DEUTSCHE DEMOKBATISCHE REPUBLIK
AMT FOR ERFINDURNGS- UND PATERNTWESERN

PATECITSCQHMREFT 130 423

Wirtschaftepatent
EnsingemaBl § 5 Absatz 1 dus Anderungsgesetzes zum Patentgesetz

In der vom Anmsider esingarsichisn Fassung verdffentiicht

Int. C1.3
(i1) 150 423 (44) 02,.09.81 3(51) A 01 N 43740
{21} WP AO1T N/ 211 343 (22) 02,03,79
£71) VEB Chemiekombinat Bitterfeld, bD
{72) Barth,; Alfred, Prof, Dr. Dipl.«Chem,, DD; Christova, Ludmilla,

Dipl.~lhandw,, BG; Harmaclrann, LClfriede, ND; Xarancov, Emanuel,
Dr. bipl.,-Landw., 2G; Kochmann, Werner, Dr. Dip!l.~Chem,, DD:
Pogoncheva, Ekaterina, Dipl.=-Biol., BG

(73) siehe (72)

{(74) VEE Cheniekombinal Bitterfeld, Patentabteilung,
4400 Ritterield

(54) Wachstumsregulatoren

(57) Als Aktivsubstanz enthalien sie MeMethylpiperidinacetanilid-
halogenide dex allgemeinen Formel, in der R = -l; o-, m~ und p-Cly;
o~, m= uné p~CH30-; o~, m~ und p-Cl; o-, m—- und p~NOy-—; i
wnd X = Cl=, Dr— odex°J- hedcuten. — Formel -

17 Seiten

-
e poemm BT
r1 - © Y8} <
(x4 ¢4 [RIB0 S gasli-ag

3 coas nuce iEre etde



VEB CHEMIEKOMBINAT BITTERFELD Bitterfeld, 1. 3. 1979
1988

Wachstumsregulatoren

Anwendungsgebiet der Erfindung

Die Erfindung kann in der Landwirtschaft beziehungsweise im
Gartenbau zur Regulierung des Pflanzenwachstums genutzt wer-
den.

Charakteristik der bekannten technischen Ldsungen

Breit bekannt ist eine Reihe von organischen oder anorgani-
schen Verbindungen, die als Mittel fir die Regulierung des
Wachstums und der Entwicklung von Pflanzen verwendet werden
konnen, Diese synthetischen beziehungsweise xenobiotischen
Substanzen verindern physiologische Prozesse der Pflanzen,
indem sie die Ruheperiode, das Wachstum, das Blihen, die
Fruchtbildung, den Fruchtfall, den Blattfall, die Reifung, die
Produktivitat, die Widerstandsfahigkeit gegeniber extremen Kli-
maeinfliissen unter anderem steuern oder regulieren, Bekanntlich
gehoren Wachstumsregulatoren mit praktischer Bedeutung zu fol-~
genden Gruppen: Auxine, Gibberelline, Cybokinine, Abszissine,
Ethylenbildner, Retardanten und andere, das heiBt Substanzen
mit hormonaler und/oder hormonihnlicher Wirkung, wags mit der
Synthese, der Verschiebung, der Vernichtung oder Anderung der
Aktivitdt der Phytohormone und der Mehrzahl anderer Prozesse
des Metabelismus der Pflanzen verbunden ist. Besonderes In-
teresse beanspruchen Retardanten des Wachstums, die in der Re-
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gel die Wachstumsprozesse unterdricken und die Entwicklung der
reproduktiven Pflanzenorgane stimulieren., Die physiologischen
Eigenschaften der Retardanten sind ganz unterschiedlich und
hangen von der Natur des Retardanten, der Art der Pflanzen, der
Entwicklungsphase der Pflanzen, in der eine Behandlung vorge-
nommen wird, der Temperatur, des Lichtes, der Feuchtigkeit der
Atmosphdre und des Bodens, der Anwesenheit von Néhrstoffen, des
pH-Wertes des Bodens und von anderem ab, Retardanten unter-—
dricken das Keimen und Wachstum des Samens, verzogern die Tei=-
lung und das Wachstum der Zellen im subapikalen Meristem eini-
ger Pflanzen, im Ergebnis dessen haben die Pflanzen kiirzere
Stengel/Halme und ein kompakteres Aussehen. In einer Reihe von
FPallen sind jedoch stimulierende Effekte der Retardanten auf
das Wachstum der Pflanzen festgestellt worden.

