniny (porovnaj napriklad FR 14 15 605, pripadne C.
A. 64, P5105g, ako i NL 6 510 645, pripadne C. A. 65,
P2274d-f) alebo sa ziskavajii podla vieobecne zndmych
postupov, napriklad reakciou zodpovedajicich 4H-oxa-
diazolinonov s izo(tio)kyanatmi vzorca (IV) analogicky
podla syntézy pouZivanej na vyrobu vychodiskovych l4-
tok vzorca (II).

Cistenie reakénych produktov vzorca (1) sa vykonava
pomocou beznych postupov, napriklad stlpcovou chroma-
tografiou alebo prekrystalizovanim. Charakteristika zlice-
nin sa vykoniva pomocou teploty topenia a pri nekrystali-
zujlicich zlideninach pomocou proténového magnetického
rezonanéného spektra.
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Utinné latky podfa vynalezu sa mdZu pouZivat ako
defoliané prostriedky, dezikatné prostriedky, prostriedky
na hubenie burin a hlavne ako prostriedky na nifenie burin.
Burinou sa v naj$irSom zmysle chipu vietky rastliny, ktoré
rast v miestach, kde s neZiaduce. Skuto&nost’, ¢i G¢inné
latky podla vynélezu pdsobia ako totaine alebo ako selek-
tivne herbicidy, zavisi v podstate od pouZitého mnoZstva.

Utinné latky podPa vynalezu sa mb7u napriklad pouZi-
vat pri nasledujicich rastlinach:
dvojkli¢ne buriny rodov:
hortica (Sinapis), Zerucha (Lepidium), lipkavec (Ga-
lium), hviezdica (Stellaria), rumancek (Matricaria), ru-
man (Anthemis), galinsoga (Galinsoga), mrlik (Chenopo-
dium), pthlava (Urtica), staréek (Senecio), laskavec (A-
maranthus), portulaka (Portulaca), voskovnik (Xan-
thium), pupenec (Convolvulus), povojnik (Ipomoea), sta-
vikrv (Polygonum), sesbania (Sesbania), ambrézia (Am-
brosia), pichlia¢ (Cirsium), bodliak (Carduus), mlied
(Sonchus), Tufok (Solanum), roripa (Rorippa), Rotala,
Lindernia, hluchavka (Lamium), veronika (Veronica), a-
butilon (Abutilon), Emex, durman (Datura), violka (Vio-
la), konopnica (Galeopsis), mak (Papaver), nevidza
(Centaurea) a Mercurialis,
dvojkliéne kultime rastliny rodov:
bavinik (Gossypium), s6ja (Glycine), repa (Beta), mrkva
(Daucus), fazula (Phaseolus), hrach (Pisum), zemiaky
(Solanum), Tan (Linum), povojnik (Ipomoea), vika (Vi-
cia), tabak (Nicotiana), paradajky (Lycopersicon), pod-
zemnica olejna (Arachis), kel (Brassica), $alat (Lactuca),
uhorka (Cucumis), tekvica (Cucurbita).
jednokli¢ne buriny rodov:
jeZatka (Echinochlora), bar (Setaria), proso (Panicum),
prstovka (Digitaria), timotejka (Phleumn), lipnica (Poa),
kostrava (Festuca), eleusine (Eleusine), Brachiaria, méto-
noh (Lolium), stoklas (Bromus), ovos (Avena), Sachor
(Cyperus), cirok (Sorghum), pyr (Agropyron), troskut
(Cynodon), Monochoria, Fimbristylis, &ipovka (Segitta-
ria), Eleocharis, Scirpus, Paspalum, Ischaemum, Sphe-
noclea, Dactyloctenium, psincek (Agrostis), psiarka (A-
lopecurus), metli¢ka (Apera).
jednoklitne kultime rastliny rodov:
ryZa (Oryza), kukurica (Zea), pSenica (Triticum), jameii
(Hordeum), ovos (Avena), raZ (Secale), cirok (Sorghum),
proso (Panicum), cukrova trstina (Saccharum), ananas
(Ananas), asparagus (Asparagus), cesnak (Allium).

PouZitie u€innych latok podla vynalezu nie je viak v
Ziadnom pripade obmedzené len na tieto rody, ale sa
vztahuje rovnakym spdsobom i na d’alSie rastliny.

Zluceniny podla vynilezu si vhodné, v Zavislosti od
koncentricie, na totilne hubenie burin napriklad na prie-
myselnych plochach a Zelezninych plochach, ako i na
cestach a ndmestiach, pripadne s porastom stromov. Zhi-
Ceniny podla vyndlezu sa mdZu rovnako pouZivat’ na hu-
benie burin v dlhoroénych kultirach, napriklad lesnych
kultirach, v kultirach okrasnych drevin, ovocnych stro-
mov, vo viniciach, v kultirach citrusovnikov, ore$anov,
bananovnikov, kavovnikov, ajovnikov, kau¢ukovnikov,
kokosovych paliem, kakaovnikov, dalej v kultrach rast-
lin s bobulovitymi plodmi a na chmelniciach a dalej na
selektivne hubenie burin v jednoroénych kultirach.

Utinné latky podPa vynalezu sa pritom daji s ob-
zvla¥t dobrym fGspechom pouZivat’ na ni€enie jednoklic-
nych a dvojkliénych burin, hlavne v kulturach dvojkli¢-
nych rastlin, ako napriklad v cukrove;j repe.
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Za zmienku dalej stoji tie? vybomd u&mnost proti
bazanke (Mercurialis), ktord predstavuje problematicki
burinu, ktora sa da len tazko vyhubit.

Ukinné latky sa méZu prevadzat’ na bezné prostriedky
ako su roztoky, emulzie, zmacatefné prasky, suspenzie,
pradky, popraky, pasty, rozpustné priiky, granulaty,
koncentraty na baze suspenzii a emulzii, prirodné a syn-
tetické latky impregnované G¢innymi latkami, ako i na
enkapsulované prostriedky v polymémych latkach.

Tieto prostriedky sa vyrdbaji zmamym spdsoborn,
napriklad zmieSanim uinnych latok s plnidlami, t. j. s
kvapalnymi rozpu$tadlami a/alebo pevnymi nosnymi lat-
kami, pripadne za pouZitia povichovo aktivnych ¢inidiel,
t. j. emulgétorov a/alebo dispergétorov, a/alebo spefiova-
cich prostriedkov.

V pripade poutitia vody ako nosnej litky sa méZu a-
ko pomocné rozpuitadla pouzivat napriklad tieZ orga-
nické rozpustadla. Ako kvapalné rozptstadla prichadzaju
v podstate do avahy: aromatické uhfovodiky, ako xylén,
toluén alebo alkylnaftalény, chlérované aromatické uhTo-
vodiky alebo chlérované alifatické uhPovodiky, ako
chlérbenzény, chldretylén alebo metylénchlorid, alifatic-
ké uhlovodiky, ako cyklohexén alebo parafinické uhlo-
vodiky, napriklad ropné frakcie, mineralne a rastlinné o-
leje, alkoholy ako butanol alebo glykol, ako i ich étery a
estery, ketény, ako acetdn, metyletylketon, metylizobu-
tylketdn alebo cyklohexanon, silne poldme rozpustadla,
ako dimetylformamid a dimetylsulfoxid, ako i voda.

Ako pevné nosné ltky prichadzaji do tivahy: napri-
klad prirodné kamenné micky, ako kaoliny, aluminy,
mastenec, krieda, kremeti, atapulgit, montmorillonit alebo
kremelina a syntetické kamenné mucky, ako vysoko dis-
perzné Kyselina kremi¢ita, oxid hlinity a kremiCitany. A-
ko pevné nosné latky pre pripravu granulatov prichadzaji
do tvahy napriklad drvené a frakcionované kamenné
materialy, ako vdpenec, mramor, pemza, sepiolit a dolo-
mit, ako i syntetické granulaty z organického materialu,
ako z pilin, Skrupin kokosovych orechov, kukuriénych
palic a tabakovych stoniek. Ako emulgétory a/alebo spe-
fiovacie ¢inidla prichadzaji do tvahy napriklad neiéno-
génne a anidnové emulgétory, ako polyoxyetylénestery
mastnych kyselin, polyoxyetylénétery mastnych alkoho-
lov, napriklad alkylarylpolyglykoléteralkylsulfonaty, al-
kylsulfity, arylsulfondty a hydrolyzéty bielkovin a ako
dispergatory napriklad lignin, sulfitové odpadové lihy a
metylceluloza.

Prostriedky podl'a vynalezu méZu obsahovat’ adhezi-
va ako karboxymetylcelulozu, prirodné a syntetické,
praskové, zmité alebo latexovité polyméry, ako arabski
gumn, polyvinylalkohol a polyvinylacetat, ako i prirodné
fosfolipidy ako kefaliny a lecitiny a syntetické fosfolipi-
dy. Dalsimi prisadami mbZu byt mineralne a rastlinné o-
leje.

