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A taldlmény Uj, (I) &ltalénos képletd benzotiazol-
-sza&rmazékokra, a képletben
X hidrogénatom, fluor- vagy klératom,
Y hidrogénatom, fluor- vagy brématom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport vagy 1-6 szénatomos halogén-alkil-
~csoport,
Z a zl-78 képletd bd dltaldnos csoportok egyike,
amelyekben
U és V oxigén- vagy kénatom;
n értéke 0 vagy 1:
w metiléncsoport vagy kénatom;

Rl 1-6 szénatomos alkilcsoport; és



R2 és R3 azonos vagy kulénbdz8 és hidrogénatom vagy
metilcsoport,
]
a vegyuletek el84llitdsi eljédrdsdra és hagicidként valéd

alkalmazasdara vonatkozik.

dr. Imre Janos
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A taldlmany Uj helyettesitett benzotiazol-szdrmazékok-
ra, a vegylletek elS&llitési eljarésdra és hebicidként vald
alkalmazésdra vonatkozik.

Ismert, hogy bizonyos benzofurédn-szédrmazékok (EP 271
170) herbicid tulajdonséaguak. Azonban ezen ismert vegylletek
herbicid hatédsa nem mindig kielégité vagy fontos termények
esetében szelektivitédsi problémak jelentkezhetnek.

A 0 373 461 sz&mi eurdpai szabadalmi leirdsban bizonyos
ﬁerbicid hatdsd benzazolokat isﬁertetnek, amelyek 5-helyzet-
ben helyettesitettek, példsul 3,4,5,6-tetrahidroftalimid-
-csoportot tartalmaznak. A benzotiazol-csoport 7-es helyze-
tében vald kapcsolédés a vegylletek aktivitdsdra varatlan
hatéssal van.

A jelen taldlmédny tdrgya uj vegyuletek elfadllitésa, ame-
lyek a fenti h&trényokkal nem rendelkeznek és az ismert ve-
gylleteknél jobb bioldgiail tulajdonsaguak.

Azt talaltuk, hogy az (I) &ltaldnos képletd benzotia-
zol-szarmazékok, a képletben
X hidrogénatom, fluor- vagy kloratom,

Y hidrogénatom, fluor- vagy brdmatom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport vagy 1-6 szénatomos halogén-alkil-
-csoport,

Z a z1-78 képletd vagy &ltalénos képletd csoportok
egyike, amelyekben
U és V oxigén- vagy kénatom;

n értéke 0 vagy 1;

W metiléncsoport vagy kénatom;



Rl 1-6 szénatomos alkilcsoport; és
R2 &és R3 azonos vagy kulonbozd és hidrogénatom vagy
metilcsoport;
meglepd mdédon kivald szelektivitast mutatnak bizonyos termé-
nyek esetében, ugyanakkor érdekes herbicid hatdst fejtenek
ki.

A "halogénatom" fluor-, klér-, brém- és joédatomot je-
lent. A "halogén-alkil" meghatédrozds arra utal, hogy az al-
kilcsoport egy vagy tdébb hidrogénatomjat halogénatom helyet-
tesiti.

Az (I) &altalénos képletd vegylletek adott esetben k-
18nbodz8 enantiomerek vagy geometriai izomerek forméjéban lé-
tezhetnek, ezek is a taldlmany korébe tartoznak.

A talalmény szerinti (I) &ltaldnos képletd vegytleteket

az aldbbi eljar&sokkal &llithatjuk eld:

A) 7Z helyén Zl és Z2 képletd csoportot tartalmazd vegylile-
tek elBallitasdra egy (II) 4&ltalénos képletd vegyuletet,
amelyben X és Y jelentése az (I) dltalénos képletre mega-

dott, (III) vagy (IV) képletd vegyulettel reagédltatunk,

B) 7 helyén 73 4ltalénos képletd csoportot tartalmazd ve-
gylulet eld&llitdsara egy (V) daltaldnos képletd vegylletet,
amelyben X és Y jelentése az (I) dltaldnos képletre megadott
és U kénatom, egy (VI) &ltalénos képletd vegyulettel reagdl-
tatunk, amelyben R4 hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkil-

csoport,



C) 7Z helyén 74 altaldnos képletd csoportot tartalmazéd ve-

gyuletek elSallitdsdra egy (VII) altalanos képletd vegyluletet,

amelyben X, Y és V jelentése az (I) dltaldnos képletre mega-

dott, és n értéke 1, ciklizdlunk,

D) Z helyén 7, adltaléanos képletd csoportot tartalmazd ve-
gylletek el84llitésdra egy (V) adltaldnos képletd vegylle-
tet, amelyben X és Y jelentése az (I) altaldnos képletre
megadott és U kénatom, egy (VIII) &ltaléanos képletd vegyl-
lettel reagdltatunk, a képletben R2, R3 és W jelentése az
(I) &ltaldnos képletre megadott, és a kapott vegylletet
oxidalészer jelenlétében tiazolgylrdt tartalmazé szdrmazékka

ciklizé&ljuk,

E) Z helyén 26 képletd csoportot tartalmazd vegyllet eld-
4llitasara egy (IX) 4&ltaldnos képletd vegylletet, amelyben
X és Y jelentése az (I) &ltalénos képletre megadott, fosz-
for-halogeniddel, foszfor-oxi-halogeniddel, foszgénnel,

tionil-kloriddal vagy oxalil-kloriddal reagdltatunk,

F) Z helyén z7 képletd csoportot tartalmazd vegylletek
el8allitdsara egy (X) &ltaldnos képletd vegylletet, amelyben
X és Y jelentése az (I) &ltalénos képletre megadott, egy
(XI) &ltaldnos képletd vegyllettel, amelyben R° 1-4 széna-
tomos alkilcsoport, kd&ézdémbds olddszerben, foszfor-pentoxid

jelenlétében reagdltatunk, vagy



G) Z helyén 78 altaldnos képletd csoportot tartalmazd ve-
gylletek elSallitédséra egy (XII) altalénos képletd vegyule-
tet, amelyben Rl, X és Y jelentése az (I) &ltalanos képletre
megadott, foszgénnel, tiofoszgénnel vagy ezek funkcids szér-
mazékdval reagdltatunk.

