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POLYMORFY 

 

Tento vynález se týká pevné formy N-acylsulfamoylfenylmočovinového safeneru, způsobů jeho 

přípravy, kompozic obsahujících pevnou formu a způsoby jeho použití jako safeneru. 

 

Herbicidní safenery selektivně chrání rostlinné kultury před poškozením herbicidů, aniž by došlo 

ke snížení jejich aktivity u cílových druhů plevelů. Používají se komerčně pro zlepšení 

selektivity herbicidů mezi plodinami a druhy plevelů a mohou být aplikovány například jako 

směs s herbicidem nebo jako ošetření osiva na semena plodin před výsevem. Patentový spis US 

5 215 570 popisuje, že určité deriváty N-acylsulfamoylfenylmočoviny mohou působit jako 

safenery. Zejména je popsána sloučenina vzorce (I), N-(2-methoxybenzoyl)-4-

[(methylaminokarbonyl)amino] benzensulfonamid: 

 

Tento safener je vhodný k ochraně kultivovaných rostlin před fytotoxickým účinkem například 

acylcyklohexandionových herbicidů, sulfonylmočovinových herbicidů, chloracetanilidových 

herbicidů a herbicidů na bázi kyseliny aryloxyfenoxypropionové. 

 

Byly objeveny nové tuhé formy této sloučeniny, jejich kompozice a způsoby jejich přípravy a 

použití. 

 

Předkládaný vynález se tedy týká nové krystalické formy safeneru vzorce (I).  

 

V jednom aspektu podle tohoto vynálezu je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, 

označený jako forma 2, charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným 

ve smyslu úhlů 2θ, přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně tři, nejméně čtyři, nejméně pět, nejméně šest nebo všechny hodnoty úhlu 2θ, 

vybrané ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 ± 0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 

a 18,0 ± 0,2. 
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V jednom provedení je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně tři hodnoty úhlu 2θ, vybrané ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 ± 

0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2. 

 

V dalším provedení je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně čtyři hodnoty úhlu 2θ, vybrané ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 

± 0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2. 

 

V dalším provedení je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně pět hodnot úhlu 2θ, vybraných ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 

± 0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2. 

 

V dalším provedení je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně šest hodnot úhlu 2θ, vybraných ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 

± 0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2. 

 



3 

 

V dalším provedení je krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) všechny hodnoty úhlu 2θ, vybrané ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 ± 0,2, 

15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2. 

 

Tyto hodnoty úhlu 2θ jsou odvozeny z práškového rentgenového difrakčního schématu 

polymorfní formy 2 získané za použití způsobu z příkladu 1d. Hodnoty jsou generovány s 

použitím vlnové délky 1,54056 Å s velikostí kroku 2θ 0,02°. 

 

V jednom provedení má krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, 

bod tání 216 ° C ± 5 °C. Tento bod tání se získá pomocí diferenciální skenovací kalorimetrie 

(DSC) s rychlostí ohřevu 10 °C/min. 

 

V dalším provedení podle tohoto vynálezu je krystalický polymorf sloučeniny vzorce I, 

označený jako forma 2, charakterizován parametry jednotkových buněk jeho monokrystalu, jak 

je uvedeno v tabulce 1. Polymorf byl získán za použití způsobu z příkladu 1d.  

TABULKA 1 

Třída Kosočtverečný 

Prostorová skupina Pbca 

Délky buněk (Å) a = 19,38(5) 

b = 7,34(5) 

c = 22,95(5) 

Úhly buněk (
o
) α  = 90,00 

β = 90,00 

γ = 90,00 

Objem (Å
3
) 3264,8(5) 

Z 8 

 

V tabulce jsou a, b, c = délka hran jednotkové buňky; , ,  = úhly jednotkových buněk; a Z = 

molekuly na buňku. 
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Krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 2, má následující parametry 

mřížky: a = 19,38(5), b = 7,34(5), c = 22,95(5), α = 90,00, β = 90,00, γ = 90,00 a objem = 

3264,8(5) Å
3
. 

 

Dále je popsán krystalický polymorf sloučeniny vzorce I, označené jako forma 1, který je 

charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, 

přičemž práškové rentgenové difrakční schéma obsahuje nejméně tři, nejméně čtyři, nejméně 

pět, nejméně šest, nejméně 7 nebo všechny hodnoty úhlu 2θ (ve stupních), vybrané ze skupiny 

zahrnující 7,4 ± 0,2, 9,3 ± 0,2, 11,7 ± 0,2, 12,0 ± 0,2, 14,3 ± 0,2, 15,1 ± 0,2 , 17,4 ± 0,2 a 19,0 ± 

0,2. Tyto hodnoty úhlu 2θ jsou odvozeny z práškového rentgenového difrakčního schématu 

polymorfní formy 1 získané za použití způsobu z příkladu 1a. Hodnoty byly generovány s 

použitím vlnové délky 1,54056 Å s velikostí kroku 2θ 0,02°. 

 

Krystalický polymorf sloučeniny vzorce I, označený jako forma 1, má bod tání 198 ° C ± 5 °C. 

Tento bod tání se získá pomocí diferenciální skenovací kalorimetrie (DSC) s rychlostí ohřevu 

10 °C/min. 

 

Také je popsán krystalický polymorf sloučeniny vzorce I, označený jako forma 3, který je 

charakterizován parametry jednotkových buněk jeho monokrystalu, jak je uvedeno v tabulce 2. 

Polymorf byl získán za použití způsobu z příkladu 1e.  

TABULKA 2 

Třída Monoklinická 

Prostorová skupina P21/n 

Délky buněk (Å) a = 7,96(5) 

b = 23,56(5) 

c = 9,11(5) 

Úhly buněk (
o
) α  = 90,00 

β = 92,58(5) 

γ = 90,00 

Objem (Å
3
) 1708,2(5) 

Z 4 

 

V tabulce jsou a, b, c = délka hran jednotkové buňky; , ,  = úhly jednotkových buněk; a Z = 

molekuly na buňku. 
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Krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 3, má následující parametry 

mřížky: a = 7,96(5), b = 23,56(5), c = 9,11(5), α = 90,00, β = 92,58(5), γ = 90,00 a objem = 

1708,2(5) Å
3
. 

 

Krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 3, je také charakterizován 

práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve smyslu úhlů 2θ, přičemž práškový 

rentgenový difraktogram obsahuje  

(a) jednu hodnotu úhlu 2θ při 16,9 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 18,9 ± 0,2; a 

(c) nejméně tři, nejméně čtyři, nejméně pět, nejméně šest, nejméně sedm, nejméně  osm, 

nejméně  devět, nejméně deset nebo všechny hodnoty úhlu 2θ, vybrané ze skupiny obsahující 7,5 

± 0,2, 12,3 ± 0,2, 13,4 ± 0,2, 14,4 ± 0,2, 14,9 ± 0,2, 15,8 ± 0,2, 18,3 ± 0,2, 20,9 ± 0,2, 21,9 ± 0,2, 

22,6 ± 0,2 a 23,8 ± 0,2. 

 

Tyto hodnoty úhlu 2θ jsou odvozeny z práškového rentgenového difrakčního schématu 

polymorfní formy 3 získané za použití způsobu z příkladu 1e. Hodnoty jsou generovány s 

použitím vlnové délky 1,54056 Å s velikostí kroku 2θ 0,02°. 

 

Krystalický polymorf podle tohoto vynálezu, označený jako forma 3, má také bod tání 202 ° C ± 

5 °C. Tento bod tání se získá pomocí diferenciální skenovací kalorimetrie (DSC) s rychlostí 

ohřevu 10 °C/min. 