Dalej mé%u tieto prostriedky obsahovat farbiva ako
anorganické pigmenty, napriklad oxid Zelezity, oxid tita-
nitity a ferokyanidova modré a organické farbiva, ako a-
lizarinové farbiva, azofarbivd a kovové falocyaninové
farbiva, ako i stopové prvky, napriklad soli Zeleza, man-
ganu, béru, medi, kobaltu, molybdénu a zinku.

Prostriedky obsahuju vSeobecne medzi 0,1 a 95 %
hmotnostnymi u&innej latky, vyhodne medzi 0,5 a 90 %
hmotnostnymi uéinnej latky.
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Utinné latky podla vynalezu sa méZu pouzivat sameé
osebe alebo vo forme svojich prostriedkov tieZ v zmesi so
znédmymi herbicidmi pouZivanymi na nicenie burin, pri-
¢om toto pridavanie je moZné tiez uZ k hotovym pros-
triedkom alebo bezprostredne pred aplikéciou pridanim
do zasobného tanku.

Pre toto miedanie prich4dzaji do 1ivahy zname herbi-
cidy, ako napriklad 1 -amino-6-etyltio-3-(2,2-dimetylpro-
pyl)-1,3,5-triazin-2,4(1H,3H)dién  alebo N-(2-benztia-
zolyl)-N,N'-dimetylmocovina na hubenie burin v kulhi-
rach obilovin; 4-amino-3-metyl-6-fenyl-1,2,4-triazin-
-5(4H)-6n na hubenie burin v cukrovej repe a 4-amino-6-
-(1,1-dimetyl-etyl)-3-metyltio-1,2,4-triazin-5 (4H)-0n na
nicenie burin v s6ji. MoZné su rovnako zmesi s 5-(2-
-chlér-4-trifluérmetylfenoxy)-2-nitrobenzoovou  Kyseli-
nou, N-(metoxy-metyl)-2,6-dietylanilidom chléroctovej
kyseliny, metyl-6,6-dimetyl-2,4-dioxo-3-[ 1-(2-propeny-
loxyamino)butylidén]-cyklo-hexénkarboxylovej kyseliny,
metyl-5-(2,4-dichl6rfenoxy)-2-nitrobenzaitom, S-amino-
-4-chlér-2-fenyl-2,3-dihydro-3-oxy-pyridazinom, etyl-2-
-/[(4-ch16r-6-metoxy-2-pyrimidinyl)-amino-karbonyl]-
aminosulfonil/benzodtom, exo-1-metyl-4-(1-metyl-etyl)-
-2-(2-metylfenylmetoxy)-7-oxabicyklo[2,2,1]-heptanom,
etyl-2-/[(4-chlér-6-metoxy-2-pyridinyl)amino-karbonyl]-
aminosulfonyl/benzoatom,  3,6-dichior-2-pyridin-karbo-
xylovou kyselinou, N,S-dietyl-N-cyklohexyltiolkarba-
métom, 3-(metoxykarbonylamino-fenyl)-N-metylkarba-
miatorn, 2-[4-(2,4-dichlérfenoxy)fenoxylpropiénovou ky
selinou, jej metylestermi alebo etylestermi, 4-amino-6-
-terc-butyl-3-etyltio-1,2,4-triazin-5-(4H)-6nom, 2-/4-[(6-
—chlér-2-benzoxazolyl)oxy]fenoxy/propanovou  kyseli-
nou, jej metylesterom alebo jej etylesterom, trimetyl-
silylmetylesterom  2-[4~(3,5-dichlorpyrid-2-yloxy)feno-
xyl-propiénovej kyseliny, 5+2-chlor-4-trifludrmetylfe-
noxy)-N-metyl-sulfonyl-2-nitrobenzamidom, 2-/4-[(3-
—chlér-5-trifluérme-tyl)-2-pyridinyl)oxytenoxy/propéno-
vou kyselinou, pripadne jej etylesterom, metylesterom 2-
-[4-(2,4-dichl6r-fenoxy)fenoxy]propionovej kyseliny, 2-
-[5-metyl-5-(1-metyletyl)-4-oxo-2-imidazolin-2-yl]-3-
-chinolinkarboxy-lovou kyselinou, 1-izobutyl-aminokar-
bonyl-2-imidazolidinénom, 3-cyklohexyl-5,6-trimetylén-
-uracilom, N-metyl-2-(1,3-benztiazol-2-yloxy)-acetanili-
dom, 2-chlor-N-(2,6-dimetylfenyl)-N-[(1H)pyrazol-1-yl-
metyljacetamidom, 2-etyl-6-metyl-N-(1-metyl-2-metoxy-
etyl)chléracetanilidom, 3-(etoxykarbonylaminofenyl)-N-
-(3'-metylfenyl)-karbamdtom, —2-1-(etoxyamino)butyli-
dén]-5-(2-etyltiopropyl)-1,3-cyklohexadiénom, N,N-di-
izopropyl-S-(2,3,3-trichlérallyl)tiolkarbamitom  alebo
2,6-dinitro-4-trifluér-metyl-N,N-dipropylanilinom. Nie-
ktoré zmesi majii prekvapujico tieZ synergicky G¢inok.

MoZné je rovnako mieSanie s inymi zndmymi 4¢in-
nymi latkami ako st fungicidy, insekticidy, akaricidy,
nematocidy, ochranné létky proti ozobaniu vtdkmi, latky
potrebné na vyZivu rastlin a prostriedky na zlepSenie
Struktury pody.

Utinné latky sa moéZu pouzivat samé osebe, vo forme
koncentratov alebo ako aplikatné formy pripravené z
tychto koncentratov d'al§im redenim ako sii roztoky na
priame pouZitie, suspenzie, emulzie, prasky, pasty a gra-
nulaty. Aplikdcia sa vykonava zvy€ajnym spdsobom, na-
priklad zalievanim, postrekom, posypom a pod.

Utinné latky podla vynalezu sa méZu aplikovat tak
pred, ako i po vzklideni rastlin.
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Utinné latky sa mdZu zapracovavat' tieZ pred osevom
rastlin.

Aplikované mnoZstvo uginnej latky sa pohybuje vo
velkom rozsahu. Toto mmno¥stvo zavisi v podstate od
druhu poZadovancho efektu. V3eobecne sa aplikované
mnoZstva pohybujo medzi 0,01 a 10 kg ucinnej latky na
1 ha pbdne;j plochy, vyhodne medzi 0,05 a 5 kg ulinnej
latky na 1 ha pédnej plochy.

Nasledujice priklady blizSie objastiuji vyrobu icin-
nych latok podla vyndlezu a ich pouZitie. Tieto priklady
v§ak vynalez v Ziadnom smere neobmedzuja.

Priklady uskuto¢nenia vynalezu

Priklady ilustrujiice spdsob vyroby i€innych latok
Priklad 1

Postup a)

K 11,1 g (0,04 mél) 1-(N-izobutylkarbamoyl)-4-izo-
-propylidén-imino-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6nu v
100 ml etanolu sa pridé 20 ml koncentrovanej kyseliny
chlorovodikovej a reakény roztok sa zahusti pri 60 °C a
za tlaku asi 20 000 Pa v priebehu 5 hodin na rotacnej od-
parke. Odparok sa roztieranim so zmesou etanolu a die-
tyléteru v pomere 1 : 1 privedie ku kryStalizécii a vysu$i
sa na vzduchu. Takto sa ziska 4,3 g (50 % teoria) 4-
-amino-1-(N-izobutylkarbamoyl)-3-metyltriazolin-5-6n s
teplotou topenia 183 °C.

Priklad 2
H.C Nﬂz
3 w_ e
N Nk\o
Ao
o\ NH - G T—CH,4
CHy
Postup b)

K 342 g (0,03 mdl) 4-amino-3-metyl-1,2,4-(1H)-
-triazolin-5-6nu v 80 ml absolhitneho acetonitrilu sa prida
3,6 g (0,036 mol) terc.butylizokyanatu a 0,05 g a2 0,1 g
diazabicykloundecénu, zmes sa mieda 2 hodiny pri tep-
lote 20 °C, potom sa zahusti za zniZeného tlaku, zvySok
sa vyberie dichlormetdnom, premyje sa vodou, vysusi sa
siranom sodnym, zahusti sa za zniZeného tlaku a zvy3ok
vykry$talizuje pri roztierani s dietyléterom.
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Ziska sa 5,0 g (78,3 % teoria) 4-amino-1-(N-terc-
-butyl-karbamoyl)-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6nu s teplo-
tou topenia 132 °C.

Priklad 3

0=C-NH-CH2

Postup a) - variant v jedinom reakénom stupni

K 8,2 g (0,03 mol) 4-izopropylidénimino-3-metyl-1-
-fenoxy-karbonyl-1,2,4-triazolin-5-6nu v 50 ml absolit-
neho tetrahydrofurdnu sa prida 4,2 g (0,03 mdl) (2,2-di-
chléreyklo-propyl)metylaminu, zmes sa potom mieSa
12 hodin pri teplote 20 °C, zahust{ sa za zniZeného tlaku,
zvySok sa vyberie 100 ml etanolu, pridaji sa 3 ml kon-
centrovanej chlorovodikovej kyseliny a zmes sa mie$a 3
aZ 4 hodiny pri teplote 60 °C za tlaku 20 000 Pa. S cie-
Pom spracovat’ sa reakéna zmes zahusti za zniZeného tla-
ku, zvysok sa vyberie dichlérmetdnom, dichlérmeténovy
roztok sa trikrét premyje nasytenym vodnym roztokom
hydrogénuhliitanu sodného, vysusi sa siranom sodnym a
zahusti sa za zniZeného tlaku. ZvySok sa roztieranim s
dietyléterom privedie ku kryStalizacii.