Die Retardanten stellen sehr starke Faktoren bei der Regulie-
rung der Prozesse des Bluhens der Pflanzen dar., Durch Unber-
drickung des Stengelwachstums stimulieren Retardanten sehr hiu~-
fig die Entwicklung der Bliten, was zur Beschleunigung des Bli-
hens und/oder zur Erhohung der Anzahl der Bliten fihrt. Es wur-
de auch festgestellt, daB Retardanten das Verhdltnis zwischen
weiblichen und mdnnlichen Bluten verdndern, indem die Anzahl
der weiblichen Bliten bei einigen getrenntgeschlechtigen ein-
h&usigen Pflanzen erhdéht wird. Beli einigen Pflanzenarten be-
schleunigen Retardanten die Reifung der Friichte, bel anderen
Arten erhdhen sie nach der Ernte die Dauer der Erhaltung der
Frichte im frischen Zustand. Es wurde auch festgestellt, dal
Retardanten einc ErhShung der Anzahl der griunen Pigmente in
den Blattern der Pflanzen bewirken, wenn die Behandlung in der
Vegetationsperiode erfolgte, und Alterungsprozesse (Zerstdrung
von Proteinen, grinen Pigmenten, Aufrechterhaltung der funktio-
nellen Aktivitidt u.a.) bei der Behandlung abgeschnittener Bliat-
ter und anderer Pflanzenorgane verzogern, Charakteristisch fiur
Retardanten ist auch deren EinfluB auf die Widerstandsfihig-
keit der Pflanzen gegenuber niedrigen Temperaturen, Trocken-
heit/Dirre, hohem Gehalt an Salzen im Boden, phytopathogenen

Pilzen u. a.
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Ein Mangel der in der Praxis bekannten Retardanten ist in
ihrer relativ niedrigen physiologischen Aktivitdt zu sehen,
was die Anwendung hoher Konzentrationen fiir die Erzielung der
gewlinschten physiologischen Effekte erfordert. Einen weiteren
Mangel der Retardanten stellt ihre relativ groBe Resistenz in
den Pflanzen dar, was sie nicht ganz ungefdhrlich fur die Ge-~
sundheit von Mensch und Tier macht,

Ziel der Erfindung

Ziel der EBErfindung ist es, neue Mittel fur die Regulierung

von Prozessen des Wachstums, der Entwicklung und der Produkti~
vitdt von Pflanzen zu entwickeln, die eine hohe physiologische
Aktivitat und eine niedrige Toxizitat flir Pflanzen, Tiere und
Menschen besitzen.

Darleguns des Wesens der Erfindung

Diese Aufgabe wird erfindungsgemidB dadurch geldst, daB die
Wachstumsregulatoren neben uUblichen Hilfs- und Tragerstolfen
als Wirkstoff Derivate der N-Methylpiperidinacetanilidhalo-
genide der allgemeinen Formel

CH3
| R 3
N"—CH,CONH- X
]
in der R = =H; o-, m~ und p-CHB—; 0-, m- und p—CHBO-;
0—~, m—~ und p-Cl-; o-, m— und p—NOz—;

und X = Cl-, Br-— oder J-,

bedeuten, enthalten.

Konkreter wird die wachstumsregulierende Eigenschaft der Deri-
vate der N-Methylpiperidinacetanilidhalogenide durch folgende
Beispiele erlidutert.
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Ausfihrungsbeispiele

Beispiel 1

Flir die Bestimmung der retardanten Aktivitat der N-Methylpipe-
ridinacetanilidderivate auf die Unterdrickung des Wachstums

der hochwlichsigen Erbsensorte Alaska wurde die Methode von
B.E.A. Knight, H.F. Taylor und R.L. Wain (Ann. Appl. Biol. 63
(1969), 211) benutzt. Alle Verbindungen wurden in den Konzen-
trationen 10—5, 10~* unda 10~ u geprift. Die Mittelwerte aus
drei Versuchen sind in Tabelle I dargestellt.

Aus den angefilhrten Werten ist ersichtlich, daB alle untersuch-
ten Verbindungen eine hohe retardante Aktivitat besitzen, wobel
die Mehrzahl von ihnen gegeniiber den gleichen Testobjekten wirk-
samer ist als Chlorcholinchlorid.