 

V souvislosti s předkládaným vynálezem je polymorf konkrétní krystalická forma chemické 

sloučeniny, která může existovat ve více než jedné krystalické formě v tuhém stavu. Krystalová 

forma sloučeniny obsahuje molekuly, které jsou uspořádány v řadě opakujících se vzorů 

vybíhajících do všech třech prostorových rozměrů (naopak, amorfní pevná forma nemá v pozici 

molekul pořadí dlouhého rozsahu). Různé polymorfy sloučeniny mají ve své krystalové struktuře 

různá uspořádání atomů a/nebo molekul. Pokud je sloučeninou biologicky aktivní sloučenina, 

jako je safener, může rozdíl v krystalických strukturách vést k rozdílným polymorfům, které mají 

odlišné chemické, fyzikální a biologické vlastnosti. Mezi vlastnosti, které mohou být ovlivněny, 

patří tvar krystalů, hustota, tvrdost, barva, chemická stabilita, bod tání, hydroskopicita, 

suspendovatelnost, rychlost rozpouštění a biologická dostupnost. Specifický polymorf, jako 

takový, může mít vlastnosti, které jej v konkrétním použití činí vzhledem k jinému polymorfu 
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stejné sloučeniny výhodnějším: na vývoj způsobů výroby a formulací a na kvalitu a účinnost 

přípravků pro ošetřování rostlin, jako jsou safenery, mohou mít významný vliv zejména výše 

uvedené fyzikální, chemické a biologické vlastnosti. Je třeba poznamenat, že předvídání toho, 

zda může být pevná fáze sloučeniny přítomna jako více než jeden polymorf, není možné a ani 

není možné předvídat vlastnosti kterékoliv z těchto krystalových forem. Konkrétně se v 

souvislosti s předkládaným vynálezem zjistilo, že sloučenina vzorce (I) může existovat jako 

stabilní polymorf, označený jako forma 2, který je výhodný díky své stabilitě ve srovnání s 

formou 1 a formou 3, který snižuje množství krystalizace vyskytující se ve formulacích 

sloučeniny vzorce (I), když se metastabilní formy stávají v průběhu času stabilní formou. Taková 

krystalizace je škodlivá, protože může vést k zhoustnutí a případnému ztuhnutí formulace a/nebo 

velkých krystalů, což může vést k zablokování aplikačního zařízení, např. v postřikovacích 

tryskách v zemědělských strojích. Jako takový je výhodný polymorf označený jako forma 2. 

 

Předkládaný vynález se také týká způsobů přípravy polymorfů podle tohoto vynálezu buď přímo 

(tj. nezačíná jinými pevnými formami sloučeniny vzorce I) nebo konverzí jiných pevných forem 

sloučeniny vzorce I. 

 

Testování pevné fáze na přítomnost krystalů se může provádět běžnými způsoby, které jsou v 

oboru známé. Například je vhodné a rutinní použití technik práškové rentgenové difrakce. Mezi 

další techniky, které lze použít, patří diferenciální skenovací kalorimetrie (DSC), 

termogravimetrická analýza (TGA) a Ramanova nebo infračervená spektroskopie, NMR, 

plynová chromatografie či HPLC. Jednokrystalová rentgenová difrakce je zvláště užitečná při 

identifikaci krystalových struktur.  

 

Polymorfy podle tohoto vynálezu mohou být aplikovány v nezměněné formě, ale výhodněji jsou 

běžnými způsoby začleněny do agrochemických kompozic. Podle dalšího aspektu tento vynález 

poskytuje agrochemickou kompozici obsahující polymorf podle tohoto vynálezu, jak je 

definován výše, a alespoň jeden zemědělsky přijatelný nosič nebo ředicí činidlo. V jednom 

provedení kompozice podle tohoto vynálezu dále obsahuje alespoň jeden herbicid. Směšovací 

poměr alespoň jednoho herbicidu k safeneru je s výhodou od 100:1 do 1:100, zejména od 20:1 

do 1:20. 
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V dalším aspektu předkládaný vynález poskytuje způsob ochrany kultur užitečných rostlin před 

škodlivými účinky herbicidu, který zahrnuje aplikaci polymorfů podle tohoto vynálezu na 

ložiska užitečných rostlin. 

 

V ještě dalším aspektu předkládaný vynález poskytuje způsob pro boj s plevelem u kultur 

užitečných rostlin, který zahrnuje ošetření užitečných rostlin, semen nebo jejich řízků nebo 

ložisek užitečných rostlin současně nebo v oddělených časech pomocí herbicidu a polymorfů 

podle tohoto vynálezu. 

 

Může být použit jakýkoliv způsob aplikace na plevel / kulturu užitečných rostlin nebo jejich 

ložisko, který je běžně používán v zemědělství, například aplikace postřikem nebo způsob 

rozsévání obvykle po vhodném naředění kompozice podle tohoto vynálezu.  

 

Pojem „rostlina“, jak je zde používán, zahrnuje sazenice, keře a stromy.  

 

Pojem „ložisko“, jak je zde používán, zahrnuje nejen plochy, kde se plevel ještě neobjevil, a také 

plochy, které se obdělávají s ohledem na užitkové rostliny. Obdělávané plochy zahrnují 

pozemky, na kterých již rostou rostliny, a pozemky určené k pěstování takových rostlin. 

 

Kultury užitečných rostlin, u kterých mohou být použity kompozice podle tohoto vynálezu nebo 

způsoby podle tohoto vynálezu, zahrnují trvalé plodiny, jako jsou citrusové plody, vinná réva, 

ořechy, olejové palmy, olivy, jádrové ovoce, peckovité ovoce a kaučuk a roční plodiny na orné 

půdě, jako jsou obiloviny, například ječmen a pšenice, bavlna, řepka olejná, kukuřice (včetně 

sladké kukuřice), rýže, čirok, sójové boby, cukrová řepa, cukrová třtina, slunečnice, okrasné 

rostliny a zelenina, zejména pak obiloviny a kukuřice. 

 

Kompozice a způsoby podle tohoto vynálezu mohou být také použity na pažitu, pastvině, cestách 

apod. Zejména mohou být použity na golfových hřištích, trávnících, v parcích, na sportovištích, 

závodních dráhách a podobně.  

 

Rostlinami se rozumí rostliny včetně těch, které se staly tolerantní k herbicidům nebo třídám 

herbicidů (například inhibitory ALS, GS, EPSPS, PPO a HPPD) konvenčními způsoby šlechtění 

nebo genetickým inženýrstvím. Příkladem rostliny, která se stala tolerantní k imidazolinonům, 

např. imazamoxu, konvenčními způsoby šlechtění, je řepka jarní Clearfield® (Canola). Příklady 



8 

 

rostlin, které staly tolerantní k herbicidům způsoby genetického inženýrství, zahrnují např. 

odrůdy kukuřice odolné vůči glyfosátu a glufosinátu, které jsou komerčně dostupné pod 

obchodními názvy RoundupReady® a LibertyLink®. 

 

Rostlinami se také rozumí rostliny, které se staly rezistentní ke škodlivému hmyzu způsoby 

genetického inženýrství, například Bt kukuřice (odolná vůči evropskému zavíječi kukuřičnému), 

Bt bavlna (odolná vůči květopasu bavlníkovému) a také Bt brambory (odolné vůči mandelince 

bramborové). Mezi příklady Bt kukuřice patří hybridy kukuřice Bt 176 NK® (Syngenta Seeds). 