Ziska sa 4,4 g (52 % teéria) 4-amino-1-[N-(2,2-di-
chlér-cyklopropyl-metyl)karbamoyl]-3-metyl-1,2,4-tria-
zolin-5-6nu s teplotou topenia 149 °C.

Priklad 4
M
HJC\Q "/ 2
A
0
r ol
0=¢C- lﬂi—-fi‘ - (CH,),~CH,
C8y
Postup c)

K 3,2 g (0,0137 mdl) 4-amino-3-metyl-1-fenoxy-
karbonyl-1,2,4-triazolin-5-6nu v zmesi pozostavajicej z
25 ml tetrahydrofuranu a 10 ml dioxanu sa prida 8,9 g
(0,088 mal) 1,1-dimetylbutylaminu, reakéna zmes sa za-
hrieva 24 hodin k varu pod spatnym chladi¢om, potom sa
zahusti za zniZeného tlaku, zvy3ok sa vyberie dichlér-
metanom, dichlormetanovy roztok sa premyje 2 % rozto-
kom hydroxidu sodného a vodou, vysudi sa siranom sod-
nym, rozpustadlo sa odstrini za zniZeného tlaku a zvySok
pri roztierani s dietyléterom vykrystalizuje.

Ziska sa 1,9 g (61 % tedrie) 4-amino-1-[N-(1,1-di-
metylbutyl)karbamoyl]-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6nu s
teplotou topenia 110 °C.

Analogickym spdsobom a podla vieobecnych tdajov,
tykajuicich sa spdsobu vyroby, sa ziskajii nasledujuce sub-
stituované triazolindny vSeobecného vzorea (I):
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R1 R2 X Y tyzlkdine
viastnosti

1 Priklad
R Ny i
~ . - 2 &islo
\N/k! ), 18
[
t” Nmn?
Priklad R1 R?2 Y fyzikdine
Zislo viastnesti 19
CH.
= 3
5 ciy o @ o lug®
1,5 (4)
- konviguracia o
20
i
6 oty 'ﬁ“‘@ o li-wm® .
2
1,5 (¢
S~konfiguricia s
7 CHy 0 t.t. 139 %
22
8 H .@ 0 t.t. 161 °¢
23
9 Ciy  -CH(CHy), 0 t.t.63°%
10 - -
cx, (0R,),-CH,C1 o ‘lg-ng® u
1,45 (o, 42
11 cn3 -Tn-czgs c 1H-m’) \
, 0,95 (t, 30) *
12 CHy  -CH, 0 t.t. 133 %
26
13 cny -CH(CyHg ), 0 t.t. 103 %
14 CBy  -CH-CH(CH,), 0 t.t. 103 %
N .
15 CHy 0 t.t. 105 %
28
CEy
16 CHy  -CH,-CH, 0 t.t. 135 %
29
i
30
17 CHy  —CH,-0-CH, 0 t.t. 106 %
| (rozklad)
o8y
k38

14

. 20
CHy -Th-(C!lﬂz ¢ 0 np 1,5496

CHJ

ey ° s 0 t.t.128 %

CHy

|

-C- .t. 200 %¢
CHJ ;353 8 0 t.t

|

oy

H -(CH,y)g-CH,C1 ° 0 t.ut, 131 %
(AN

CHy CEy 0 0 t.t.153 %

R

Ln
iy -c-cuyel 0 0 t.t.us %

CH

cuy ~CHy-CHaCH, 0 0 t.t.92°%

[}

1 . 0,
CHJ Cﬂz-c oczns O o t.t. 127 %

[cxzcz
CHy  -C-CHy o o af21,5055

[CEZCI

)

Ry -G-0HCL, 0 0 t.t. 176 %
[
CHy

?’3

CHy  ~CH-C-CHy o o lpmet

44 7,95
Gty

i

CHy _T_cgl 5 0 t.t.133 %
CH,F
CH
1 2F

o,
~ ot - [+
6215 c.f;)-x3 o 0 t 30-40

cu,?
K
aty  =C o o li-ua?

| 4,36; 8,23
CH3
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Prikiad R R2 X Y tykine
Slalo M
Cly
32 cHy ~C=C,Hy 0o 0 ¢.t.99°%
Clly
o o lpwn®
33 CHy  ~CE-(CH,)4-CH(CH,),
| 4,40; 7,61
cy
u o, 5 0 0 t.t.162°¢
35 CHy -CH, 0 0 t.t.198 %¢
36 CHy  =(CH,)y-CH, 0 0 t.t.l0e-109 °¢
37 oy CHy 0 06 t.t. 168-170 %
38 CHy ~(CHy) o=CHy 0 0O t.t. 134-136 °C
l“a
39 CHy  -CR - C - By 0 o tt.feice
I
CHy cHy
CHy
40 CHy  ~C-cry 0 0 t.t. 149-151 ¢
i
chy
a CHy 0 0 t.t.93-54 %
o,
2 CHy  -CH,-CH,-CE 0 0 4.t.175-178 %
43 CHy  ~CHy-CH-(CH)y-GHy 0 0 t.t.91-92 °¢
|
Celly
oty
|
“ C,Hg -|c~czn, 0 © t.t,202-103 %2
CRy
cH
3
|
45 cH ~CoCHy-TF 0 0 t.t.178 %
3 ‘ 2
CHy
6 Ky —ca3 0 0 t.t. 13 %
47 CHly -[ —@ 0 0t 109 %
czx5
48 ciy 0 0 tt.ls%C

Prikiad Rl R2 X Y fyzikiine
Salo viastnosti
49 CHy -CH—A 0 0 Ilgns®
| 0,35-0,6; 0,93
Chy
50 CHy  -CH, F 0 0 t.x.oa7s %c
CH.
; 3
52 ey '“2“" 0 0 t.t.152°%
CRy
3 e 0 0 t.t,185°9%
CR
CHy
| /CEB
54 cHy '“z"“i"“z"' 0 0 t.t.198 °
R cly (hydrachlorid)
CH.
1 a
55 CHty T"’ﬂ"’\ 0 0 .. 0135 %
a
CHy
56 CHy G(CEy)y t.t. 200-203 °C
ay
57 CRy  -C-CacE t.t. 119 ¢
|
CHy
58 CHy  -CH-CE,-C1 0 t.t. 136 ¢
{
oHy
Ciy f“]
a
59 iy -|c-cn2-r-cu3 0 0 t.t,122%
CBy  CBy
60 CHy  -CB-CP, 0 0 t.t. 141 %
8y
ity
i
61 ey -c-ox 0 0 t.t, 276 °C
ca,
62 CHJ -CH-(CKz)‘-CHJ ") t.t. 67 °%C
CHJ
o
3] CHy  ~OH-CH,-0CH; 0 tot. 120 %C
oy
54 CHy  -{CH,),~0CEy 0 t.t. 114 %C
czn’
65 Ry CH-CH,-N ° tet. 84 %
~ 02H5 (hyérochlorid)
Cy
56 cry  -(chy)y-CHy o t.t. 247 %
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i Priflad Rl R2 X Y tyzikilne
Prikiad R? R2 X v tyzikilne gEalo viastnosti
Sislo viastnost
67 CBy  -CHy 0 S t..155% 82 CHy ‘—A 0 o tt.1n’
CHy
33 c8. - 0 S t.t. 205 %
3 2“5 o,
Q ] t.t, 164 °C
£ CHy
6
4 cay -CHy 0 s t.t, 212%
cay
70 CHy -CR ¢ 0 t.t. 1) °¢
CH.
3
CHy
0 0 t.t. 44 %
ke CHy -CH - CH -~ C1 °0 0t 114 %
|
CHy CHy CHy (cia)
(>3
72 CHy -(lm-cﬂ-c 0 o %532
o 0 0 ., 121 %
cH * 8 o cly
3 3
c CH.
PR By )
3 CH. -CH )
y N 0 0 t.t. 120 % C R
CHaCH,
86 ca, o o lynm®
CHy
i c1 2,33
T4 CHy  =C - CH-CHeC o o 22%13840
1] o Cafs
CHy CHy
87 CBy -CHy=CFy 0 © t.t.152 %
P
7 cdy -CH\ 0 0 t.t.158°%
CH,CL ee Ciy { u 0 s ., 178 %
t-N
~CH,-CH-CH,C1
zl 2 @
cL (3:1)
89 CcH ~CH. D 0 t.t. 156 °C
7 Ciy 'fﬂ“*zﬂ 0 0 t.ut. 7% 3 2
CHs
ca;
| .4.167 %
22 1,4801 90 CHy ‘@ 0 0 Wl
0 0 = '
78 cH, -zlz-(cnz)a-maJ D
Chy
20 o,
179 CHJ -cn-(cnz)5-cn3 0 0 =my”1,4920 91 “3 -r:x2 0 O t..113°C
92 CHy -fm@ o ¢ .13 %
By |
o, Chy
80 CHy -CH-CH,~C-Culy 0 0 t.t. 140 °C
{ CH,-CH(CHy) ,
CHy  cHy
93 CHy  -CH 0 0 t.t.98°%%
75 ° (Cty)y
a cr,  ~cHyc 0 o t.t.115°% \
Cahy
- <,
94 CEy (CH,), 0 0 t.t, 156 °C
cHy0