Az A) eljdrds szerinti reakcidét alkalmasan agy végez-
zik, hogy a (II) &ltalénos képletd kiindulasi anyagot meg-
felelS olddszerben, 20°C és 200°C koézdtti hémérsékleten
reagadltatjuk a (III) vagy (IV) 4ltaldnos képletd vegyllet-
tel, és az anhidridet 1 ekvivalens (II) &ltaléanos képletd
aminra szamitva 1-3 ekvivalensnyi mennyiségben alkalmazzuk.
A reakcididd 1 és 24 bra kozdtt valtozik.

Az A) eljaréas szerinti reakcidt megfeleld médon 20°C és
200°C kézdtti hémérsékleten, adott esetben oldészer jelenleé-
tében jatszatjuk le, az anhidridet a (II) dltalanos képletd
anilin 1 ekvivalensére vonatkoztatva 1-3 ekvivalensnyi
mennyiségben alkalmazzuk. A reakcididd 1-24 ébra.

Altaldban a reakciét sav, példaul ecetsav jelenlétében
végezzik, ugyanakor a sav példaul olddészerként is szolgdl-
hat. Lehetséges azonban mindkét reakcidpartnert koz6mbds
oldészerben, példdul toluolban reagdltatni, oly médon, hogy
katalitikus mennyiségld ecetsavat és dehidratdldszerként egy
szerves béazist adunk a reakcidelegyhez. Arra is van méd,
hogy a reakciét kdzoémbds olddszerként példdul metilén-di-
kloridban vagy dimetil-szulfoxidban jatszatjuk le, és a ka-
pott (XIII) vagy (XIV) altaldnos képletd addiciés kdzbensd

termékeket, a képletekben X és Y jelentése az (I) &ltalénos
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képletre megadott, egy savanhidriddel, példdul ecetsavan-
hidriddel cikliz&ljuk.

Néhany (II) &ltaldnos képletd, kiindulasi anyagként
haszndlt anilin ismert [Chem. Pharm. Bull. 27(1), 1-11
(1979), X = hidrogénatom], mig masok Gjak (X = fluor- vagy
klératom), és az [A]l reakciévézlat szerinti eljdréshoz ha-
sonlé médon elSdllithatdk.

A B) eljéarédsnak megfeleld reakciét alkalmasan agy vé-
gezzik, hogy a kiindulédsi anyagot szerves oldédszerben, adott
esetben valamely szerves bdzis, igy trietil-amin vagy piri-
din katalitikus és ekvimolaris kézdtti mennyiségének jelen-
létében hosszli ideig, példaul 0,5 és 15 éra kozdtti ideig,
20°C és az alkalmazott oldészer forréaspontja kozodtti hémér-
sékleten reagaltatjuk.

Megfelel8 olddészerek azok, amelyek a reakcid ké6rilmé-
nyeivel szemben kézoémbések, ilyen a toluol, aceton, aceto-
nitril, dimetil-formamid, dietil-éter, tetrahidrofurén, di-
oxan, etanol vagy metanol.

Adott esetben a nem ciklizdalt (XvV) &ltalénos képletd
k&zbensS terméket, amelyben R4, X és Y jelentése az (I)
altalédnos képletre megadott, dsvényi sav, példaul hidrogén-
klorid, vagy bdzis, példaul ndtrium-metanoléat hozzaadéaséaval
&s adott esetben az oldészer forrdspontjaig valdé melegités
kdzben ciklizalhatjuk.

Az (V) &ltalédnos képletd izocianatot vagy izotiociana-
tot ehhez a reakcidéhoz ismert médon, a (II) atlalénos kép-

leti anilinekbdl &llithatjuk els.



A C) eljaréast ugy valésithatjuk meg, hogy a (VII) &lta-
lanos képletd karbamidot, amelyben X és Y jelentése az (1)
4ltaldnos képletre megadott és V oxigénatom, tionil-klorid-
dal vagy a (VII) &ltalénos képletd tiokarbamidot, amelyben X
és Y jelentése az (I) &ltalédnos képletre megadott és V kén-
atom, erds &svanyi savval, példdaul hidrogén-kloriddal, hid-
rogén-bromiddal vagy kénsavval 0 és 150°C kozotti hémérsék-
leten ciklizdljuk. A reeakcidéiddé 0,5-24 ora.

Adott esetben a reakcidt szerves oldészer, példédul di-
etil-éter, tetrahidrofurén, dioxdn, metilén-diklorid, klo-
roform, metanol vagy etanol hozzdaddsdval is megvaldsithat-
juk. A reakcidelegyet példaul ndtrium-karbondttal vald sem-
legesités utdn a szokasos médon dolgozhatjuk fel.