Příklady transgenních rostlin obsahujících jeden nebo více genů, které kódují insekticidní 

rezistenci a exprimují jeden nebo více toxinů, jsou KnockOut® (kukuřice), Yield Gard® 

(kukuřice), NuCOTIN33B® (bavlna), Bollgard® (bavlna), NewLeaf® (brambory), 

NatureGard® a Protexcta®. Rostlinami se také rozumí rostliny, které se staly rezistentní ke 

škodlivému hmyzu způsoby genetického inženýrství, například Bt kukuřice (odolná vůči 

evropskému zavíječi kukuřičnému), Bt bavlna (odolná vůči květopasu bavlníkovému) a také Bt 

brambory (odolné vůči mandelince bramborové). Mezi příklady Bt kukuřice patří hybridy 

kukuřice Bt 176 NK® (Syngenta Seeds). Příklady transgenních rostlin obsahujících jeden nebo 

více genů, které kódují insekticidní rezistenci a exprimují jeden nebo více toxinů, jsou 

KnockOut® (kukuřice), Yield Gard® (kukuřice), NuCOTIN33B® (bavlna), Bollgard® (bavlna), 

NewLeaf® (brambory), NatureGard® a Protexcta®. Rostliny nebo jejich semena mohou být jak 

odolné vůči herbicidům, tak zároveň odolné vůči působení hmyzu („nahromaděné“ transgenní 

události). Osivo může mít například schopnost exprimovat insekticidní Cry3 protein a současně 

být tolerantní k glyfosátu. Mezi znaky patří ty, které zvyšují obranu rostlin proti hmyzu, 

pavoukům, hlísticím a slimákům a hlemýžďům na základě toxinů tvořených v rostlinách, 

zejména těch, které se tvoří v rostlinách genetickým materiálem z Bacillus thuringiensis 

(například pomocí genů CrylA(A1), CrylA(b), CrylA(c), CryllA, CrylllA, CryIIIB2, Cry9c, 

Cry2Ab, Cry3Bb a CrylF a také jejich kombinací). Mezi znaky patří také ty, které chrání rostlinu 

proti plísním, bakteriím a virům systémově získanou rezistencí (SAR), systeminem, fytoalexiny, 

elicitory a geny rezistence a odpovídajícím způsobem exprimovanými proteiny a toxiny.  

 

Rostliny nebo jejich semena mohou být jak odolné vůči herbicidům, tak zároveň odolné vůči 

působení hmyzu („nahromaděné“ transgenní události). Osivo může mít například schopnost 

exprimovat insekticidní Cry3 protein a současně být tolerantní k glyfosátu. 
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Rostlinami se také rozumí rostliny, které se získávají konvenčními metodami šlechtění nebo 

genetického inženýrství a obsahují takzvané výstupní znaky (např. zlepšená stabilita při 

skladování, vyšší nutriční hodnota a zlepšená chuť). 

 

Rostliny a rostlinné odrůdy získané způsoby genetického inženýrství, popřípadě v kombinaci s 

konvenčními způsoby, a jejich části mohou být ošetřeny polymorfy a kompozicemi podle tohoto 

vynálezu. Rostlinnými odrůdami se rozumí rostliny s novými vlastnostmi („znaky“), které byly 

získány konvenčním šlechtěním, mutagenezí nebo technikami rekombinantní DNA. Může se 

jednat o odrůdy, biotypy nebo genotypy. V závislosti na druhu rostlin nebo rostlinných 

odrůdách, jejich umístění a podmínkách růstu (půdy, klima, vegetační období, stravě) může 

ošetření podle tohoto vynálezu vést také k superaditivním „synergickým“ účinkům. Tak 

například jsou možné snížené aplikační rychlosti a/nebo rozšíření spektra účinnosti a/nebo 

zvýšení aktivity látek a kompozic, které mohou být použity podle tohoto vynálezu, lepší růst 

rostlin, zvýšená tolerance k vysokým nebo nízkým teplotám, zvýšená tolerance k suchu nebo 

obsahu vody či soli v půdě, zvýšená účinnost kvetení, snadnější sklizeň, zrychlené zrání, vyšší 

výnosy sklizně, vyšší kvalita a/nebo vyšší nutriční hodnota sklizených produktů, vyšší stabilita 

při skladování a/nebo lepší zpracovatelnost sklizených produktů, což překračuje účinky, které 

byly ve skutečnosti očekávány. Mezi výhodné transgenní rostliny nebo rostlinné odrůdy (získané 

genetickým inženýrstvím), které mají být ošetřeny podle tohoto vynálezu, patří všechny rostliny, 

které na základě genetické modifikace získaly genetický materiál, který těmto rostlinám přináší 

obzvláště výhodné užitečné znaky. Příkladem takových znaků je lepší růst rostlin, zvýšená 

tolerance k vysokým nebo nízkým teplotám, zvýšená tolerance k suchu nebo obsahu vody či soli 

v půdě, zvýšená účinnost kvetení, snadnější sklizeň, zrychlené zrání, vyšší výnosy sklizně, vyšší 

kvalita a/nebo vyšší nutriční hodnota sklizených produktů, vyšší stabilita při skladování a/nebo 

lepší zpracovatelnost sklizených produktů. Dalšími příklady takových znaků je lepší ochrana 

rostlin proti živočišným a mikrobiálním škůdcům, jako je například hmyz, roztoči, fytopatogenní 

houby, bakterie a/nebo viry, a také zvýšená tolerance rostlin k určitým herbicidně účinným 

látkám. Mezi příklady transgenních rostlin, které lze uvést, patří významné plodiny, jako jsou 

obiloviny (pšenice, rýže), kukuřice, sójové boby, brambory, cukrová řepa, rajčata, hrách a další 

odrůdy zeleniny, bavlna, tabák, řepka olejka a také ovocné rostliny (s plody: jablka, hrušky, 

citrusové plody a hrozny), a zvláštní důraz je kladen na kukuřici, sójové boby, brambory, bavlnu, 

tabák a řepku olejku.  
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Pojem „plevel“, jak se zde používá, znamená jakoukoliv nežádoucí rostlinu, a zahrnuje tak nejen 

agronomicky významné plevely, jak jsou popsány níže, ale také divoce rostoucí rostliny.  

 

Kompozice podle tohoto vynálezu jsou vhodné pro všechny běžné způsoby aplikace v 

zemědělství, jako je například aplikace před výskytem, aplikace po výskytu a ošetření semen. V 

závislosti na zamýšleném použití může být polymorf podle tohoto vynálezu použit pro 

předúpravu semen plodin (ošetření semen nebo řízků) nebo může být zaveden do půdy před 

zasetím nebo po zasetí. Nicméně může být také aplikován samostatně nebo společně s 

herbicidem před objevením rostlin nebo po tom. Ošetření rostlin nebo semen polymorfem může 

být proto v zásadě prováděno nezávisle na době aplikace herbicidu. Zpravidla je výhodné 

ošetření rostlin současnou aplikací herbicidu a polymorfu (např. jako směs v nádrži). Aplikační 

poměr polymorfu k herbicidu, který má být aplikován, do značné míry závisí na způsobu použití. 

Při ošetřování pole se zpravidla aplikuje 0,001 až 5,0 kg polymorfu / ha, s výhodou 0,01 až 0,5 

kg polymorfu / ha, a zpravidla mezi 0,005 až 2 kg herbicidu / ha, ale s výhodou 0,001 až 1 kg / 

ha. Při úpravě osiva se obecně aplikuje 0,001 až 10 g polymorfu / kg osiva, s výhodou 0,05 až 2 

g polymorfu / kg osiva. 

 

Kompozice podle tohoto vynálezu (obsahující polymorfy podle tohoto vynálezu a s výhodou 

herbicid) jsou s výhodou formulovány různými způsoby za použití složek formulace, jako jsou 

nosiče, rozpouštědla a povrchově aktivní látky, jak je popsáno dále.  

 

Formulované kompozice mohou být v různých fyzikálních formách. U kompozic obsahujících 

polymorfy podle tohoto vynálezu, ale bez herbicidně účinných složek, mohou být např. ve formě 

prachových prášků, gelů, smáčitelných prášků, ve vodě dispergovatelných granulí, ve vodě 

dispergovatelných tablet, šumivých pelet, vodných disperzí, olejových disperzí, suspoemulzí, 

kapslových suspenzí, suspenzních koncentrátů, emulgovatelných granulí, impregnovaných 

polymerních filmů nebo v dalších formách známých např z dokumentu Manual on Development 

and Use of FAO Specifications for Plant Protection Products (Příručka o vývoji a použití 

specifikací FAO pro přípravky na ochranu rostlin), 5. vydání, 1999. Pokud se jeden nebo více 

herbicidů kombinuje s polymorfem podle tohoto vynálezu, mohou být přítomny v kapalném 

nebo pevném stavu: konvence pojmenování znamená, že takové formulace budou pojmenovány 

podle zastoupení herbicidně účinných složek a nikoli podle polymorfu safeneru sloučeniny I, a 

jsou tak možné další typy formulací. Formulované kompozice mohou být ve formě koncentrátů, 

které jsou před použitím zředěny, i když mohou být vyrobené také formulace připravené k 
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použití. K ředění se může používat například voda, tekutá hnojiva, mikroživiny, biologické 

organismy, olej nebo rozpouštědla.  