16
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Prikiad R R2 fvziki Prikiad Rt R? X Y ki
yxikiln fyzikiine
tislo visatnost Ginlo viastosti
110 CHy  -CH-CH,~cN S 0 t.t. 5 %
95 CHy  ~(CHy) e ocH, t.t. 210 °C |
G
5
11 CHy  ~CH-CH,-CH-Cl; o 20 1,4890
97 CHy -ctlz-cl:x-czn5 t.t. 106 % CH  cHy
CBJ o
3
"z oHy  ~CR-CEy-cK ° 30 1,4858
o ,
98 CHy  ~(CHp),-CH(CH,), t.1. 204 “C | o,
CH.
3
59 CH -CH . °
> tet 120 70 M oewy  -oreon, N 0 t.t. 108 %
tr {rozklad) { (hydrocniorsa)
3 Cﬂs penlord
38 cl
124 CA. ~(CH,),~CH 0 t.. 81 %¢
>_< t.t. 108 °C 3 Tale=%Hy
100 cEy  -CH, CEy
¢
5
15 CH. ~CH-(CH, ) ,~ - 2
ly Hy)y=N 0 n3° 1,5100
223 c. {hydrochlorid)
CH. ca, 2Hy
| 3
t.t. 151 °C
101 oy -cnz-l 1 es,
csy 116 CHy  -CH-CH,N 2 1,5150
L‘B} (hydrochlorid}
- e, 351 %C &
102 oy (e, \ v
/ 117 cHy 0 0 t.t, 157 %
[
2
1;::3 . Ny Hs
3 t.t. 134 %
103 CHy -c-ca\ 18 cily 0 0 t.t.116°%
e,
CHy
2 Ciy
104 CHy -cl:i-(cagz-crl] op 1,4372
o8, 119 oy 6 0 t.t. 5 °%C
?2‘5 X
105 Hy  -C-CoH t.t. 128 °C
I 120 CHy o 0 t.t.l8%
CHs
121 CBS ,cg?.cgz.oczgs 0 0 t.t. 123 °%
108 oay t.t. 101 ¢
122 CHy 0 0 t.t.213°%
oy
- _ 4. 73 % e cay
107 oly -Tx (CR,),-CH tets 73 /‘1“3
ox, CRy 123 oy —Kca-c 0 0 t.t,93°
“ony
CHs 20
108 CBy  ~(CRy)-R og” 1,5815
C {hydrcenlorid)
% 124 CEy . oy 0 0 t.t.93°%
CHy
L
109 CHy ~(CH,)y-N t.t. 210 %
cHy (hydrochlorid) HyQ, Y
Cc1
125 cay e’ 0 o lgooe®
o} 1,58 (ad);

17
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Prikiad

R1

R2
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B X Y tyzikalne 1 R2 X Y ine
tisio iasinosif Z’grd R mﬂl
o
<N Y C,H _A 0 0 t.t. 106 °C
126 cHy -cH (c2,)g a0t 2% 25
\cuz/ 2 CKl 0 0 .18 °%
14 CyHy ~CH(CHy), RN
127 oy -0y 0 0 w1’ T‘;
(endo-torms) 1 o, ~CH-eH,C1 0 o nZa1,4929
oy iy ‘I’"a
22
¢ C,H ~CH-C,H, 0 0 zpe1,4555
128 oy o o0 tt 1% 275 il
(exo-forza) F F
¢ 0 t.ut. 146 °%
129 CEy ~CH~CH, 0 0o t1.233°% 15 o8y
¢l
CHJ
on,
|
0 0 t.t,105°C
131 ouy TH o o t..117 % 148 CyHg -tlz-cnzu 5
oy cHy
o
U7 chy -(CEy)yy-cHy;  © 0 tto o
CEy
l o,
" 0 t.t. 98 %
32 cay -lc-::nz-.:,u2 o o lyumt e cHy ~(0By),5-CHy O 9
1,45 (s}, N
e 3 0 t.t. X0 T
~(CE,}, ,~CE
" 7,04-7,43 (a) 19 Cly et
133 CHy  -CH,-CH, F 0 0 t.t. 168 °C 150 o, ‘@“c"z’s‘c"z o6 o t.t.118°%
151 cuy —@-Cﬂ(cﬂa)z 0 0 t.t.129°%
bt CBy 'T’— 0 0 tt.18%
Colg o,
!c"s 152 e, @—lﬂ-cznj 0 0t 2%
135 CHy -fa - € - CHy D0 t.t.157°%
f
C. Cl 0
25 Oy 153 cxy —<3_c(c143)3 0 0 tt.1d %
CBy
i 4 C,H Q@ 0 t.t.125°%
136 CHy  ~CR-C- a 0 0 t.t.180 % 154 CHy 2y
|
CHy ,
~C~{CH, ) ~CE. o o ni%m,489
155 CoHy 1- Hy)y-CHy np =1,
137 CHy  ~GHy-CHy @@ O O t.t.188°% iy
0,
156 CHy -Ciy €1 0 0 t.t.285°C
138 CBy  -CH CH, a o0 t.t.95°% c1
l R
CEy 157 Ry ek, 2 0 0 i 158%
139 Cylg -C(CHy)y 0 0 t.t.158 °
]
¢ 3
‘u’ 18 8 I 0 o t.a,132°%
140 8y ~C~C5CH o o tr.19’% -tl:-cxtca,), ot
Cll3 CX
s
0,
159 o8, c-ca 0 0 t.t.98°%
|
CHs

18



Priktad Rt R2 X Y fyzikaine
Lisa viastnosti
160 ety %:33 0 t.t. 137 %
s
CHy
161 cay y 0 .. 182 %
c €1
162 CH. 7A 0 0 t.t. 172 °C
3
oy
~N
16 C8s 0 0  t.t.104 %
164 (cHy)ye- ~(CH, ) g-CHy 0 o n3a,4980
CHJ
165 CHy- (Ol )p- -c-cacH 0 0 t.t, 106
cHy
[
166 (GHy) 0H- ~GaCacH 0 0 t..9 %
[
Cll]
167 CHy -lCHy) g-CHly 0 0 t.1.90°%
168 (City ) CH- _& 0 0 tt.,133°%
159 OBy~ (CBy) - _L\ o 0 t.t. 98 %
170 CRRS A 0 0 t.t.158°%
1M CHy=(CHy) - —@ c 0o t.t.100°%
172 (CHy)cH- —@ o o n2%1 568
i
XL CoRy ~C-CR,F ° o tt.137°%
|
cay
Cl
!"3
1T Clye(CHy),- 'T'c“z“ A
oA,
=
175 (CHy),CH- ~C-CH,C1 0o o u2%1, 5650
2 L %
|
oy
ar
P — F
176 ol o 0 t.t. 105 %
N
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Priklad L\ R2 X ¥ fyzkiine
Eelo visstnosti
177 cx‘O_ -@ 0 0 t.t.185°C
en 01
178 Colly -ty o o a5
R0l
7":
179 ;8 6~y 0 o  t.t.128°%
|
CHy
cay
I
180 (AR “-(CHy)ycHy, O O w2001, 4928
|
oy
13- 10Re) :
181 (eHy)4C- 0 0 1,44 (oM,
4,48 (2
lg-lamt)
182 (cHy)50- 0 0 1,44 (9H),
4,53 (28)
183 (CHy )40~ ~ClCHy)y 0 0 tt. 142 %
7“3
184 CoHy ~CH-CA(CH,), 0 ¢ oty
185 (CEy)40- €1 0 ©  t.t. 203 %
186 CHy-(CHy}p-  -C{CByY, c 0 t., 112 °%
187 (CHy),CH-  -C{CHy)y 0 9 t.t, 108 °%
VAN -C(CHy )y 0 0 ta.151%
x
189 (oEm),c- O 0 o ann
8y
{S-~konfiguricia )
190 (el 50 -53@ 0 o na,sm
Cl!!
(R-konflguricia )
T“:
191 (eHy) 0= ~C-CRC1 0 ©° t.t.o133 %
b,
CH.
i
192 () 0- —c-C3cK 0 0  t.t. 148 %
oy
CRy
193 teHy)y0- -lc-(clz)J-cu:, o o n2m1dsue
SHy
CHy
194 (Chy) 40 "l"'““"‘a’z 0 0 t.t.135 %