A D) eljdrds szerinti reakcidét koézémbds olddszerben,
példaul dietil-éterben, metilén-dikloridban, kloroformban
vagy etil-acetétban, -50 és +50°C kozdtti hémérsékleten
jatszatjuk le, oly médon, egy egy (V) dltaldnos képletd ve-
gyliletet, amelyben X és Y jelentése az (I) dltalédnos képlet-
re megadott és U kénatom, egy (VIII) &ltalanos képletd ve-
gyllettel reagdltatunk, amelyben R2 , R3 és W jelentése az
(I) &ltaldnos képletre megadott. A reakcididd 0,5-10 o6ra. A
keletkezd (XVI) &ltalénos képletd vegyilet, amelyben X, Y,
R2, R3 és W jelentése az (I) &ltalédnos képletre megadott,
termikusan labilis, és ezért eldnydsen elkilénités nélkil
reagdltatjuk.

A gydrd kialakitdsdt altaldban oxidaldészerrel, szerves

olddszerben végezzik. Megfeleld szerves olddszerek a kdézdm-
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bds olddszerek, igy példaul a metilén-diklorid, kloroform,
dimetil-formamid vagy etil-acetat. A gylirdzards kondenza-
ciés reakcidjat oxidalészerekkel, szokdsosan haszndlt sav-
megkdtd jelenlétében jatszatjuk le. Megfeleld savmegkotd
anyagok a szerves bdzisok, példaul a trietil-amin, piridin,
dimetil-anilin vagy szervetlen bdazisok, igy a ndtrium-hidr-
oxid vagy natrium-karbonat. Az alkalmazhatd oxidaldészerek
tdbbek ko&zdtt a brdém, kldr vagy a ndtrium-hipoklorit.

Az E) eljarés szerinti reakcidt adott esetben olddszer
jelenlétében vagy tévollétében végezhetjlk. A reakcié hé-
mérséklete szobahdmérséklet és 180°C kozdtt valtozik, els-
nydsen azonban a reakcidelegy forrdshémérséklete. Megfele-
18 oldészerek a metilén-diklorid, kloroform, benzol, toluol,
k16r-benzol, dikldr-benzol vagy xilol valamint a reagensek-
kel szemben kézémbds més olddszerek.

Az E) eljéréas (IX) &altalanos képletd kiindulési anyagat
egy (X) &ltalédnos képletd vegyulet, amelyben X és Y jelenté-
se az (I) &ltaldnos képletre megadott, és egy (XVII) &lta-
lanos képletd vegyllet, amelyben R® 1-4 szénatomos alkilcso-
port, reakcidjaval kapjuk a [B] reakcidévézlaton lathatd
médon .

A reakcidét eldnydsen olddszerben 80°C és 200°C kozotti
némérsékleten, 0,5 és 20 ora kozotti ideig végezzik. Alkal-
mas olddszerek tdbbek kozdtt az etanol, toluol, xilol vagy
az ecetsav.

A (IX) &ltalénos képletd vegylletek tautomer formaban

létezhetnek. Az egyszeriség kedvéért azonban csak a (IX)



&d1talanos képlettel jellemezhetdSt &brazoljuk.

Az eljdrasban kiindulédsi anyagként haszndlt (X) &lta-
14nos képletd hidrazinokat ismert médon, a (II) &ltalénos
képletd anilinekbdl kaphatjuk, amelyek képletében X és Y
jelentése az (I) &ltalénos képletre megadott, mégpedig vizes
savas szuszpenzidban, -20°C és +20°C k6zotti hémérsékleten,
natrium-nitrittel, majd redukdlészerrel, példdul én-klorid-
dal végzett redukcidval.

Az F) eljarésnak megfelelden a (X) és (XI) é&ltalénos
képletd kiinduldsi anyagokat foszfor-pentoxid jelenlétében,
alkalmas olddszerben, 20°C és 150°C koézdtti hémérsékleten,
elénydsen azonban az oldodszer forraspontjén reagdltatjuk.
Megfeleld oldészerek tdbbek kozoétt a halogénezett szénhid-
rogének, igy példaul a metilén-diklorid vagy kloroform, vagy
az aroméds szénhidrogének, példaul a benzol, xilol, kldér-ben-
zol vagy diklér-benzol. A reakciéidd 0,5-15 6ra.

A G) eljards szerinti reakcidt megfeleld olddszer je-
lenlétében vagy téavollétében végezzlk. TIlyen olddészer példa-
ul a dimetil-szulfoxid, a halogénezett szénhidrogének, igy a
benzol, toluol, xilol, klér-benzol és diklér-benzol valamint
a reakcidépartnerekkel szemben kézombds mas olddészerek, pél-
daul a dietil-éter, tetrahidrofuran vagy dimetil-formamid.

A (XII) &ltalénos képletd kiinduldsi anyagot egy (X)
dltalanos képletd hidrazinbdl, amelyben X és Y jelentése az
(I) &4ltaldnos képletre megadott, és egy (XVIII) &ltalénos
képletd savszarmazékbodl, amelyben rR1 jelentése az (I) &lta-

lanos képletre megadott és R7 1-4 szénatomos alkoxicsoport



vagy halogénatom, a [C] reakcidévézlatnak megfelelbfen &llit-
hatjuk eld.

A (II), (V), (X) és (XX) é&ltalanos képletd vegylletek,
azzal a megkdtéssel, hogy a (II) és (XX) adltalénos képletben
X nem jelenthet hidrogénatomot, Gjak és a taldlmany targyat
képezik.

Azok a kiinduldsi anyagok, amelyek el8allitésat nem
irjuk le, az ismert eljarésokhoz hasonldé médon allithatdk
eld.

A taldlmény szerinti vegyuletek feldolgozasdt a szoka-
sos médon végezhetjik. A tisztitdshoz 4&ltaldban 4atkristéa-
lyositést vagy oszlopkromatografids eljarast hasznalunk.