 

Formulované kompozice mohou být připraveny např. smícháním polymorfu a volitelného 

herbicidu se složkami formulace, aby se získaly kompozice ve formě jemně rozmělněných 

pevných látek, granulí nebo disperzí. Účinné složky mohou být také formulovány s dalšími 

složkami, jako jsou jemně rozmělněné pevné látky, minerální oleje, oleje rostlinného nebo 

živočišného původu, modifikované oleje rostlinného nebo živočišného původu, organická 

rozpouštědla, voda, povrchově aktivní látky nebo jejich kombinace. Aktivní složky mohou být 

také obsaženy ve velmi jemných mikrokapslích sestávajících z polymeru. Mikrokapsle mají 

obvykle průměr od 0,1 do 500 mikrometrů. Typicky budou obsahovat účinné složky v množství 

přibližně od 25 do 95 % (hmotnostních) na hmotnost kapsle. Účinné složky mohou být ve formě 

monolitické pevné látky nebo ve formě jemných částic v pevné nebo kapalné disperzi. Mezi 

zapouzdřovací membrány patří například přírodní nebo syntetické kaučuky, celulóza, 

styrenové/butadienové kopolymery, polyakrylonitril, polyakrylát, polyestery, polyamidy, 

polymočoviny, polyuretanu nebo chemicky modifikované polymery a škrobové xantáty nebo 

jiné známé polymery. Alternativně mohou být vytvořeny velmi jemné mikrokapsle, ve kterých je 

účinná složka obsažena ve formě jemně rozmělněných částic v pevné matrici základní látky, ale 

mikrokapsle samy o sobě nejsou zapouzdřeny. 

 

Komponenty formulace, které jsou vhodné pro přípravu kompozic podle tohoto vynálezu, jsou 

samy o sobě známé. Jako kapalné nosiče se mohou použít: voda, toluen, xylen, petroléter, 

rostlinné oleje, aceton, methylethylketon, cyklohexanon, anhydridy kyselin, acetonitril, 

acetofenon, amylacetát, 2-butanon, butylenkarbonát, chlorbenzen, cyklohexan, cyklohexanol, 

alkylestery kyseliny octové (například butylacetát, ethylacetát, isoamylacetát, amylacetát), 

diacetonalkohol, 1,2-dichlorpropan, diethanolamin, p-diethylbenzen, diethylenglykol, 

dietylenglykol abietát, ethylether, diethylenglykol-methylether, N, N-dimethylformamid, 

dimethylsulfoxid, 1,4-dioxan, dipropylenglykol, dipropylenglykolmethylether, 

dipropylenglykoldibenzoát, diproxitol, alkylpyrrolidon, 2-ethylhexanol, ethylenkarbonát, 1,1,1-

trichlorethan, 2-heptanon, alfa-pinen, d-limonen, ethyllaktát, ethylenglykol, 

ethylenglykolbutyléter, ethylenglykolmethylether, gama-butyrolakton, glycerol, glycerolacetát, 

glyceroldiacetát, glyceroltriacetát, hexadekan, hexylenglykol, isobornylacetát, isooktan, isoforon, 

isopropylbenzen, isopropylmyristát, kyselina mléčná, laurylamin, mesityloxid, 

methoxypropanol, methyl-isoamyl-keton, methylisobutylketon, methyl-laurát, methyl-oktanoát, 
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methyl-oleát, methylenchlorid, m-xylen, n-hexan, n-oktylamin, oktadekanová kyselina, 

oktylaminacetát, kyselina olejová, oleylamin, o-xylen, fenol, polyethylenglykol (PEG), 

propionová kyselina, propyllaktát, propylenkarbonát, propylenglykol-methylether, p-xylen, 

toluen, triethylfosfát, triethylenglykol, kyselina xylensulfonová, parafín, minerální olej, 

trichlorethylen, perchlorethylen, methanol, ethanol, isopropanol a alkoholy o vyšší molekulové 

hmotnosti, jako je amylalkohol, tetrahydrofurfurylalkohol, hexanol, oktanol, N-methyl-2-

pyrrolidon a podobně. Voda se zpravidla používá jako nosič při ředění koncentrátů. Vhodné 

pevné nosiče jsou například mastek, oxid titaničitý, pyrofylit jíl, oxid křemičitý, attapulgit jíl, 

křemelina, vápenec, uhličitan vápenatý, bentonit, montmorillonit vápenatý, slupky z 

bavlníkových semen, pšeničné mouka, sójová mouka, pemza, dřevěná moučka, mleté skořápky 

vlašských ořechů, lignin a podobné látky, jak je popsáno například v CFR 180.1001. (c) a (d).  

 

Velké množství povrchově aktivních látek může být s výhodou použito ve formulacích, zejména 

v těch formulacích, které jsou určeny k naředění nosičem před použitím. Povrchově aktivní látky 

mohou být aniontové, kationtové, neiontové nebo polymerní a mohou být použity jako 

emulgátory, smáčedla nebo suspendační činidla nebo pro jiné účely. Mezi typické povrchově 

aktivní látky patří například soli alkylsulfátů, jako je diethanolammonium laurylsulfát; soli 

alkylarylsulfonátů, jako je dodecylbenzensulfonát vápenatý; alkylfenol / alkylenoxidové adiční 

produkty, jako je nonylfenol-ethoxylát; alkohol / alkylenoxidové adiční produkty, jako je 

tridecylalkohol ethoxylát; mýdla, jako je stearát sodný; soli alkylnaftalensulfonátů, jako je 

dibutylnaftalensulfonát sodný; dialkylestery sulfosukcinátu, jako je di(2-ethylhexyl)sulfosukcinát 

sodný; estery sorbitolu, jako je sorbitol-oleát; kvarterní aminy, jako je 

lauryltrimethylamoniumchlorid, polyethylenglykolové estery mastných kyselin, jako je 

polyethylenglykolstearát; blokové kopolymery ethylenoxidu a propylenoxidu; a soli mono- a 

dialkylfosfátových esterů; a také další látky popsané např. v publikaci „McCutcheon's Detergents 

and Emulsifiers Annual“ MC Publishing Corp., Ridgewood New Jersey, 1981. 