Priklad

R1
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n R2 X Y  fyziiine
Cislo viastnosti
T"=
185 (CHy)4C- ~C-cu® 2 0 ottt %
I
o
196 <cHJ)3<: -Cﬂz—©_<10 0 t.t, 208 °C
| 20
137 (cu3)3c- - 0 0 myvl,5520
|
Hy
198 (cn])jo- —CEz-cHz [}
o 0 t.t.172°%
199 (cHy) 08~ \Q 0 0t 205 %
N
200 (cHy) 8- -CH-C,Hg 0 0 wune%
cHy
00 {CEoR- -C-CpH, 0 o n2la,4e0)
|
o,
202 A._ 0 0 t.t.277 %
203 f: \Q 0 0 t.t.107 %
oy
|
204 (CHy),CH- -C-cH P 0 o ottt 1a%
iy
"‘“z"'l 2H-18R%) :
205 (CHy), CH~ -C=CHy 0 0 1,34 (6H),
. 4,40 (2H0),
1
oy 3,12 ()
e
]
206 (CRy)pCE-  ~o-CHOI, 6 o e’
|
CE,y
207 () ,CH- ~CB(CHy ), 0 0 t.t, 124 %
Cly
208 (Oly),CH-  0-(CHyp-cH, O O n3Pw48m4
|
cHy
0
209 (CHy),CH- -G-(cy)y-cy 0 0 n201 4847
|
CK:
i
210 (CHy),CH-  =CH-CRICHy), 0 0 ni%a, 860
1
a1 Gyl -c-cn 0 0 .13 %
|
Cly

P;::d Rt R2 X Y  ftyikdlne
Viastnost
g
(s)
22 C,8g -Cil 0 0 1,29 (¢, 3,
[ 1 .
,59 (3, 3u)
oy
213 (A ~CHOH,CH(CH,), 0 o  (amorfny
| produkt )
cH
224 ¢l -CHICH,),CH(CHy), © ©  (amorff
[ produkt )
cHy
215 -CH(CR,),CH(CE,), © o (amor®y
C285 | ) ot
o8y
a7 CoHg 7@ 0 0 ot o18%
ciy
218 Cykg -(CH;)4CHy 0 ¢ ot o165 °%
[ a
29 Collg j:]/F 0 0 t.t. 114 %
[
220 CyHg 0 0 (amorfy
produkr )
[
P
221 Ry ~C-CH, 0 0 t.t., 128 %
!
Ciy
K
222 N -CH 0 0 t.t, M8 %
*(s)
CH
3
l
223 CHy —cH ¢ o  t.t.12°%
*(R)
CH
3
I L)
224 C,Hs ~C-CH, o 0 t.t. 90 °c
|
Chy
~ o o0 t.t.108 °C
225 czns (caz)zc‘li.:1
Poznamka k tabulke:
%*

) '"HINMR spektré boli vykondvané v deuterochloro-
forme (CDCLy) s pouZitim tetrametylsildnu ako vmitorné-
ho Standardu. Udéva sa chernicky posun ako hodnota d v
ppm.

20
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Vyroba vychodiskovych latok

Priklad II-1
cH
H.C s
3 N=C
\u N/ \CHJ
~N N /ko
!
P
0/ \Nu-cuz-cu(cus)z

K 6 g (0,04 mdl) 4-izopropylidénimino-3-metyl-1H-
-triazolin-5-6nu a 4 g (0,04 mél) trietylaminu v 20 ml
dioxdnu sa pri teplote 20 °C za mieSania prikvapkd 12 g
(0,12 mol) izobutylizokyanatu a zmes sa po dokondeni
pridavku mie$a 3 hodiny pri teplote 100 °C. S cielom
spracovat’ sa reakéna zmes zahusti za zniZeného tlaku,
zvySok sa vyberie 100 ml dichlérmeténu, niekofkokrat sa
premyje vZdy 100 ml vody, vysusi sa siranom sodnym a
za zniZeného tlaku sa zbavi rozpstadla.

Ziska sa 11,2 g (100 % tedrie} 1-(N-izobutylkarba-
moyl)-4-izopropylidénimino-3-metyl-1,2 4-triazolin-5-
-6nu vo forme oleja.

"H-NMR spektrum (deuterochloroform): d = 0,85 (d, 6H)
ppm.

Zodpovedajicim spésobom a podla vieobecnych -
dajov tykajucich sa spdsobu vyroby sa ziskaji nasleduju-
ce medziprodukty vieobecného vzorca (II)

3
R
rl e
w— /”‘c\ ¢
]
'\T/LO (11)
LN
07 Nuep?
Tabul’ka 2
Priad  Rf R2 ~R3
. ==C fyzikdiine
cisio R4 vastost
-2 Ry —@ ~C(CHy), t.t. 125 %¢
Ty ek —@ “CH-GH(CHy),  lH-wa®
3,9
II-4  cHy -i:a-czss =C(CHy), t.t. 87 %
CHy
-5 CHy  -CH(CHy), clcy), t.t. 207 °c
JI-6 CHy  —CHIC,Rg), *C(CHy), L.t 68 °C
17 cEy  -cH-cHCeny), wclcny), Ly sog®)
0,54 (4, CHy)
-8 c#, -
3 -CH, =C(eHy), tot 115 %

21

Prited R R2 - R i
ckbo =C>pe et
K
3
|
19 CHy -f-cuzcx =C(CHy), t.t. 88 °¢
CHy
11-10  CHy *C(CHy), t.t. 133 %
CHy
€5
1111 CHy CHy  =C(CHy), ol
L)
I1-12 CH3 -f:i{_‘,—lx)(x:z.'l5 'C(CH])2 t.t, 108 °¢
II-13  CHy ~CH,~CHeCH, =C(CHy), t.t. 86 °C
C¥y
1117 CHy  -CH,~0~cH, =C(CH, ), t.t. 121-122 °¢
3
Priklad I1I-1
CH.
03
e g
e \ﬂﬂ,

R
\u/Ko
I
i
11,4 g (0,1 moél) 4-amino-3-metyl-1,2,4-(1H)-tria-
zolin-5-6nu (porovnaj Burop. J. Med. Chem, Chim.
Ther. 18, 215 - 220 (1983) a 0,1 gtoluénsulfénovej kyse-
liny v 100 ml (79,06 g, 1,36 modl) acetéonu sa miesa
40 hodin pri teplote 70 °C a potom sa zmes zahusti vo
vékuu. Ziska sa 15,4 g (100 % tedria) 4-izopropyli-
dénimino-3-metyl-1,2,4-(1H)-triazolin-5-6nu s teplotou
topenia 140 aZ 144 °C.

Priklad V-1

K 23 g (0,02 mdl) 4-amino-3-metyl-12,4-
-(1H)triazolin- 5-6nu v 25 ml absohitneho tetrahydrofu-
ranu sa prida 2,7 g (0,024 mdl) terc-butoxidu draselného,
reak¢nd zmes sa mieSa 1 hodinu pri teplote 20 °C, potom
sa k nej za miesania prikvapka 3,1 g (0,02 mdl) fenyleste-
ru chlormravéej kyseliny, reakénd zmes sa miesa 12 ho-
din pri teplote miestnosti, potom sa pomocou l'adove;j ky-
seliny octovej upravi na pH 5, zahusti sa za zniZen¢ho
tlaku, zvySok sa vyberie chloroformom, premyje sa vo-
dou, vysusi sa siranom sodnym, zahusti sa za zniZeného
tlaku a zvySok vykrystalizuje pri roztierani s éterom.
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Ziska sa 1,1 g (23,5 % tedrie) 4-amino-3-metyl-1-fe-
noxy-karbonyl-1,2,4-triazolin-5-6nu s teplotou topenia
175 °C.

Priklad VIII-1

B

11,4 g (0,1 mol) 4-amino-3-metyl-1,2,4-(1H)-tria-
zolin-5-6nu (porovnaj Europ. J. Med. Chem., Chim.
Ther. 18, 215 - 220 (1983)) a 0,1 g p-toluénsulfénovej
kyseliny v 100 ml (79,06 g, 1,36 mél) acetonu sa mieSa
40 hodin pri teplote 70 °C a potom sa reakénd zmes za-
husti za zniZeného tlaku. Ziska sa 154 g (100 % tedrie)
4-izo-propylidénimino-3-metyl-1,2,4-(1H)-triazolin-5-
onu s teplotou topenia 140 aZ 144 °C.

Priklad X-1

K 154 g (0,1 mdl) 4-izopropylidénimino-3-metyl-
-1,2,4-(1H)-triazolin-S-6nu v 100 ml absolitneho tetra-
hydrofuranu sa prida pri teplote miestnosti najprv 13,4 g
(0,12 modl) terc-butoxidu draselného, reakénd zmes sa
miefa jednu hodinu pri teplote miestnosti, potom sa prida
15,5 g (0,1 mdl) fenylesteru chlérmravcej kyseliny a
zmes sa miesa d'alSich 12 hodin pri teplote 20 °C.