A taldlminy szerinti vegylletek &ltaldban szintelen
vagy halvénysarga szind kristdlyos vagy viszkdézus anyagok,
amelyek rendszerint kldérozott szénhidrogénekben, igy meti-
1én-dikloridban vagy kloroformban, éterekben, igy dietil-
-éterben vagy tetrahidrofurédnban, alkoholokban, igy metanol-
ban vagy etanolban, ketonokban, igy acetonban vagy butanon-
ban, amidokban, igy dimetil-formamidban vagy szulfoxidokban,
igy dimetil-szulfoxidban igen jol oldédnak.

A taldlmany szerinti vegylUletek jé herbicid hatdast mu-
tatnak a szélesleveld gyomokkal és flvekkel szemben. A ta-
14lmény szerinti vegylleteket kulénféle termények, példaul
repce, répa, szdéja, gyapot, rizs, zab, bliza és mas gabondk
esetében szelektiven alkalmazhatjuk. Egyes hatasos anyagok
kiildndsen alkalmas szelektiv herbicidek a répa, gyapot, szb-

ja és gabondk esetében. Azonban a vegylletek évels Ultetvé-



nyeken, igy példdul erddékben, diszfa-, gyumdlcs-, sz816-,
citrusfélék, dié-, banadn-, kavé-, tea-, gumi-, olajpédlma-,
kakad-, bogyds gyumdlcs- és komldultetvényeken és egynydri
ndévények esetében is haszndlhatdék szelektiv gyomirtésra.

A taldlmdny szerinti vegylletek példdul az alébbi nd-
vényfajok ellen alkalmazhatdk:

kétszikd gyomok kézil a Sinapis, Lepidium, Galium,
Stellaria, Matricaria, Anthemis, Galinsoga, Chenopodium,
Brassica, Urtica, Senecio, Amaranthus, Portulaca, Xanthium,
Convolvulus, Ipomoea, Polygonum, Sesbania, Ambrosia, Cirsi-
um, Carduus, Sonchus, Solanum, Rorippa, Lamium, Veronica,
Abutilon, Datura, Viola, Galeopsis, Papaver, Centaurea és
Chrysanthemum fajokhoz tartozdkkal szemben;

az egyszikiek koé6zll az Avena, Alopecurus, Echinochloa,
Setaria, Panicum, Digitaria, Poa, Eleusine, Brachiaria,
Lolium, Bromus, Cyperus, Agropyron, Sagittaria, Monocharia,
Fimbristylis, Eleocharis, Ischaemum és Apera fajokhoz tar-
tozdkkal szemben.

Az alkalmazasi ardny a kikelés eldtti vagy uténi fel-
haszndldstdl fluggden 0,001 és 5 kg/ha kdézdétt valtozik.

A taldlmény  szerinti vegyliletek defolidnsként, deszik-
k&nsként és totdlis herbicidekként is alkalmazhatodk.

A taldlmany szerinti vegylleteket dnmagukban vagy egy
vagy tébb més hatdsos szerrel egyltt haszndlhatjuk. Kivant
esetben mé&s novényvédSszert vagy peszticidet adhatunk hozza,
a kezelés céljatdl fliggden. Amikor a hatds szélesitése kiva-

natos, mads herbicidekkel egyutt is alkalmazhatjuk.



A fenti vonatkozasban megfeleld gyomirtd hatdsu part-
nerek tobbek kozdtt a Weed Abstract 39(1) (1990) irodalmi
helyen a "List of common names and abbreviations emloyed for
currently used herbicides and plant growth regulators" cim
alatt felsorolt hatdanyagok.

A hatds intenzitdsdt és sebességét ndévelhetjik példaul
alkalmas adjuvansok, igy szerves olddszerek, nedvesité anya-
gok és olajok hozzdadédsdval. Az ilyen adalékanyagok csék-
kenthetik a dézist is.

A megjeldlt hatdanyagok vagy keverékeik példaul porok,
porozészerek, granuldk, oldatok, emulzidk vagy szuszpenzidk
formdjéban, folyékony és/vagy szildrd hordozdékkal és/vagy
higitékkal, és adott esetben kotd-, nedvesitd-, emulgedld-
és/vagy diszpergdld adjuvansokkal egyltt haszndlhatdok meg-
feleléen.

Alkalmas folyékony hordozék példdul az aliféds és aromas
szénhidrogének, igy a benzol, toluol, xilol, ciklohexanon,
izoforon, dimetil-szulfoxid, dimetil-formamid vagy mé&s &s-
vanyolaj-frakcidk és noévényi olajok.

Megfeleld szildrd hordozdk tdbbek kézdtt az dsvanyok,
példdul a bentonit, szilikagél, talkum, kaolin, attapulgit,
mészkd, homok és ndvényi termékek, példdul lisztek.

Felilletaktiv szerekként példaul kalcium-lignoszulfat,
polioxietilénalkil-fenil-éterek, naftalinszulfonsavak és
s6ik, fenolszulfonsavak és séik, formaldehid-kondenzatumok,
zsiralkohol-szulfatok valamint helyettesitett benzolséul—

fonsavak és séik alkalmazhatoék.
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A ki1ldnféle készitményekben a hatdanyag (ok) %-os meny-
nyisége széles hatdrok kdézétt valtozhat. Példédul a készit-
mények kb. 10-90 témeg% hatdanyagot és kb. 90-10 tdmeg$
folyékony vagy szildrd hordozét, valamint legfeljebb 20 t6-
meg% feliletaktiv anyagot tartalmazhatnak.