Beispiel 2
N-Methylpiperidinacetanilidderivate besitzen eine hohe Aktivi-
vat auf die Hemmung des Alterns von abgetrennten Blattern., Fir

die Bestimmung der Aktivitat der Verbindungen in dieser Rich-
tung wurden Scheiben aus abgetrennten Radieschenblattern
(Raphanus sativa) nach der Methode von M. Bruce, J. Zwar und

N, P, Kefford (Life Sci. 4 (1965) 416 - 425) verwendet. Die
Scheiben aus den Radieschenblattern wurden in Petrischalen auf
Filterpapier geklebt, das mit Losungen der zu untersuchenden
Verbindungen oder mit Wasser angefeuchtet war. Die so vorbe-
reiteten Petrischalen wurden filir 4 Tage in einen Thermostaten
in die Dunkelheit gestellt und danach die Chlorophyllmenge be-
stimmt, Die Ergebnisse dieser Versuche sind in Tabelle II ange-
fiihrt,

Aus den Werten ist ersichtlich, daB alle untersuchten Verbin-
dungen eine Aktivitdt auf die Hemmung der Zerstdrung des Chlo-
rophylls in abgetrennten Radieschenblattern besitzen.

Diese Werte begriinden die Meinung, daB Derivate von N-Methyl-
piperidinacetanilidhalogeniden als Mittel fiir die Verlangerung
des Zeitraums des Aufrechterhaltens von Blattgemise und anderem
im frischen Zustand verwendet werden konnen,
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Beispiel 3

N-Methylpiperidinacetanilidderivate besitzen Aktivitat auf die
Verzogerung des Alterns abgetrennter Blatter von Vertretern
einiger Getreidearten, insbesondere Gerste. Flir die Bestim-
mung der Aktivitat der Verbindung in dieser Richtung wurde

die Methode von H. Kende (Sciense 45 (1964), 1066) unter Ver-
wendung von Sektoren aus Gerstenbldttern benutzt. Das Wesen
der Methode ist analog der im Beispiel 2 beschriebenen. Die
Ergebnisse dieser Versuche sind in Tabelle III dargestellt.

Aus den Werten der Tabelle III ist ersichtlich, daB -Cl- und
-N02-Derivate praktisch inaktiv sind, wadhrend -OCHB— und —CHB—
Derivate eine sehr hohe Aktivitat zeigen, insbesondere -CHB—
Derivate. So besitzt zum Beispiel N-Methylpiperidin-m-methyl-
anilidjodid eine auBergewdhnlich hohe Aktivitidt und verzdgert
die Zerstorung des Chlorophylls zu 186 % (Kontrolle = 100 %).

Beispiel 4

Bei Behandlung von Tomatenpflanzen mit Derivaten der N-Methyl-
plperidinacetanilidhalogenide konnen die Prozesse des Bluhens
und des Fruchtansatzes beschleunigt werden. Unter Gewachshaus-
bedingungen wurden Versuche durchgefiihrt zur vergleichenden
Untersuchung des Einflusses von Piperidinacet-p-methyl-anilid-
hydrochlorid, das eine hohe Aktivitat in dieser Richtung be-
sitzt und N-Methylpiperidinacet-p-methylanilidjodid beim Sprit-
zen der Pflanzen in der Phase 2 bis 4 vorhandener Blatbter mit
waBlrigen LOsungen der Verbindungen in den Konzentrationen

5« 10~%, 10™2 und 5 * 10~> M. Die Versuche wurden mit Tomaten
der Sorte Qgosta angesetzt; die Ergebnisse sind in den Tabellen
IV und V angefiihrt.

Aus den angeflihrten Werten ist ersichtlich, daB beide Verbin-
dungen eine bedeutende Beschleunigung des Blihens und Frucht-
ansatzes der Plflanzen hervorrufen; dabei ubertrifft N-liethyl-
piperidinacet-p-methylanilidjodid die Aktivitat von Piperidin-
acet-p-methylanilidhydrochlorid. Wahrend beispielsweise am

18, Februar mit Piperidinacet-p-methylanilidhydrochlorid in
einer Konzentration von 5 - 10_3 behandelte Pflanzen zweimal
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mehr entwickelte Bluten hatten als die Kontrolle, hatten mit
N-Methylpiperidinacet~p~methylanilidiodid in der gleichen Konzen-
tration gespritzte Pflanzen eine dreimal groBere Anzahl von ent-
wickelten Bluten. Ein analoges Bild wird erhalten bel der Gegen-~
Uberstellung der Werte fir den Fruchtansatz.