S cielom spracovat’ sa reakénd zmes okysli ladovou
kyselinou octovou, zahusti sa za zniZeného tlaku, zvySok
sa vyberie chloroformom, premyje sa vodou, vysusi sa si-
ranom sodnym, znova sa zahusti za zniZeného tlaku a
prekry3talizuje sa z aceténu.

Ziska sa 10 g (36 % tedrie) 4-izopropylidénimino-3-
-metyl-1-fenoxykarbonyl-1,2,4-triazolin-5-6nu s teplotou
topenia 162 °C.

Priklad X-2

T P

0=C-0-02H5

/CHJ
N=C¢
\C"
"3

(]

7,7 g (0,05 mdl) 4-izopropylidénimino-3-metyl-1,2,4-
-(1H)-triazolin-5-6nu v 50 ml absolhitneho tetrahydrofu-
ranu sa pri teplote 20 °C prida 1,5 g (0,05 mol) hydridu
sodného, reak¢énd zmes sa mie$a 1 hodinu pri teplote
miestnosti, potom sa k nej prikvapka za mieSania 54 g
(0,05 mol) etylesteru chlérmravcej kyseliny a po skonce-
ni pridavku sa reakéna zmes mieSa d’alsich 12 hodin pri
teplote 20 °C.

S ciefom spracovat’ sa reakéna zmes okysli ladovou
kyselinou octovou, potom sa zahusti za zniZeného tlaku,
zvySok sa vyberie dichlormetinom, dichiérmetinovy
roztok sa premyje vodou, vysu$i sa siranom sodnym,
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znova sa zahusti za zniZeného tlaku a prekrystalizuje sa z
izopropylalkoholu.

Ziska sa 5,0 g (44 % tedrie) 1-etoxykarbonyl-4-izo-
-propylidénimino-3-metyl-1,2,4-triazolin-5-6nu s teplo-
tou topenia 91 °C.

Priklady ilustrujace biologicku ii¢innost’
V nasledujucich prikladoch sa ako porovnévacie lat-
ky (Standardy) pouZivaji nasledujuce zluceniny:
0

Cell /“HZ

/L (A}
N§F

oy
Zlicenina A:

4-amino-3-metyl-6-fenyl-1,2 4-triazin-5-6n
(zlucenina znama z DE-OS 23 64 474, priklad [-22),

0
HL -8 MM - CH(CH,),

]

[} (B)
Zlucenina B:
N-izobutyl-2-oximidazolidin-1-karboxamid
(zluCenina znama z publikacie R. Weglera "Chemie der
Pflanzenschutz- und Schidlingsbekdmpfungsmittel”, zv.
5, str. 219 (1977).

Priklad A

Preemergentny test

Rozpustadlo: 5 dielov hmotnostnych acetonu
Emulgétor: 1 diel hmotnostny alkylarylpolyglykoléteru

Na pripravu vhodného fi¢inného pripravku sa zmie3a
1 diel hmotnostnej G¢innej latky s uvedenym mnoZstvom
rozpitadla, pridd sa uvedené mnoZstvo emulgitora a
koncentrét sa zriedi vodou na poZadovani koncentréciu.

Semen4 testovanych rastlin sa zasejii do normalnej
pody a po 24 hodinach sa zaleju pripravkom u¢innej lat-
ky. Pritom sa udrZiava mnoZstvo vody na jednotku plo-
chy ulelne na konstantnej hodnote. Koncentracia G¢innej
latky v pripravku nehré Ziadnu tlohu, rozhodujice je iba
powZité mnoZstvo ufinnej latky na jednotku plochy. Po
troch tyZdiioch sa hodnoti stupefi poskodenia rastlin v %
poskodenia v porovnani s vyvojom neoSetrenych kon-
trolnych rastlin. Pritom znamena:

0 % Ziaden u¢inok (ako v pripade ncoSetrenych kontrol-
nych rastlin)
100 % tiplné zni¢enie (odumretie) rastlin.

Pri tomto teste majii napriklad zlueniny z prikladov
vyhotovenia 2, 14, 23, 32, 41, 45, 48 a 57 vyrazne lepsi
herbicidny u€inok proti burindm a vyrazne lepSiu selekti-
vitu v Zitkovych rastlinach, napriklad v cukrovej repe a-
ko porovnavacia litka B. Podobnym spbsobom maji na-
priklad zlugeniny z prikladov vyhotovenia 7 a 175 vyraz-
ne lepsi herbicidny uéinok a dobri selektivitu v jalmeni.

Vysledky tychto testov su zhrmuté v nasledujicich ta-
butkich A a A-1.
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Tabulka A: prosmapenvs; W3l ( pokumy v sidenku )
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Priklad B

Postemergentny test

Rozpustadlo: 5 dielov hmotnostnych acetonu

Emulgator: 1 diel hmotnostny alkylarylpolyglykoléteru
Na pripravu vhodného i¢inného pripravku sa zmiesa 1
diel u&innej latky s uvedenym mnoZstvom rozpistadla,
prida sa uvedené mnoZstvo emulgitora a koncentrat sa
zriedi vodou na poZadovanu koncentriciu.

Utinnym pripravkom sa postriekaji pokusné rastliny,
ktoré majui vysku 5 aZ 15 cm tak, aby sa na jednotku plo-
chy aplikovalo vZdy pozadované mnoZstvo uinnej latky.
Koncentrécia postrekovej suspenzie sa voli tak, aby sa
vzdy potrebné mnoZstvo t¢innej latky aplikovalo v 2 000
litroch vody na 1 ha. Po troch tyZdiioch sa hodnoti stupefi
poékodenia rastlin v % poskodenia v porovnani s vyvo-
jom neoSetrenych kontrolnych rastlin.

Pritom znamena:

0 % = Ziaden (¢inok ((&inok rovnaky ako v pripade ne-
osetrenych kontrolnych rastlin)

100 % = tipIné zniCenie (odumretie) rastlin.

Pri tomto teste maji napriklad zlideniny podla pri-
kladov vyhotovenia 1 a 48, d’alej zlageniny podl'a prikla-
dov vyhotovenia 2, 14, 23, 32, 41, 45, 48, 57, 78, ako i
zluceniny z prikladov vyhotovenia 7, 15, 34, 3, 63, 138 a
175 pri hubeni jednokli¢nych a dvoikliénych burin pod-
statne lep3i herbicidny u&inok ako porovnévacia litka A,
pripadne B.

Vysledky tychto testov sii zhrnuté v nasledujicich ta-
bulkéch B-1, B-2 a B-3:
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PATENTOVE NAROKY

1. Substituované triazolinény vieobecného vzorca (I)

B

NH,
2

\NJ\X ,

¢
T 7 N piep?

v ktorom

R' znameni atém vodika, priamu alebo rozvetveni al-
kylovu skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, cykloalkylovi
skupinu s 3 az 7 atomami uhlika v cykloalkylovej Casti,
pripadne aspoti raz, rovnako alebo rézne atémom halogé-
nu substituovami arylovd skupinu so 6 az 10 atomami
uhlika alebo halogénalkylova skupinu s 1 aZ 4 atdmami
uhlika a s aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami
halogénu,

R? znamens priamu alebo rozvetvemi alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atomami uhlika, alkenylova skupinu s 2 aZ 8 a-
tomami uhlika, alkinylovii skupinu s 2 aZ 8 atémami uh-
lika, halogénalkylova skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika a s
1 a% 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atbmami halogénu,
halogénalkenylovii skupinu s 2 aZ 8 atomami uhlikaa s 1
a% 15 rovnakymi alebo rozdiclnymi atémami halogénu,
kyanoalkylovi skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxy-
alkylovii skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika v alkoxylovej i
alkylovej &asti, alkoxykarbonylalkylovia skupinu so vZdy
s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkoxylovej i alkylovej Casti,
alkoxykarbonylalkenylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uh-
lika v alkoxylovej ¢asti a s 2 aZ 6 atémami uhlika v alke-
nylovej Casti, alkylaminoalkylovil skupinu s 1 aZ 6 ato-
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mami uhlika v alkylovych Castiach, dialkylaminoalkylo-
va skupinu s 1 aZ 6 atdmami uhlika v alkylovych ¢astiach
alebo v#dy pripadne aspofi raz rovnako alebo rozne sub-
stituovanu cykloalkylowvii, alebo cykloalkylalkylovi sku-
pinu vzdy s 3 aZ 12 atomami uhlika v cykloalkylovej
asti a s 1 aZ 6 atémami uhlika v alkylovej Casti s pria-
mym alebo rozvetvenym retazcom, prifom ako substitu-
enty prichadzaji do uvahy atom halogénu, priama alebo
rozvetvend alkylova skupina s 1 aZ 4 atémami uhlika,
halogénalkylova skupina s 1 aZ 4 atbmami uhlika, halo-
génalkylova skupina s 1 aZ 4 atomami uhlika a s 1 az 9
rovnakymi alebo réznymi atémami halogénu alebo halo-
génalkenylova skupina s aZ 4 atomami uhlika v priamom
alebo rozvetvenom retazci a s 1 aZ 5 rovnakymi alebo
rozdielnymi atémami halogénu,
dalej R* znamena pripadne aspofi jednu, rovnako alebo
rdzne substitiovany aralkylovii skupinu, alebo arylovd
skupinu so 6 aZ 10 atémami uhlika v arylovej Casti a pri-
padne s 1 aZ 8 atbmami uhlika v priamej alebo v rozvet-
venej alkylovej casti, prifom ako substituenty alkylove;
skupiny prichédzaji pripadne do tivahy atémy halogénu a
ako substituenty arylovej skupiny prichadzaji do dvahy
atém halogénu, priama alebo rozvetvend alkylova skupi-
na s 1 a% 6 atomami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 az 6
atdmami uhlika,
X znamena atém kyslika alebo atém siry a
Y znamena atém kyslika alebo atom siry.