A szereket a szokdsos médon, példdul vizzel mint hordo-
z6val készllt permetelegyként, megkdézelitbleg 100-1000 1l/ha
térfogatban alkalmazhatjuk. Az alkalmazds térténhet kistér-
fogatli vagy ultra-kis-térfogatl technikak felhasznéléaséaval
vagy ugynevezett mikrogranuldk forméjéban.

Ezen készitményeket ismert médon, példdul Orlési vagy
keverési eljérédsokkal &llithatjuk elS. Kivént esetben az
egyes komponenseket kd&ézvetlenul a felhaszndléds eldtt, pél-
ddul az ugynevezett &ltaldnosan haszndlt tank-keverési elja-
réssal elegyithetjuik.

Készitményeket példaul az aldbbi komponensekbdl &llit-

hatunk eld.

A) Nedvesithetdé por
1. 20 tdémeg% hatdanyag
68 tomeg% kaolin
10 témeg% kalcium-lignoszulfonét
2 témeg% dialkil-naftalinszulfonat
2. 40 témeg% hatdanyag
25 témeg% kaolin
25 témeg% kolloidalis kovasav
8 tOomeg% kalcium-lignoszulfonat

2 tOmeg% N-metil-N-oleil-taurin-ndtrium-sé
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B) Paszta
45 témeg% hatdanyag
5 tomeg% natrium-aluminium-szilikat
15 témeg% cetil-poliglikol-éter 8 mol etilén-oxiddal
2 tomegk orsdolaj
10 tdémeg® polietilénglikol

s

23 tomeg¥ viz

C) Emulgedlhaté koncentréatum
20 tomeg% hatdanyag
75 témeg% izoforon
2 témeg% ricinusolaj

3 témeg$% kalcium-dodecil-benzolszulfondt

A koévetkezd példdk a taldlmény szerinti vegylletek eld-

411itésat szemléltetik.

1.01 példa (A) eljéarés)

N-(2,4-Diklér-6-fluor-benzotiazol-7-i11)-3,4,5,6-tetra-

hidroftélimid

6 g 7-amino-2,4-diklér-6-fluor-benzotiazol és 4,3 g
3,4,5,6-tetrahidroftdlsavanhidrid 50 ml ecetsavval készllt
oldatdt visszafolyatéas kdézben 5 Sdran &t forraljuk. Lehldtés
utdn a reakcidoldatot 200 ml jeges vizre éntjuk, és a kivalt
kristdlyokat elvdlasztjuk. 50°C-on, vékuumban valé szaritds
utdn a terméket oszlopkromatogrdfidsan tisztitjuk.

Hozam: 6,6 g (70 %), op. 139-141°cC



Az A) eljarasban leirthoz hasonlé médon &llitjuk eld a

tablazatban lathaté (I) &ltalédnos képletd vegylleteket.

Példa X Y Z Fizikai &llandd
op. (°C)/np°
1.02 H c1 zl 68-69
1.03 H OCHj zl 170-178
1.04 F c1 72 133-135
1.05 cl cl zl 169-171
1.06 F Br z1 137
1.07 F CH, z1 166-168
1.08 F H z1 174-176
1.09 F CF4 z1 145-146
1.10 F CoHg zt 143-145
1.11 F i-cyFy 2zt 125-127
1.12 F CH,C1 z1 151-153
1.13 F C5Fs 71
1.14 F C3Fq 71 1,5165 (34,2°)
1.15 F CH,Br z1
1.16 F c-CgHyq 21 57-59
1.17 F t-C4Hg 21 126-128
1.18 F n-CyHg 2%
1.19 F i-CgHyq 21
1.20 F n-CgHy3 21



A kiinduldsi anvagok eld&dllitdsa

2.4-Diklér-6-fluor-7-nitro-benzotiazol

23,7 g 2,4-dik16r-6-fluor-benzotiazolt 100 ml témény
kénsavban oldunk, és az oldatot 0°C-ra hdtjuk, majd lassan,
cseppenként 14 ml témény kénsav és 14 ml 100%-os salétromsav
elegyét adjuk hozz&. Az elegyet 3 6r&n At keverjuk, azutéan
500 ml jeges vizbe o6ntjik. A kivalt Kkristalyokat szdrjuk,
vizzel semlegesre mossuk, végll vakuumban szaritjuk.

Hozam: 22,7 g (az elméleti 79 %-a); op. 110-112°C
Hasonld médon &llitjuk el8 a kovetkezd tablézatban léat-

haté (XX) &ltaldnos képletd vegylleteket.

X Y Fizikai allandé
op. (°C)

Ccl Ccl 119-121

F Br 147-149

F CH; 140-142

F H

7-Amino-2,4-diklér-6-fluor-benzotiazol

40 ml 5 %-o0s vizes ecetsav-oldathoz 5 g vasport adunk.
Az elegyet forréasig melegitjuik és 5 g 2,4-dikldér-6-fluor-7-
-nitro-benzotiazol 40 ml ecetsavval és 40 ml etil-acetdttal

készlilt oldatdt adjuk hozz&. Az elegyet 2 ér&n at visszafo-



lyatds kézben forraljuk, majd hdtés utén celiten &t szlrjuk.
A fazisokat elvalasztjuk, és a vizes fézist etil-acetattal
extrahdljuk. Az egyesitett szerves fédzisokat vizes natrium-
-hidrogén-karbondt-oldattal és vizzel mossuk, majd magné-
zium-szulfdton szaritjuk.
Hozam: 4,3 g (az elmélet 97 %-a); op. 173°C.