Diese Werte weisen auf die Vorzige von N-llethylpiperidinacet-
anilid-Derivaten bei einer eventuellen Anwendung als Mittel zur
Beschleunigung des Bluhens und des Fruchtansatzes hin.

Die erfindungsgemiBen Wachstumsregulatoren konnen in allen
Phasen der ontogenetischen Entwicklung der Pflanze in Form von
walBrigen Losungen, Stauben, Aerosolen und anderen verwendet
werden, sowohl fiir die Behandlung der intakten Pflanzen als
auch fir die Behandlung einzelner Organe, die sich zur Aufzucht
der Pflanzen oder zur Behandlung von den Pflanzen abgetrennter
Organe unter oder Uber einem Substrat befinden. Zur Herstellung
von Ldsungen, Stiduben, Aerosolen und anderen kdnnen entspre-
chende Spritzpulver unter anderem verwendet werden. Unabhingig
von der Form der Anwendung der N-Methylpiperidinacetanilidderi-
vate konnen ihnen verschiedene Pflanzenschutzmittelpriparate
zugesetzt werden.
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Patentanspruch

Wachstumsregulatoren, gekennzeichnet dadurch, daB sie neben
ublichen Hilfs— und Trigerstoffen als Wirkstoff Derivate der
N-Methylpiperidinacetanilidhalogenide der allgemeinen Formel

"

+ R -
N*-~CH,CONH-~ O X
?

in der R = -} o~, m~- und p-CHS-; 0-, - und p-CHBO—;
0~, m- und p-Cl; o-, m~ und p-NOZ;

und X = Cl-, Br- oder J-,
bedeuten,

enthalten,

Dr., Sch/E
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Tabelle II: Einfluf elniger Derivabe des N=lMethylpiperidin-
acetanilids auf die Verzogerung des Chlorophyll-
abbaus in Radieschen-Blattscheiben

Konzen~
T~ tration %
NCH CONH 10"Pu

Nr. R b

1 2 3 4

1 Kontrolle 100,0

e -H 5 92,1

3 " 4 104,9

4 " 3 188,4

5 2~CH3- 5 98,3

6 " 4 104,8

7 " 3 161,0

8 3-CHy- 5 99,0

9 " 4 113,8
10 " 3 219,9
11 4-CH3— 5 103,3
12 " 4 100,8
13 " 3 213,5
14 2-0CH;~ 5 123,9
15 " 4 107,0
16 " 3 136,44
17 3~00H3- 5 116,5
18 " 4 108,2
19 " 3 181,9
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Fortsetzung Tabelle IT
1 2 3 4
20 4~OCH3- 5 121,0
21 " 4 122,7
22 " 3 168,3
23 3-Cl- 5 118,6
24 " 4 146,5
25 " 3 253,4
26 4Cl—- 5 100,2
27 " 4 151,7
28 r 3 273,9
30 " 4 132,1
31 " 3 221,2
33 1 4 138,0
34 I 3 230,8
35 41O, 5 103,9
36 " 4 160,2
37 " 3 253,0
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Tabelle III: EinfluB einiger Derivate des N-lMethylpiperi-
dinacetanilids auf die Verzodgerung des Chlore-
phyllabbaus in Hordeum vulg. - Blattscheiben

+ R 1 1~ FKonzen-
- §CH200NH- (::) l tration %
CH | 107 Py

3

Nr. R P

1 Kontrolle 100
2 -H 6 144
3 " 5 121
4 " 4 146
5 " 3 100
6 2-CH,~ 6 155
7 " 5 168
8 " 4 130
9 " 3 200
10 3—CH3- 6 186
11 " 5 213
12 " 4 132
13 " 3 166
14 4-CH3— 6 159
15 " 5 174
16 " 4 123
17 " 3 131
18 2~OCH3— 6 111
19 " 5 125
20 " 4 136
21 " 3 148
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Fortsetzung Tabelle IIT