2. Substituované triazolinény vieobecného vzorca (I)
podla naroku 1, v ktorom
R! znamens atém vodika, priamu alebo rozvetveni al-
kylovi skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, cykloalkylovi
skupinu s 3 aZ 7 atomami uhlika alebo pripadne aspoit
raz, rovnako alebo rzne atémom halogénu substituovanu
anglovfl skupinu so 6 a7 10 atdmami uhlika,
R* znamen4 priamu alebo rozvetveni alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atémami uhlika, alkenylovi skupinu s 2 aZ 8 a-
témami uhlika, alkinylova skupinu s 2 aZ 8 atomami uh-
lika, halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika a s
1 aZ 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
halogénalkenylovii skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika a s 1
a? 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
kyanoalkylova skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxy-
alkylovu skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika v alkoxylovej i
alkylovej &asti alebo alkoxykarbonylalkylovii skupinu so
vzdy s 1 a2 6 atdmami uhlika v alkoxylovej i alkylovej
gasti, dialkylaminoalkylovii skupinu s 1 aZ 6 atomami
uhlika v alkylovych &astiach alebo vZdy pripadne aspofi
raz rovnako alebo rOzne substituovani cykloalkylovi,
alebo cykloalkylalkylovi skupinu vZdy s 3 aZ 8 atémami
uhlika v cykloalkylovej Sasti a s 1 aZ 6 atomami uhlika v
alkylovej &asti s priamym alebo rozvetvenym retazcom,
pri¢om ako substituenty prichédzaji do wvahy atom halo-
génu, priama alebo rozvetvend alkylova skupina s 1 aZz 4
atémami uhlika, halogénalkylova skupina s 1 aZ 4 atd-
mami uhlika a s 1 a% 9 rovnakymi alebo réznymi atoma-
mi halogénu, alebo halogénalkenylova skupina s aZ 4 a-
tomami uhlika v priamom alebo rozvetvenom retazci a s
1 aZ 5 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
d'alej R? znamena pripadne aspoii jednu, rovnako alebo
rbzne substituovani aralkylovii alebo arylovii skupinu so
6 aZ 10 atbmami uhlika v arylovej Casti a pripadne s 1 aZ
8 atémami uhlika v priame;j alebo v rozvetvenej alkylovej
&asti, pritom ako substituenty alkylovej skupiny pricha-
dzaju pripadne do tvahy atémy halogénu a ako substitu-
enty arylovej skupiny prichadzajii do \ivahy atém halogé-
nu, priama alebo rozvetvenda alkylova skupina s 1 aZ 6 a-
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témami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6 atdmami uh-
lika,
X znamené atém kyslika alebo atém siry a
Y znamena atém kyslika alebo atom siry.

3. Substituované triazolinény vieobecného vzorca (I)
podla naroku 1, v ktorom
R! znamena alkylovii skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika
alebo halogénalkylovii skupinu s 1 a% 4 atémami uhlika a
s aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
R? znamena alkylova skupinu s 1 aZ 10 atomami uhlika,
halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 6 atbmami uhlika a s 1 aZ
13 atémami halogénu, cykloalkylovii skupinu s 3 aZ
12 atémami uhlika, ktora je pripadne substituovans al-
kylovou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika alebo halogé-
nalkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika, dalej
znamena alkinylovi skupinu s 2 aZ 8 atomami uhlika,
cykloalkylalkylovd skupinu s 3 aZ 8 atémami uhlika v
cyklickej Zasti a s 1 aZ 4 atbmami uhlika v alkylovej Sas-
ti, pri¢om cykloalkylalkylova skupina je pripadne sub-
stituovand v cyklickej &asti alkylovou skupinou s 1 aZ
4 atémami uhlika alebo atomom halogénu, alebo zname-
né alkoxyalkylova skupinu s 1 aZ 4 atdmami uhlika v al-
koxylove;j i alkylovej Casti,
X znamens atom kyslika a
Y znamena atém kyslika.

4. Substitnované triazolinény vieobecného vzorca (I)
podfa naroku 1, v ktorom
R! znamend alkylov skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
R® znamena alkylovi skupinu s 1 aZ 10 atomami uhlika,
halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika a s 1 aZ
13 atémami halogénu, cykloalkylovi skupinu s 3 aZ 8 a-
t6marmni uhlika, ktora je pripadne substituovanaalkylovou
skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika alebo halogénalkylo-
vou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika; d'alej znamena al-
kinylova skupinu s 2 aZ 8 atémami uhlika, cykloalkylal-
kylovi skupinu s 3 a7 8 atbmami uhlika v cykloalkylovej
gastia s 1 a2 4 atébmami uhlika v alkylovej &asti, prifom
tato skupina je v cyklickej asti pripadne substituovana
alkylovou skupinou s 1 aZ 4 atomami uhlika alebo ato-
mom halogénu; alebo znamena alkoxyalkylovii skupinu s
1 a¥ 4 atdmami uhlika v alkoxylovej i alkylove;j Casti, a
X ¢mamena atom kyslika a
Y znamena atém kyslika.

5. Spdsob vyroby substituovanych triazolinénov vie-
obecného vzorca (T) podPa naroku 1

1 TR,
RT_"/ 2
WA @,

\

[
27 N

v ktorom

R! znamena atém vodika, priamu alebo rozvetveni al-
kylovii skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika, cykloalkylovii
skupinu s 3 a% 7 atdmami uhlika v cykloalkylovej Casti,
pripadne aspoti raz, rovnako alebo rozne atdmom halogé-
nu substituovani arylovii skupinu so 6 aZ 10 atémami
uhlika alebo halogénalkylovi skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a s a? 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami
halogénu,

R? znamend priamu alebo rozvetvend alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atdmami uhlika, alkenylovi skupinu s 2 aZ 8 a-
tomami uhlika, alkinylovi skupinu s 2 aZ 8 atémami uh-
lika, halogénalkylovii skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika a s
1 a2 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
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halogénalkenylovii skupinu s 2 aZ 8 atbmami uhlika a s 1
a2 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami halogénu,
kyanoalkylova skupinu s 1 aZ 8 atémami uhlika, alkoxy-
alkylovii skupinu s 1 aZ 6 atdmami uhlika v alkoxylovej i
alkylovej &asti, alkoxykarbonylalkylovi skupinu vzdy s 1
a% 6 atomami uhlika v alkoxylovej i alkylovej Casti, alko-
xykarbonylalkenylovi skupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika v
alkoxylovej €asti a s 2 aZ 6 atomami uhlika v alkenylovej
Zasti, alkylaminoalkylova skupinu s 1 aZ 6 atémami uhli-
ka v alkylovych Gastiach, dialkylaminoalkylovii skupinu s
1 aZ 6 atomami uhlika v alkylovych ¢astiach alebo vZdy
pripadne aspofi raz rovnako, alebo rézne substituovant
eykloalkylovi, alebo cykloalkylalkylovi skupinu vZdy s
3 a¥ 12 atémami uhlika v cykloalkylovej Castia s 1 aZz 6
atémami uhlika v alkylovej ¢asti s priamym alebo roz-
vetvenym retazcom, pricom ako substituenty prichadzaji
do tivahy atém halogénu, priama alebo rozvetvend alky-
lova skupina s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylova
skupina s 1 a% 4 atdmami uhlika, halogénalkylova skupi-
nas 1 aZ 4 atdbmami uhlika a s 1 aZ 9 rovnakymi alebo
rdzmymi atémami halogénu alebo halogénalkenylova
skupina s a¥ 4 atémami uhlika v priamom alebo rozvet-
venom retazei a s 1 aZ 5 rovnakymi alebo rozdielnymi
atémami halogénu,
d'alej R* znamena pripadne aspoii raz, rovnako alebo roz-
ne substituovant aralkylovii skupinu alebo arylowi sku-
pinu so 6 az 10 atémami uhlika v arylovej ¢asti a pripad-
ne s 1 aZ 8 atomami uhlika v priame;j alebo v rozvetvenej
alkylovej &asti, pri¢om ako substituenty alkylovej skupi-
ny prichadzaju pripadne do 1ivahy atémy halogénu a ako
substituenty arylovej skupiny prichadzaji do ivahy atém
halogénu, priama alebo rozvetvens alkylova skupina s 1
aZ 6 atomami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6 atd-
mami uhlika,
X znamena atém kyslika alebo atom siry a
Y znamena atém kyslika alebo atém siry,
vyznadujiuci sa tym,kZesa
a) nechajt reagovat’ hydrazény vieobecného vzorca (II)