Hasonld médon &llitjuk eld a kdvetkezd tébléazatban

ladthatd (II) &ltaldénos képletd vegylleteket.

X Y Fizikail &llandé
op. (°C)

Ccl cl 194-196

F Br 159-161

F CHj 133-134

F H 154-156

F CF3 148-150

2.01.példa (B) eljéras)

N-(2,4-Dik1ldr-6-fluor-benzotiazol-7-il) -perhidroimid-

a20[1,5-alpiridin-1,3-dion

4,2 g 2,4-diklér-6-fluor-7-izociandto-benzotiazol 50 ml
tetrahidrofurénnal készllt oldatdhoz 2,6 g etil-piperidin-

-2-karboxilatot adunk, és az elegyet 5 &6rdn &t visszafolya-
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tas kozben forraljuk. Lehdtés utdn az olddszert vakuumban el-
tavolitjuk, és a maradékot néhany alkalommal etil-acetatbdl
dtkritdlyositjuk.
Hozam: 2,5 g (az elméleti 42%-a); op. 168-170°C.

Hasonld médon &llitjuk eld az aldbbi tdblazatban lat-

haté (I) &ltaldnos képletd vegyuleteket.

Példa X Y U Fizikai &llandd
op. (°C)

2.02 F Cl S 238-239
2.03 F H 0 194-196
2.04 F CoHg 0

2.05 F CoFg 0

2.06 F 1-C3Hy 0

2.07 F n-C4Hg 0

2.08 F t-C4Hg 0

2.09 F n-CgHyq 0

(V) &ltaldnos képletd kiinduldsi anvag elB8dllitédsa

2,4—Diklér—6-fluor—7-izocianéto-benzotiazol

5149 7-amino-2,4-dikl16r-6-fluor-benzotiazol-hidroklo-
rid 30 ml abszolut toluollal készult szuszpenzidjahoz szoba-
hémérsékleten 31 ml 20 %-os toluolos foszgénoldatot csepeg-

tetink. Az elegyet 8 4rédn &t 100°C-on melegitjuk, majd a



toluolt vdkuumban eltédvolitjuk. A maradékot hexdnnal eldol-
gozzuk.

Hozam: 4,8 g (az elméleti 90 %-a); op. 95-98°C.

2,4-Dik1ér-6-flucr-7-izotiociandto-benzotiazol

19,4 g tiofoszgén 100 ml metilén-dikloriddal készult ol-
datdhoz 16,9 g kalcium-karbondt 100 ml vizzel készUlt szusz-
penzidjat adjuk. A fenti eLegyhez 40 g 7-amino-2,4-dikldér-6-
-fluor-benzotiazol 500 ml metilén-dikloriddal készult olaé—
tdt csepegtetjik 5°C-on, majd az elegyet 8 Srén &t szobahS-
mérsékleten keverjuk. A szildrd anyagot kiszlirjik, a féziso-
kat elvélasztjuk, és a szerves fézist magnézium-szulfaton
szadritjuk, majd bepdroljuk. A maradékot oszlopkromatogrdfid-
san tisztitjuk, eludldszerként hexdn és etil-acetdt elegyét
haszndljuk.

Hozam: 16 g (az elméleti 38 %-a); op. 80-81°C.

3.01 példa (C) eljaras)

2,4-Dikl1ér-6-fluor-7-(perhidropirrolo[l,2-cltiazol-3-

-ilidén-imino) -benzotiazol

1,9 g 2,4-diklér-6-fluor-7-[2- (hidroxi-metil)-pirroli-
dino-tiockarbonil-amino] -benzotiazolt 100 ml, hidrogén-klo-
riddal telitett etanolban szobahémérsékleten hagyunk &llni
12 6rdn at, majd 60°C-on 4 érdn &t melegitink. Az etanolt
eztdn lepdroljuk, a maradékot metilén-dikloridban felvesszuk
és ndtrium-hidrogén-karbonattatal kirdzzuk, magnézium-szul-

fadton szaritjuk és bepdroljuk. A maradékot oszlopkromatogra-



fidsan tisztitjuk.
Hozam: 0,34 g (az elméleti 19 %-a); op. 115-116°C.
Hasonléképpen &llitjuk eld az aldbbi (I) &ltaldnos kép-

letd vegylletet.

Példa X Y n \Y Fizikai &llandé
op. (°C)
3.02 F Cl 2 S 48-50

4.01 példa (D) eljaras)

2,4-Dik16r-7-(6,6-dimetil-3,5,6,7-tetrahidropirrolo-

[2,1-c][1,2,4]tiadiazol-3-ilidénamino) -6-fluor-benzotiazol

1,1 g 2-amino-4,4-dimetil-pirrolin-hidroklorid 20 ml
metilén-dikloriddal készult szuszpenzidéjdhoz 2 g 2,4-diklér-
-6-fluor-7-izotiociandto-benzotiazol 10 ml metilén-diklorid-
dal készilt oldatdt csepegtetjlik 0°C-on. Ezutén 0,3 g nat-
rium-hidroxid 6 ml vizzel készult oldatdt adjuk hozza csep-
penként 2°C-on, és azutdn az elegyet 3 drédn at keverjuk,
mikdzben hagyjuk a hémérsékletet 20°C-ra emelkedni. Az ele-
gyet -10°C-ra hdtjuik és 1 g brém 10 ml metilén-dikloriddal
készult oldatédt adjuk hozza lassan, cseppenként, majd az
elegyet 1 6réan at keverjik, s ekdzben hagyjuk a hémérsékle-

tet 10°C-ra emelkedni. Az oldatot vizzel és hig natrium-



-karbondt-oldattal mossuk, magnézium-szulfdton széritjuk,

majd beparoljuk. A maradékot diizopropil-éterbSl &tkristé-

lyositjuk.