 

Mezi další složky, které mohou být obvykle použity v těchto kompozicích, patří inhibitory 

krystalizace, modifikátory viskozity, suspendační činidla, barviva, antioxidanty, pěnotvorná 

činidla, absorbéry světla, pomocné prostředky pro míchání, odpěňovadla, komplexační činidla, 

neutralizační nebo pH modifikující látky a pufry, inhibitory, vonné látky, smáčedla, činidla pro 

zvýšení absorpce, mikronutrienty, plastifikátory, kluzná činidla, lubrikanty, dispergátory, 

zahušťovadla, nemrznoucí činidla, mikrobicidy a také kapalná a tuhá hnojiva. Příkladem 

takového adjuvantu je síran amonný. 
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Formulované kompozice podle tohoto vynálezu mohou dále obsahovat aditiva obsahující olej 

rostlinného nebo živočišného původu, minerální olej, alkylestery takových olejů nebo směsi 

těchto olejů a olejových derivátů. Množství olejového aditiva v kompozici podle tohoto vynálezu 

je obecně od 0,01 do 10 %, vztaženo na postřikovací směs. Olejové aditivum může být přidáno 

do postřikovací nádrže v požadované koncentraci po přípravě postřikové směsi. Výhodná 

olejová aditiva zahrnují minerální oleje nebo olej rostlinného původu, například řepkový olej, 

olivový olej nebo slunečnicový olej, emulgovaný rostlinný olej, jako je AMIGO
®

 (Rhône-

Poulenc Canada Inc.), alkylestery olejů rostlinného původu, například methylderiváty nebo olej 

živočišného původu, jako je rybí tuk nebo hovězí lůj. Výhodné aditivum obsahuje například jako 

účinné složky v podstatě 80 % (hmotnostních) alkylesterů rybích olejů a 15 % (hmotnostních) 

methylovaného řepkového oleje a také 5 % (hmotnostních) obvyklých emulgátorů a 

modifikátorů pH. Obzvláště výhodná olejová aditiva zahrnují alkylestery C8-22 mastných kyselin, 

zejména methylové deriváty C12-18 mastných kyselin, například methylestery kyseliny laurové, 

kyseliny palmitové a kyseliny olejové. Tyto estery jsou známé jako methyllaurát (CAS-111-82-

0), methylpalmitát (CAS-112-39-0) a methyloleát (CAS-112-62-9). Výhodným methylesterovým 

derivátem mastné kyseliny je Emery
®

 2230 a 2231 (Cognis GmbH). Tyto a další deriváty oleje 

jsou také známé z publikace Compendium of Herbicide Adjuvants (Kompendium herbicidních 

adjuvantů), 5. vydání, Southern Illinois University, 2000. Dalším výhodným adjuvantem je 

Adigor
®

 (Syngenta AG), což je látka na bázi metylovaného řepkového oleje.  

 

Aplikace a působení olejových aditiv lze dále zlepšit kombinací s povrchově aktivními látkami, 

jako jsou neiontové, aniontové nebo kationtové povrchově aktivní látky. Příklady vhodných 

aniontových, neiontových a kationtových povrchově aktivních látek jsou uvedeny na stranách 7 a 

8 dokumentu WO97/34485. Výhodnými povrchově aktivními látkami jsou aniontové povrchově 

aktivní látky typu dodecylbenzylsulfonátu, zejména jejich vápenaté soli, a také neiontové 

povrchově aktivní látky typu ethoxylátu mastného alkoholu. Zvláště výhodné jsou ethoxylované 

mastné alkoholy C12-22 mající stupeň ethoxylace od 5 do 40. Příklady komerčně dostupných 

povrchově aktivních látek jsou typu Genapol (Clariant AG). Výhodné jsou také silikonové 

povrchově aktivní látky, zejména heptamethyltriloxany modifikované polyalkyloxidem, které 

jsou komerčně dostupné, např. jako Silwet L-77
®

, a také perfluorované povrchově aktivní látky. 

Koncentrace povrchově aktivních látek ve vztahu k celkovému aditivu je obecně od 1 do 30 % 

(hmotnostních). Příklady olejových aditiv sestávajících ze směsí oleje nebo minerálních olejů 
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nebo jejich derivátů s povrchově aktivními látkami jsou Edenor ME SU
®

, Turbocharge
®

 

(Syngenta AG, Švýcarsko) nebo ActipronC (BP Oil UK Limited, Velká Británie).  

 

Je-li to žádoucí, je také možné, aby uvedené povrchově aktivní látky byly použity ve 

formulacích jako takové, to znamená bez olejových aditiv.  

 

Kromě toho může k dalšímu zvýšení účinku přispět přidání organického rozpouštědla do směsi 

olejové aditivum / povrchově aktivní látka. Vhodnými rozpouštědly jsou například Solvesso
®

 

(ESSO) nebo Aromatic Solvent
®

 (Exxon Corporation). Koncentrace takových rozpouštědel 

může být od 10 do 80 % (hmotnostních) z celkové hmotnosti. Olejová aditiva, která jsou 

přítomná ve směsi s rozpouštědly, jsou popsána například v patentovém spisu US-A-4 834 908. 

Komerčně dostupné olejové aditivum uvedené v tomto textu je známé pod názvem MERGE
®

 

(BASF Corporation). Dalším olejovým aditivem, které je výhodné podle tohoto vynálezu, je 

SCORE
®

 (Syngenta Crop Protection Canada). 

 

Vedle olejových aditiv uvedených výše je za účelem zvýšení účinku kompozic podle tohoto 

vynálezu také možné přidávat do postřikové směsi přípravky alkylpyrrolidonů (například 

Agrimax
®

). Mohou být rovněž použité formulace syntetických mřížek, např. polyakrylamid, 

polyvinylové sloučeniny nebo poly-l-p-menthen (například Bond
®

, Courier® nebo Emerald
®

). 

Rovněž je možné, aby do postřikové směsi byly přidány roztoky, které obsahují kyselinu 

propionovou, například Eurogkem Pen-e-trate
®

, jako činidlo zvyšující účinek. 

 

Formulované kompozice podle tohoto vynálezu obecně obsahují od 0,1 do 99 % (hmotnostních), 

zejména pak od 0,1 do 95 % (hmotnostních), polymorfu a herbicidu a od 1 do 99,9 % 

(hmotnostních) formulací adjuvantů, které výhodně obsahuje od 0 do 25 % (hmotnostních) 

povrchově aktivní látky. Zatímco komerční výrobky budou s výhodou formulovány jako 

koncentráty, koncový uživatel bude obvykle používat zředěné formulace. 

 

Různé způsoby a techniky jsou vhodné pro použití polymorfů nebo kompozic, které je obsahují, 

pro ochranu plodin před škodlivými účinky herbicidů, jako jsou například následující: 

 

i) Ošetření osiv 
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Ošetření semen s polymorfem formulovaným jako smáčitelný prášek třepáním v nádobě, dokud 

se nedosáhne rovnoměrného rozdělení na povrchu semena (suché ošetření). K tomuto účelu se 

používá přibližně 1 až 500 g polymorfu (4 g až 2 kg smáčitelného prášku) na 100 kg osiva. 

Ošetření semen nebo ošetření naklíčeného semena jsou samozřejmě upřednostňované způsoby 

aplikace, protože ošetření polymorfem je zaměřeno výhradně na cílové plodiny. Zpravidla se 

používá 1 až 1 000 g polymorfu, s výhodou 5 až 250 g polymorfu na 100 kg semen, přičemž je 

možné odchýlit se směrem nahoru nebo dolů od uvedených mezních koncentrací (opakované 

ošetření) v závislosti na způsobech, což také umožňuje přidání dalších účinných sloučenin nebo 

mikroživin. 

 

ii) Aplikace jako směsi v nádrži 

Použije se kapalně zpracovaná směs polymorfu a herbicidu (vzájemný poměr množství mezi 

10:1 a 1:100), přičemž aplikační množství herbicidu je 0,005 až 5,0 kg na hektar. Takové směsi 

v nádrži se aplikují před výsevem nebo po výsevu. 

 

iii) Aplikace do výsevní brázdy 

Polymorf se zavádí do otevřené výsevní brázdy jako smáčitelný prášek nebo jako granule. Po 

zakrytí výsevní brázdy se herbicid aplikuje preemergentním způsobem v obvyklém způsobu. 

 

iv) Kontrolované uvolňování polymorfu 

Polymorf se absorbuje v roztoku na minerálních granulích nosiče nebo polymerovaných 

granulích (močovina/formaldehyd) a vysuší se. Povlak, který umožňuje, aby byl polymorf po 

určitou dobu uvolňován, může být případně aplikován (potahované granule). 