3

R
1

krj‘ = c\n‘

Sy X (11),

7 l\n - 32
v ktorom
R} R% X a'Y maji vyznamy uvedené v néroku 1 a
R? a R* znamenaji nezivisle od seba atém vodika, alky-
Jovii skupinu, aralkylovii skupinu alebo arylovii skupinu,
s kyselinou, pripadne v pritomnosti riedidla,
alebo sa
b) nechajii reagovat’ 1H-triazolinény vseobecného vzorca

(1

(111},

v ktorom

R! a X majti vyznamy uvedené v néroku 1,

s izo(tio)kyandtmi vieobecného vzorea (IV)
R*-N=C=Y ),

v ktorom

R?a 'Y majti vyznamy uvedené v néroku 1,

pripadne v pritomnosti riedidla a pripadne v pritormosti

pomocného reakéného ¢inidla,

alebo sa

¢) nechaji reagovat triazolinény véeobecného vzorca (V)

"

NP
~N ? ”

c
«Z No_wb

(v,

v ktorom
R), X a Y majii vyznamy uvedené v naroku 1 a
R’ znamena alkylowii skupinu, arylovi skupinu alebo a-
rylalkylovi skupinu,
s aminmi vieobecného vzorca (V)
R?-NH; VD),
v ktorom
R? mé vyznam uvedeny v niroku 1,
pripadne v pritormnosti riedidla a pripadne v pritomnosti
pomocného reakéného Cinidla.
6. Spdsob podla naroku 5 na vyrobu zliceniny vzor-
ca

N

] /C}lz'\
¢ (o)
oz,

vyznadujuci
ninu vzorca

sa tym,Zesana zluce-

o
[+
\CH3

B,C N =

I
) ’”'“\mz/

(Cﬂz)g

posobi kyselinou, pripadne v pritomnosti riedidla,
alebo
sa necha reagovat’ zli¢enina vzorca

H
so zluéeninou vzorca
01(2
0sC=XN-cH /(caz)9
o,

pripadne v pritomnosti riedidla a pripadne v pritornosti
pomocného reakéného ¢inidla.
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7. Medziprodukt na pripravu zlidenin vSeobecného
vzorca (I), podla niektorého z narokov 1 aZ 4, ktorym si
hydrazény vieobecného vzorca (II)

o
R N=¢C
T'N/ N g
\T/KI (Im,
¢
Y/ N g2

v ktorom

R' znamens atém vodika, priamu alebo rozvetvenu al-
kylovu skupinu s 1 aZ 8 atbmami uhlika, cykloalkylovi
skupinu s 3 aZ 7 atémami uhlika v cykloalkylovej Casti,
pripadne aspoii raz, rovnako alebo rozne atomom halogé-
nu substituovanii arylovu skupinu so 6 aZz 10 atémami
uhlika alebo halogénalkylovu skupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a s aZ 9 rovnakymi alebo rozdielnymi atémami
halogénu,

R? znamené priamu alebo rozvetvent alkylovii skupinu s
1 aZ 18 atémami uhlika, alkenylova skupinu s 2 aZ 8 a-
témami uhlika, alkinylovil skupinu s 2 aZ 8 atdmami uh-
lika, halogénalkylova skupinu s 1 aZ 8 atomami uhlika a s
1 a% 17 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
halogénalkenylova skupinu s 2 aZ 8 atomami uhlikaa s 1
aZ 15 rovnakymi alebo rozdielnymi atomami halogénu,
kyanoalkylova skupinu s 1 az 8 atdmami uhlika, alkoxy-
alkylovt skupinu s 1 a7 6 atomami uhlika v alkoxylove;j i
alkylovej &asti, alkoxykarbonylalkylovii skupinu vzdy s 1
a? 6 atomami uhlika v alkoxylove;j i alkylovej &asti, alko-
xykarbonylalkenylovi skupinu s 1 aZ 6 atomami uhlika v
alkoxylovej Gasti a s 2 aZ 6 atomami uhlika v alkenylovej
¢asti, alkylaminoalkylovii skupinu s 1 aZ 6 atomami uhli-
ka v alkylovych &astiach, dialkylaminoalkylovi skupinu s
1 a% 6 atomami uhlika v alkylovych Castiach alebo vZdy
pripadne aspoii raz rovnako, alebo rozne substituovani
cykloalkylovii, alebo cykloalkylalkylova skupinu vZdy s
3 a? 12 atdmami uhlika v cykloalkylovej Sastia s 1 aZ 6
atémami uhlika v alkylovej &asti s priamym alebo roz-
vetvenym retazcom, priom ako substituenty prichadzaji
do tivahy atém halogénu, priama alebo rozvetvend alky-
lova skupina s 1 aZ 4 atdmami uhlika, halogénalkylova
skupina s 1 aZ 4 atdmami uhlika, halogénalkylova skupi-
na s 1 aZ 4 atomami uhlika a s 1 aZ 9 rovnakymi alebo
romymi atomami halogénu alebo halogénalkenylova
skupina s aZ 4 atbmami uhlika v priamom alebo rozvet-
venom retazcia s 1 aZ 5 rovnakymi alebo rozdielnymi
atomami halogénu,

dalej R? znamena pripadne aspoti jednu, rovnako alebo
rozne substituovand aralkylovi skupinu alebo arylovii
skupinu so 6 aZ 10 atbmami uhlika v arylovej €asti a pri-
padne s 1 aZ 8 atomami uhlika v priamej alebo v rozvet-
venej alkylovej Casti, prifom ako substituenty alkylovej
skupiny prichadzajd pripadne do tivahy atémy halogénu a
ako substituenty arylovej skupiny prichadzajii do 1ivahy
atém halogénu, priama alebo rozvetvena alkylova skupi-
na s 1 az 6 atbmami uhlika alebo alkoxyskupina s 1 aZ 6
atémami uhlika,

R*aR* znamenaju nezivisle od seba atém vodika, alky-
lovu skupinu s 1 a7 4 atomami uhlika, fenylovi skupinu
alebo benzylovu skupinu,

X znamen4 atom kyslika alebo atém siry a

Y znamena atém kyslika alebo atom siry.

26

8. Medziprodukt na pripravu zlidenin vSeobecného
vzorca (I) podla niektorého z nirokov 1 aZ 4, ktorym si
triazolindny vieobecného vzorca (Va)

B i,

bl
N N
l X

YsC-0-R

(Vs),

v ktorom
R znamens alkylova skupinu s 1 aZ 4 atémami uh-
lika,
R® znamena alkylovd skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika,
pripadne raz a7 trikrat substituovanu fenylovii skupinu
alebo benzylovi skupinu, priéom ako substituenty pri-
chadzajii do tivahy vZdy atom halogénu, kyanoskupina,
nitroskupina, alkylova skupina, alkoxyskupina €i alkyl-
tioskupina, v¥dy s 1 a2 4 atémami uhlika, halogénalkylo-
vé skupina, halogénalkoxyskupina alebo halogénalkyl-
tioskupina vZdy s 1 aZ 4 atomami uhlika, a
XaY znamenaji nezavisle od seba atom kyslika alebo
atom siry.

9. Medziprodukt na pripravu zluenin vieobecného
vzorca (I) podia niektorého z nirokov 1 aZ 4, ktorym st
triazolindny vSeobecného vzorca (Xa)

3
R
Rl-). N=¢C -
/ gt
N
/L\ (Xa},
N x
YeC-0-K

v ktorom
R znamens alkylova skupinu s 1 a% 4 atémami uh-

lika,

R? a R* znamenajt nezavisle od seba atdém vodika, alky-
lovii skupinu s 1 aZ 4 atomami uhlika, fenylovii skupinu
alebo benzylovii skupinu,

R’ znameni alkylovii skupinu s 1 aZ 4 atdmami uhlika,
pripadne 1az aZ trikrat substitiovani fenylowi alebo ben-
zylova skupinu, pri¢om ako substituenty prichadzajii do
tivahy atom halogénu, kyanoskupina, nitroskupina, alky-
lova skupina, alkoxyskupina ¢ alkyltioskupina, vZdy s 1
a? 4 atémami uhlika, halogénalkylova skupina, halogén-
alkoxyskupina ¢ halogénalkyltioskupina vidy s 1 aZ 4
atomami uhlika, a

XaY znamenaju nezavisle od seba atém kyslika alebo
atom siry.

10. Herbicidny prostriedok,v yznafujhci
sa tym, Ze ako uginnu zloZku obsahuje aspoii je-
den substituovany triazolinén vSeobecného vzorca (I)
podl'a naroku 3 alebo 4.

11. Herbicidny prostriedok podfa naroku 10, vy -
znadujuci sa tym,Ze obsahuje nosné
latky a/alebo povrchovo aktivne latky.

12. PouZitie substituovanych triazolinénov vieobec-
ného vzorca (I) podlPa narokov 3 alebo 4 na nienie burin.
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