1 2 3 4
22 3~OCH3— 6 73
23 " 5 101
24. " 4 112
25 " 3 169
26 4-OCH3— 6 125
27 " 5 142
28 " 4 119
29 " 3 113
30 2~Cl- 6 114
31 " 5 93
32 {1 4 89
33 " 3 105
34 3~Cl- 6 103
35 " 5 83
36 " 4 102
37 " 3 104
38 4~Cl= 6 140
39 " 5 107
40 " 4 111
41 " 3 115
42 2-NO,~ 6 90
43 " 5 99
44 " 4 92
45 " 3 104
46 3—N02- ) 102
47 " 5 91
48 " 4 106
49 " 3 99
50 4-N02- 6 84
51 w 5 112
52 " 4 82
53 " 3 115
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Tabelle IV: EinfluBl von Piperidinoacet-p-methylanilid
(PAPMA) und N-Methylpiperidinoacet-p-methyl-
anilid (MPAPMA) auf die Bliihdynamik von
Tomaten der Sorte Ogosta
(Anzahl der Pflanzen im Gewidchshaus 1977.
Angefihrte Ergebnisse aus Untersuchungen
an 10 Pflanzen)

Anzahl der Bliten nach dem Datum

Februar Marz
Nr. Varianten 1 15 18 22 25 1 4 8 1115
I-Blutenstand
1 Kontrolle 7 10 28 32 19 12 6 4 2
2 PAPMA 5 .1072M 5 15 22 31 29 14 6 2
3w 10™3u 11 20 30 29 2010 7 2 2
4 oo 5. 10N 3 12 22 32 27 410 7 4 2
5 MPAPMA 5 .1072M 5 21 26 32 28 13 5
6 10~3y 14 13 17 24 29 16 4 2 1
7 5,10™*y 111 15 20 29 16 6 3 2 1
II-Bliitenstand
1 Kontrolle 4 10 18 25 26 31 19 16
2 PAPMA 5 .1070M 2 8 18 29 19 17 18 12 7
3 m 10~3u 1 6 12 28 31 24 26 16 14
4 5,107 N 7 15 29 27 28 23 14 12
5 MPAPMA 5. 107°M 1 9 23 38 30 2117 7 2
6 " 103y 2 8 9 21 24 192013 9
g on 5.10 %y 1 5 13 23 24 26 23 18 9
ITI-Blitenstand
1 Kontrolle g 10 30 33 36
2 PAPMA 5. 107M 10 21 25 29 28 32
EE 10™u 3 12 17 32 32 34
4 n 5. 10—41\11 4 46 19 31 33 29
5 MPAPMA 5,107 9 15 27 34 30 20
6 10:2M 6 10 21 30 30 28
7 5.107"M 4 43 18 32 32 30




Tabelle V: EinfluB von Piperidinocacet-p-methylanilid
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(PAPMA) und N-llethylpiperidinoacet-p~-nethyl-

anilid (MPAPMA) auf den Ansatz der Friichte

an Tomatenpflanzen der Sorte Ozosta,

(Anzucht der Pflanzen im Gewichshaus 1977.

Angefihrte Ergebnisse aus Untersuchungen
an 7 Pflanzen)

1988

Anzahl der Friichte am (Datum)

Februar Marz
Ne. Varianten 18 22 25 1 4 8 11 15
I-Blitenstand
1 Kontrolle 1 1 15 33 52 63 67 70
2 PAPMA 5 .10°M 4 10 25 38 52 59 61 61
3 10=3u 1 7 24 39 56 62 68 72
4 o 5. 10"y 1 7 28 47 60 68 73 76
5 MPAPHA 5. 1072M 5 15 35 51 60 65 65 65
6 107351 4 8 29 38 50 54 56 57
/A 5. 10™*N 5 8 16 30 49 53 55 56
II-Bliitenstand
1 Kontrolle 12 23 41 61 71
2 PAPIA 5. 1073u 3 13 32 47 55 67 74
3 1073H 1 6 M 40 54 76 81
PR 5., 10~ 2 8 25 38 58 74 79
5 MPAPMA 5. 107N 1 9 23 50 65 75 83
6 " 10™31 1 10 13 40 53 66 73
7o 5. 10™%i 2 5 19 30 52 64 76
ITII-Blitenstand
1 Kontrolle 6 25 36
2 PAPMA  5.107°M 2 12 33 49 62
3 1031 1 10 21 39 52
4 5,101 3 9 22 39 57
5 MPAPMA 5. 10™3u 13 32 51 69
6 10~ 9 20 39 50
7 5. 10~ 4 18 38 53
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