 

 Výhodné formulace mají zejména následující kompozici (% = hmotnostní procenta, 

aktivní směs účinných sloučenin znamená směs sloučeniny vzorce I s herbicidem): 

 

Prachové částice 

Aktivní směs účinných látek: 0,1 až 10 %, s výhodou 0,1 až 5 % 

Pevný nosič:    99,9 % až 90 %, s výhodou 99,9 až 99 % 

 

Suspenzní koncentráty 

Aktivní směs účinných látek: 5 až 75 %, s výhodou 10 až 50 % 

Voda:     94 až 24%, s výhodou 88 až 30% 
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Povrchově aktivní látka:   1 až 40%, s výhodou 2 až 30% 

 

Smáčitelné prášky 

Aktivní směs účinných látek: 0,5 až 90%, s výhodou 1 až 80% 

Povrchově aktivní látka:   0,5 až 20%, s výhodou 10 až 15% 

Pevný nosič:    5 až 95%, s výhodou 15 až 90% 

 

Granule 

Aktivní směs účinných látek: 0,1 až 30%, s výhodou 0,1 až 15% 

Pevný nosič:    99,5 až 70%, s výhodou 97 až 85% 

 

Příklady formulací pro směsi polymorfu podle tohoto vynálezu s herbicidy (% = % hmotnostní; 

EO = ethylenoxid) 

 

Formulace 1. Smáčitelné prášky   a) b) c) d) 

směs účinných látek    5 % 25 % 50 % 80 % 

lignosulfonát sodný     4 % - 3 % - 

laurylsulfát sodný    2 % 3 % - 4 % 

diisobutylnaftalensulfonát sodný  - 6 % 5 % 6 % 

oktylfenolpolyglykolether (7-8 mol EO)  - 1 % 2 % - 

vysoce dispergovaná kyselina křemičitá    1 % 3 % 5 % 10 % 

kaolin       88 % 62 % 35 % - 

Směs účinných látek se důkladně promíchá s adjuvanty a výsledná směs se důkladně rozemele 

ve vhodném mlýnu, čímž se získají smáčitelné prášky, které mohou být zředěny vodou za vzniku 

suspenze s libovolnou požadovanou koncentrací. 

 

Formulace 2. Potahované granule    a) b) c) 

směs účinných látek     0,1 % 5 % 15 % 

vysoce dispergovaná kyselina křemičitá     0,9 % 2 % 2 % 

anorganický nosič (průměr 0,1–1 mm) např. CaCO3 nebo SiO2 99,0 % 93 % 83 % 

Směs účinné sloučeniny se rozpustí v methylenchloridu a aplikuje se na nosič postřikem a 

rozpouštědlo se odpaří ve vakuu. 

 

Formulace 3. Potahované granule    a) b) c) 
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směs účinných látek     0,1 % 5 % 15 % 

polyethylenglykol MW 200     1,0 % 2 % 3 % 

vysoce dispergovaná kyselina křemičitá     0,9 % 1 % 2 % 

anorganický nosič (průměr 0,1–1 mm) např. CaCO3 nebo SiO2 98,0 % 92 % 80 % 

Jemně rozmělněná směs účinných látek je rovnoměrně nanesena v mixéru na nosič navlhčený 

polyethylenglykolem. Tímto způsobem se získají neprašné potahované granule. 

 

Formulace 4. Extrudované granule   a) b) c) d) 

směs účinných látek    0,1% 3% 5% 15% 

lignosulfonát sodný     1,5 % 2 % 3 % 4 % 

karboxymetylcelulóza    1,4 % 2 % 2 % 2 % 

kaolin       97,0 % 93 % 90 % 79 % 

Směs účinných látek se smíchá a rozemele s adjuvanty a směs se zvlhčí vodou. Směs se 

extruduje a pak se suší v proudu vzduchu. 

 

Formulace 5. Prachové částice     a) b) c) 

směs účinných látek     0,1 % 1% 5% 

mastek       39,9 % 49 % 35 % 

kaolin       60,0 % 50 % 60 % 

Prachové částice připravené k použití jsou získány smícháním směsi účinných látek s nosiči a 

rozemletím směsi ve vhodném mlýnu. 

 

Formulace 6. Suspenzní koncentráty  a) b) c) d) 

směs účinných látek    3 % 10 % 25 % 50 % 

ethylenglycol     5 % 5 % 5 % 5 % 

nonylfenolpolyglycolether (15 mol EO)   - 1 % 2 % - 

lignosulfonát sodný     3% 3% 4% 5% 

karboxymetylcelulóza    1 % 1 % 1 % 1 % 

37% vodný roztok formaldehydu   0,2 % 0,2 % 0,2 % 0,2 % 

emulze silikonového oleje      0,8 % 0,8 % 0,8 % 0,8 % 

voda       87 % 79 % 62 % 38 % 

Jemně mletá směs účinných látek se důkladně promíchá s adjuvanty, čímž se získá suspenzní 

koncentrát, ze kterého se mohou zředěním vodou získat suspenze libovolné požadované 

koncentrace. 
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Často je mnohem praktičtější formulovat polymorf a herbicid jednotlivě a pak je dát dohromady 

jako „směs v nádrži“ ve vodě v aplikačním zařízení v požadovaném směšovacím poměru krátce 

před aplikací. 

 

Prostředky a formulace podle předkládaného vynálezu mohou být také použity v kombinaci s 

jinými účinnými složkami, např. jiné herbicidy a nebo insekticidy a/nebo akaricidy a/nebo 

nematocidy a/nebo moluscicidy a/nebo fungicidy a/nebo regulátory růstu rostlin. Takové směsi a 

použití takových směsí pro kontrolu plevelů a/nebo nežádoucí růst rostlin tvoří další aspekty 

vynálezu.  

 

V případě, že polymorf formy 2 podle tohoto vynálezu v kombinaci s alespoň jedním 

herbicidem, jsou následující herbicidy zvláště výhodné: acetochlor, acifluorfen, acifluorfen-

sodík, aklonifen, akrolein, alachlor, alloxydim, allylalkohol, ametryn, amikarbazon, 

amidosulfuron, aminocyklopyrachlor, aminopyralid, amitrol, sulfamát amonný, anilofos, asulam, 

atrazin, aviglycin, azafenidin, azimsulfuron, BCPC, beflubutamid, benazolin, benkarbazon, 

benfluralin, benfuresát, bensulfuron, bensulfuron-methyl, bensulid, bentazon, benzfendizon, 

benzobicyklon, benzofenap, bicyklopyron, bifenox , bilanafos, bispyribac, bispyribac-sodík, 

borax, bromacil, bromobutid, bromophenoxim, bromoxynil, butachlor, butafenacil, butamifos, 

butralin, butroxydim, butylát, kyselina cacodylic, chlorečnan vápenatý, cafenstrol, carbetamid, 

carfentrazon, carfentrazon-ethyl, CDEA, CEPC, chlorflurenol, chlorflurenol-methyl, 

chloridazon, chlorimuron, chlorimuron-ethyl, kyselina chloroctová, chlorotoluron, chlorprop 

šunka, chlorsulfuron, chlorthal, chlorthal-dimethyl, cinidon-ethyl, cinmethylin, cinosulfuron, 

cisanilide, clethodim, clodinafop, clodinafoppropargyl, klomazon, clomeprop, klopyralid, 

cloransulam, cloransulam-methyl, CMA, 4-CPB, CPMF, 4-CPP, CPPC, kresol, cumyluron, 

kyanamid, cyanazin, cykloát, cyklosulfamuron, cykloxydim, cyhalofop, cyhalofop-butyl, 2,4-D, 