Hozam: 1,5 g (az elméleti 53 %-a); op. 134-136°C.
Hasonléképpen &llitjuk eld az aldbbi tédblazatban lat-

hatdé (I) &ltaldnos képletd vegylleteket.

Példa X Y W R2 R3 Fizikai &llandé
op. (°C)

4.02 F cl CH, H H 188-190

4.03 F cl s CHj CHj 158-160

4.04 F cl CH, CHjy H 154-156

4.05 F Br CH, CHj CH;

4.06 F iC3H; CH,  CHj CH;

4.07 F C,Hs CH,  CHj CHj

4.08 F H CH, CHj CH;

5.01 példa (F) eljarés)

3-K16r-2-(2,4-diklér-6-fluor-benzotiazol-7-i11)-4,5,6,7-

-tetrahidro-2H-indazol
0,2 g 2-(2,4-diklér-6-fluor-benzotiazol-7-i1)-1,3,4,5, -
6, 7-hexahidro-2H-indazol-3-onhoz 2 ml foszfor-oxi-kloridot

adunk, és az elegyet egy &rdn At keverés és visszafolyatés
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k&zben forraljuk. Hités utdn jeges vizbe é6ntjik és etil-ace-
tattal extrahdljuk. A szerves extraktumot nadtrium-hidrogén-
-karbondt-oldattal és vizzel mossuk, majd magnézium-szulfaton
szaritjuk, végll bepdroljuk. A maradékot oszlopkromatografia-
san tisztitjuk.

Hozam: 0,07 g (az elméleti 32%-a); op. 161-163°C2.

A kiinduldsi anvag el8&llitédsa

2. 4-Diklér-6-Ffluor-7-hidrazino-benzotiazol

14,7 g 7-amino-2,4-diklér-6-fluor-benzotiazolt 128 ml
tomény sésavban oldunk, és az oldatot 30 percig szobahSmér-
sékleten keverjik. Eutdn -5°C-ra hdtjik, és nagyon lassan,
4,5 g natrium-nitrit 9,5 ml vizzel készilt oldatat csepeg-
tetjik hozz&. Az elegyet egy Orédn &t keverjik, majd -15°C-ra
hdtjuk. Ezen a hémérsékleten 31,5 g 6n(II)-klorid 19 ml td-
mény sdésavval készult oldatdt csepegtetjik hozza olyan sebes-
séggel, hogy a hémérséklet -8°C f6lé ne emelkedjen. Az ele-
gyet egy 6ran &t keverjik, majd ndtrium-karbonattal - hités
kdzben - megluigositjuk, és metilén-dikloriddal extrahaljuk.
Az extraktumot magnézium-szulfdton szdritjuk és bepdroljuk.

Hozam: 7.8 g (az elméleti 50 %-a); op. 162-180°C.

2-(2,4-Diklér-6-fluor-benzotiazol-7-i1)-1,3,4,5,6,7~

hexahidro-2H-indazol-3-on

3 g 2,4-diklér-6-fluor-benzotiazol 15 ml ecetsavval ké-

szlilt oldatdhoz 1,9 ml etil-2-ciklohexanon-karboxilatot a-



dunk, és az elegyet 2 6rdn at visszafolyatds kdzben forral-
juk. Ezutdn az ecetsavat vdkuumban eltdvolitjuk, és a mara-
dékot oszlopkromatogrédfidsan tisztitjuk.

Hozam: 0,21 g {(az elméleti S5 %-a); op. 191-197°cC.

6.01 példa {(G) eljéras)

3-(2,4-Diklér-6-fluor-benzotiazol-7-i1)-5-(1,1-dimetil-

-etil)-1,3,4-oxadiazol-2(3H)-on

1,4 g 2,4-diklér-6-fluor-7-[N-(2,2-dimetil-propanoil) -
-hidrazino] -benzotiazolt 8 ml 20%-os toluclos foszgén-oldat-
ban oldunk, és az oldatot 8 6réan &t 100°C-on melegitjik. Le-
hdtés utdn a toluolt vékuumban eltdvolitjuk, és a maradékot
metilén-dikloridban felvesszik. Az extraktumot vizes natrium-
-hidrogén-karbonat-oldattal és vizzel mossuk, magnézium-szul-
fdton szaritjuk és bepdroljuk. A maradékot izopropanol és di-
izopropil-éter elegyébdl Atkristdlyositjuk.

Hozam: 0,5 g (az elméleti 40 %-a); op. 157-158°C.

A kiinduldsi anvag elbfdllitédsa

2.4-Diklér-6-fluor-7-[N-(2,2-dimetil-propanoil)-hidra-

zino] -benzotiazol
4,8 g 2,4-diklér-6-fluor-7-hidrazino-benzotiazol 38 ml

toluollal készilt oldatdhoz 2,6 ml trietil-amint adunk, majd
2,4 ml pivaloil-kloridot csepegtetlink. Az elegyet szobahd-
mérsékleten 2 6ran at keverjuik. Ezutédn etil-acetattal extra-
haljuk, vizes natrium-hidrogén-karbondt-oldattal és vizzel
mossuk, magnézium-szulfdton szaritjuk, majd beparoljuk. A

maradékot oszlopkromatogrdfidsan tisztitjuk.