3,4-DA, daimuron, dalapon, dazomet, 2,4-DB, 3,4-DB, 2,4-DEB, desmedifam, desmetryn, 

dicamba, dichlobenil, ortho-dichlorbenzen, para-dichlorbenzen, dichlorprop, dichlorprop-P, 

diclofop, diclofop-methyl, diklosulamu, difenzoquat, difenzoquat metilsulfát, diflufenican, 

diflufenzopyr, dimefuron, dimepiperát, dimethachlor, dimethametryn, dimethenamid, 

dimethenamid-P, dimethipin, dimethylarsinové kyseliny, dinitramin, dinoterb, difenamid, 

dipropetryn, diquat, diquat dibromid, dithiopyr, diuron, DNOC, 3,4-DP, DSMA, EBEP, 

endothal, EPTC, Esprocarb, ethalfluralin, ethametsulfuron, ethametsulfuron-methyl, ethefon, 

ethofumesate, ethoxy fen, ethoxysulfuronu, etobenzanid, fenoxaprop, fenoxaprop-P, fenoxaprop-

ethyl, fenoxaprop-P-ethyl, fenoxasulfone, fentrazamid, síran železnatý, flamprop-M, 
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flazasulfuron, florasulam, fluazifop, fluazifop-butyl, fluazifop-P, fluazifop-P-butyl, fluazolát, 

flukarbazon, flukarbazon-natrium, flucetosulfuron, fluchloralin, flufenacet, flufenpyr, flufenpyr-

ethyl, flumetralin, flumetsulam, flumiclorac, flumiclorac-pentyl, flumioxazin, flumipropin, 

fluometuron, fluoroglycofen, fluoroglycofen-ethyl, fluoxaprop, flupoxamu, flupropacil, 

flupropanát, flupyrsulfuron, flupyrsulfuron-methyl-natrium, flurenol, fluridon, flurochloridon, 

fluroxypyr, flurtamon, fluthiacet, fluthiacet-methyl, fomesafen, foramsulfuron, fosamin, 

glufosinát, glufosinát-amonium, glyfosát, halosulfuron, halosulfuron-methyl, haloxyfop, 

haloxyfop-P, HC-252, hexazinon, imazamethabenz, imazamethabenz-methyl, imazamox, 

imazapic, imazapyr, imazaquin, imazethapyr, imazosulfuron, indanofan, indaziflam, jodmethanu, 

iodosulfuron, iodosulfuron-methyl-natrium, ioxynil, ipfencarbazone, isoproturon, isouron, 

isoxaben, isoxachlortol, isoxaflutol, izoxapyrifop, karbutilat, laktofen, lenacil, linuron, MAA, 

MAMA, MCPA, MCPA-thioethyl, MCPB, mekoprop, mekoprop-P, mefenacet, mefluidid, 

mesosulfuron, mesosulfuron-methyl, mesotrion, metám, metamifop, metamitron, metazachlor, 

metazosulfuron, methabenzthiazuron, methazol, kyselina methylarsonová, methyldymron, 

methyl-isothiokyanát, metobenzuron, metobromuron, metolachlor, S-metolachlor, metosulam, 

metoxuron, metribuzin, metsulfuron, metsulfuron-methyl, MK-616, molinát, monolinuron, 

monosulfuron, monosulfuron-ester, MSMA, naproanilid, napropamid, naptalam, NDA-402989, 

neburon, nicosulfuron, nipyraclofen, n-methyl glyfosátu, nonanové kyseliny, norflurazon, 

kyselina olejová (mastné kyseliny), orbencarb, orthosulfamuron, oryzalin, oxadiargyl, 

oxadiazon, oxasulfuron, oxaziclomefon, oxyfluorfen, paraquat, paraquat-dichlorid, pebulát, 

pendimethalin, penoxsulam, pentachlorfenol, pe ntanochlor, pentoxazon, pethoxamid, Petrolium 

oleje, fenmedifam, fenmedifam-ethyl, picloram, pikolinafen, pinoxaden, piperofos, arsenitan 

draselný, azid draselný, pretilachlor, primisulfuron, primisulfuron-methyl, prodiamin, profluazol, 

profoxydim, prohexadion-kalcium, prometon, prometryn , propachlor, propanil, propaquizafop, 

propazin, propham, propisochlor, propoxykarbazon, natriumpropoxykarbazon, propyzamid, 

prosulfocarb, prosulfuron, pyraclonil, pyraflufen, pyraflufen-ethyl, pyrasulfotol, pyrazolynát, 

pyrazosulfuron, pyrazosulfuron-ethyl, pyrazoxyfen, pyribenzoxim, pyributicarb, pyridafol, 

pyridát, pyriftalid, pyriminobac, pyriminobac-methyl, pyrimisulfan, pyrithiobac, pyrithiobac-

sodík, pyroxasulfon, pyroxulam, quinclorac, quinmerac, chinoklamin, quizalofop, quizalofop-P, 

quizalofop-ethyl, quizalofop-P-ethyl, rimsulfuron, saflufenacil, sethoxydim, siduron, simazin, 

simetryn, SMA, arzenit sodný, azid sodný, chlorečnan sodný, sulcotrion, sulfentrazon, 

sulfometuron, sulfometuron-methyl, sulfosát, sulfosulfuron, kyselina sírová, dehtové oleje, 2,3,6-

TBA, TCA, TCA-sodný, tebutam, tebuthiuron, tefuryltrion, tembotrion, tepraloxydim, terbacil, 

terbumeton, terbuthylazin, terbutryn, thenylchlor, thiazafluron, thiazopyr, thifensulfuron, 
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thiokarbazonu, thifensulfuron-methyl, thiobencarb, tiokarbazil, topramezon, tralkoxydim, 

triafamon, tri-allát, triasulfuron, triaziflam, tribenuron, tribenuron-methyl, tricamba, triclopyr, 

trietazin, trifloxysulfuron, trifloxysulfuron-sodný, trifluralin, triflusulfuron, triflusulfuron-

methyl, trifop, trifop-methyl, trihydroxytriazine, trinexapac-ethyl, tritosulfuron, [3-[2-chlor-4-

fluor-5-(1-methyl-6-trifluormethyl-2,4-dioxo-1,2,3,4-tetrahydropyrimidin-3-yl)fenoxy]-2-

pyridyloxy] octové kyseliny (CAS RN 353292-31-6), 4-amino-3-chlor-6-(4-chlor-2-fluor-3-

methoxyfenyl)-2-pyridinkarboxylová kyselina (CAS RN 943832-60-8) a 4-hydroxy-3-[[2-(3-

methoxypropyl)-6-(difluormethyl)-3-pyridinyl]karbonyl]-bicyklo[3.2.1]okt-3-en-2-on. 

 

Zvláště výhodnými kombinacemi jsou polymorf formy 2 a ametryn, atrazin, bicyklopyron, 

cinosulfuron, clodinafop-propargyl, clomazon, dicamba, dimethachlor, diquat, fluazifop-p-butyl, 

fomesafen, glyfosát, mezotrion, molinát, napropamid, S-metolachlor, nicosulfuron, paraquat, 

pinoxaden, pretilachlor, primisulfuron, prometryn, prosulfokarb, prosulfuron, pyridát, pyriftalid, 

tralkoxydim, triasulfuron a trifloxysulfuron sodný. 

 

 

Zatímco kompozice obsahující polymorf podle tohoto vynálezu a další herbicid jsou výslovně 

popsány výše, odborník v oboru ocení, že vynález pojímá na trojsložkové a další vícenásobné 

kombinace obsahující výše uvedené dvojsložkové směsi.  

 

Aby se předešlo pochybnostem, i když není výslovně uvedeno výše, mohou být směšovací 

složky také ve formě jakéhokoliv vhodného agrochemicky přijatelného esteru nebo soli, jak je 

uvedeno např. v dokumentu The Pesticide Manual (Příručka pesticidů), 13. vydání, British Crop 

Protection Council, 2003. 

 

 

Různé aspekty a provedení předkládaného vynálezu budou nyní podrobněji ilustrovány pomocí 

příkladů a následujících obrázků, kde: 

 

OBRÁZEK 1 znázorňuje práškové rentgenové difraktogramy polymorfů N-(2-methoxybenzoyl)-

4-[(methylaminokarbonyl)amino]benzensulfonamidu pojmenované jako forma 1, forma 2 a 

forma 3, přičemž difrakční stopy formy 2 a 3 jsou ty, které jsou předvídány z monokrystalové 

struktury a forma 1 se získá práškovou rentgenovou difrakční analýzou. 
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OBRÁZEK2 znázorňuje práškové rentgenové difrakční vzory (a) formy 2, (b) formy 3 a (c) 

50°C suspenze analyzované po 2 dnech. 

 

OBRÁZEK3 znázorňuje práškové rentgenové difrakční vzory (a) formy 1, (b) formy 2, (c) 

formy 3 a (d) 50°C suspenze analyzované po 2 dnech, (e) 60°C suspenze analyzované po 2 

dnech. 

 

OBRÁZEK4 znázorňuje práškové rentgenové difrakční vzory (a) formy 2, (b) 60°C suspenze 

analyzované po 8 dnech, (c) 50°C suspenze analyzované po 8 dnech. 

 

OBRÁZEK5 znázorňuje práškové rentgenové difrakční vzory (a) formy 2, (b) formy 3, (c) 60°C 

suspenze analyzované po 8 dnech, (d) 50°C suspenze analyzované po 8 dnech.  

 

PŘÍKLADY 

 

1. Příprava polymorfů 

Sloučenina vzorce (I) byla připravena podle popisu uvedeného v patentovém spisu US 

5 215 570. 

 

1a Příprava polymorfu formy 1 

Sloučenina vzorce (1), připravená podle patentového spisu US 5 215 5070, se dá do ledové vody 

a vysrážený produkt se oddělí a suší, čímž se získá polymorf formy 1. 

 

1b.  Příprava polymorfu formy 2 

55 ml acetonu bylo přidáno ke 4,6 g polymorfu formy 1 a zahříváno pod zpětným tokem (56 °C). 

Byly přidány 3 ml vody za vzniku světle žlutého roztoku, který se nechal pomalu ochladit. 

Výsledné krystaly byly izolovány filtrací a vysušeny. DSC analýza potvrdila přítomnost 

polymorfu formy 2 s bodem tání 215 °C. 

 

1c.  Přeměna naočkované suspenze z formy 1 na formu 2 

300 g polymorfní formy 1 se míchá s 1 500 g 30% vody/acetonu a zahřeje se na 60 °C. Suspenze 

byla naočkována 3 g polymorfu formy 2. Přeměna formy 1 na formu 2 byla sledována pomocí 

techniky DSC – po 1 hodině nebyla forma 1 analýzou DSC detekována. Krystaly se shromáždí 

filtrací za sníženého tlaku při 60 °C, vysuší se na filtru a suší se do konstantní hmotnosti ve 
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vakuové sušárně při 40 °C. Sušení v peci trvalo 4 hodiny a bylo připraveno 200 g polymorfu 

formy 2 s čistotou 97 % (podle DSC). 

 

1d. Příprava krystalů polymorfu formy 2 pro analýzu monokrystalu 

Bylo smícháno 0,5 g polymorfu formy 2 a 2 g 50% ethylacetátu/acetonitrilu. Výsledný roztok 

byl ponechán po dobu 120 dnů. Během této doby klesla hladina rozpouštědla a byly viditelné 

krystaly. Víčko bylo sejmuto z ampule a zbývající rozpouštědlo se ponechalo odpařit, než se 

krystaly shromáždily a analyzovaly. 

 

1e. Příprava polymorfu formy 3 

0,2 g polymorfu formy 1 bylo rozpuštěno v 15 až 20 ml acetonu při 45 °C. Byla přidána voda, 

čímž byla získána kompozice voda/aceton 25% vody. Výsledná sraženina se míchá při teplotě 45 

°C. Vzorky odebrané po 30 minutách ukázaly přítomnost polymorfu formy 1. Vzorky odebrané 

po 5, 7 a 20 dnech vykazují přítomnost polymorfu formy 3. 

 

2. Analýza polymorfů 

Po přípravě výše popsanými způsoby byly vzorky podrobeny analýze práškovou rentgenovou 

difrakcí a/nebo rentgenovou difrakcí monokrystalu a/nebo diferenční skenovací kalorimetrií 

(DSC).  

 

Prášková rentgenová difrakční analýza pevného materiálu byla provedena za použití práškového 

difraktometru Briker D8. Vzorky byly upevněny do držáků vzorků Perspex a vzorky byly 

vyrovnány. Držák vzorku se otáčí a rentgenové záření se odebíralo od 4° do 34° 2-theta s časem 

skenování 25 až 30 minut v závislosti na intenzitě vzoru. 

 

Údaje o intenzitě monokrystalu byly shromážděny na difraktometru Oxford Xcalibar PX Ultra za 

použití Cu K záření ((=1,54056 Å) s grafitovým monochromátorem. Krystal byl upevněn v 

oleji NVH při pokojové teplotě pro sběr dat. Data byla řešena pomocí softwarového balíčku 

CRYSTALS. 

 

Analýza DSC se prováděla za použití přístroje Mettler Toledo DSC 820 pr DSC1. Naplnění 

vzorku bylo přibližně 5 mg a toto množství bylo zahříváno z 25 °C na 250 °C rychlostí 10 °C za 

minutu na DSC820 nebo od 40 °C do 250 °C rychlostí 10°C/min Na DSC1. Víko kelímku DSC 

bylo propíchnuto tak, aby umožnilo únik libovolného plynu vzniklého během zahřívání vzorku. 
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3. Stabilita polymorfů 

Přibližně 0,1 g každé formy 1, formy 2 a formy 3 bylo přidáno k 10 ml ethanolu při 50 °C a 60 

°C, dokud nedošlo k vyloučení pevných látek z roztoku (suspenze). Teplota se udržuje mícháním 

a krystalová forma se testuje po 2 a 8 dnech. 

 

Při teplotě 50 °C a 60 °C po 2 dnech byly formy 2 a forma 3 ještě přítomny, jak je vidět na 

obrázku 1. Nebyl získán žádný důkaz formy 1. 

 

Další suspenze po dobu 8 dnů celkově ukázala úplnou konverzi na formu 2 při obou teplotách, 

viz obrázek 3. 
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Nároky 

 

1. Krystalický polymorf sloučeniny vzorce I,  

 

přičemž polymorf je charakterizován práškovým rentgenovým difraktogramem vyjádřeným ve 

smyslu úhlů 2θ, přičemž práškový rentgenový difraktogram obsahuje: 

(a) nejméně jednu hodnotu úhlu 2θ při 9,0 ± 0,2; a 

(b) jednu hodnotu úhlu 2θ při 21,7 ± 0,2; a 

(c) nejméně tři hodnoty úhlu 2θ, vybrané ze skupiny obsahující 7,7 ± 0,2, 11,9 ± 0,2, 13,4 ± 

0,2, 15,0 ± 0,2, 15,6 ± 0,2, 16,1 ± 0,2 a 18,0 ± 0,2.  

 

2. Krystalický polymorf podle nároku 1, který má bod tání 216 °C ± 5 °C. 

 

3. Krystalický polymorf podle tohoto nároku 1 nebo nároku 2, který má následující parametry 

mřížky: a = 19,38(5), b = 7,34(5), c = 22,95(5), α = 90,00, β = 90,00, γ = 90,00 a objem = 

3264,8(5) Å
3
. 

 

4. Zemědělská kompozice zahrnující polymorf podle některého z nároků 1 až 3 a alespoň 

jeden zemědělsky přijatelný nosič nebo ředicí činidlo. 

 

5. Kompozice podle nároku 4, která dále obsahuje alespoň jeden herbicid. 

 

6. Způsob ochrany plodin užitečných rostlin před škodlivými účinky herbicidu, vyznačující 

se tím, že se na ložisko užitečných rostlin aplikuje polymorf podle některého z nároků 1 až 

3 nebo kompozice podle nároku 4 nebo 5. 

 

7. Způsob pro boj s plevelem u kultur užitečných rostlin, který zahrnuje ošetření užitečných 

rostlin, semen nebo jejich řízků nebo ložisek užitečných rostlin současně nebo v 

oddělených časech pomocí herbicidu a polymorfu podle kteréhokoli z nároků 1 až 3.



 

 
  

 

 
  



 

 
  

 

 
  



 

 
 