Hozam: 1,36 g (az elméleti 21 %-a); op. 184-185°C.
A kédvetkezd példdk a taldlmény szerinti vegylletek al-

kalmazdsi lehetdségeit mutatjdk be.

A) alkalmazési példa

Uveghdzban, a feltlintetett ndévényfajtdkat kikelés utén
a megadott, taldlmény szerinti vegyuletek 0,03 kg hatda-
nyag/ha mennyiségével kezeltlk. A taldlmény szerinti vegyu-
leteket egyenletesen a ndvényekre permeteztik. A kezelés
utdn két héttel a taldlmdny szerinti vegylletek a Triticum
(TRZAX) és a Brassica (BRSSS) buzafajok esetében nagy sze-
lektivitast és kitind gyomirtd hatdst mutattak. Az osszeha-
sonlité anyag nem volt ilyen hatékony és nem mutatott ilyen

nagy szelektivitést.

Vegyulet BRSSS TRZAX GALAP VERPE
1.02 - - 3 -
1.01 0 0 3 4
3.01 0 1 3 -
3.02 1 0 3 -
4.03 1 0 3 -
Kezeletlen 0 0 0 0
Osszehasonlitd

anyag:

Oxadiazon 2 1 2 2



Bayer kéad:

0 = nincs k&rosodas
BRSSS = Brassica sp. 1 = 1-24%-os ké&rosodés
TRZAX = Tritium aestivum 2 = 25-74%-o0s ké&rosodéas
GALAP = Galium aparine 3 = 75-89%-o0s karosodas
VERPE = Veronica persica 4 = 90-100%-0os ké&rosodés

B) alkalmazdsi példa

Uveghédzban a kdvetkezd tédblazatban feltuntetett vegyl-
leteket az adott mennyiségben alkalmaztuk. A hatdanyagokat a
viz felszinére pipettdztuk. A vizsgdlanddé névények, amelye-
ket kikelés el8tt kezeltlink, 1-3 leveles &llapotd ORYSA,

CYPDI és MCOVA voltak.

A taldlmédny szerinti vegyluletek nagy hatést mutattak a
CYPDI és MOOVA fajokkal szemben, amelyek fontos rizs-gyomok,

és ez a hatéds j6 szelektivitédssal parosult.



Vegyllet Vizes alkalmazds (kg/ha) ORYSA CYPDI MOOVA
1.03 0,25 | 0 3 3
1.01 0,25 0 4 4
4.02 0,25 0 4 4
2.01 0,25 0 4 3
4.01 0,25 0 3 4
1.04 0,25 0 4 3
1.02 0,25 0 4 -
3.01 0,125 0 4 4
3.02 0,125 0 4 4
4.03 0,125 0 4 4
Kezeletlen 0 0 0
Bayer kdéd:

ORYSA = Oryza sativa 0 = nincs k&rosodés
CYPDI = Cyperus difformis 1 = csekély k&rosodas
MOOVA = Monochoria wvaginalis 2 = kbOzepes kérosodas

3 = jelentds karosoddas

4 = teljes pusztulés

Osszahasonlitd példa

Uveghdzban a feltlnetett ndvényfajokat kikelés utan, a

megadott vegylletek 0,01 kg hatdanyad/ha mennyiségével ke-



zeltik. A vegyuleteket 500 l/ha vizes emulzidé forméjéban
permeteztik egyenletesen a noévényekre. Két nappal a kezelés
utdn a taldlmény szerinti vegyllet a buiza (TRZAX) és (BRSSS)
esetében nagy szelektivitdst a gyomokkal szemben kitiné ha-
tékonysdgot mutatott. Az Osszehasonlitd anyag nem mutatott

ilyen magas szelektivitdst és hatékonysé&got.

Vegyulet TRZAX GALAP POLLS VERPE VIOSS

a jelen taldlmdny
1.10 példédja szerinti 0 4 4 4 3
O6sszehasonlité:

az EP 0373 461

10. példédja szerinti 0 2 2 3 2
Bayer koéd:

TRZAX = Triticum aestivum 0 = nincs karosodés
GALAP = Galium aparine 1 = 1-24%-0s ké&rosodés
POLLS = Polygunom Sp. 2 = 25-74%-0s karosodas
VERPE = Veronica persica 3 = 75-89%-0s ka&rosodéas
VIOSS = Viola sp. 4 = 90-100%-0s kéarosodés



SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (I) &ltalénos képletd helyettesitett bezotiazol-

-szarmazékok, amelyekben

X hidrogénatom, fluor- wvagy kldératom,

Y hidrogénatom, fluor- vagy brdématom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport vagy 1-6 szénatomos halogén-alkil-
-csoport,

Z a zl-78 képletd és dltaldnos csoportok egyike,
amelyekben

U és V oxigén- vagy kénatom;

n értéke 0 vagy 1;
W metiléncsoport vagy kénatom;
r1 1-6 szénatomos alkilcsoport; és

R2 és R3 azonos vagy kulénbdézd és hidrogénatom vagy
metilcsoport.
2. (II) 4ltaldnos képletd benzotiocazol vegylletek, a

képletben
R amino-, ciandto-, tiociandto-, hidrazino- vagy nitrocso-

port,
X hidrogénatom, fluor- vagy klératom; és
Y hidrogénatom, fluor- vagy brdématom, 1-6 szénatomos alkil-

csoport vagy 1-6 szénatomos halogén-alkil-csoport,
azzal a megkdtéssel, hogy amikor R amino- vagy nitrocsoport,
X fluoratomot jelent,

mint herbicid vegyliletek el8&llitdsdnak kdzbensd termékei.
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3. Herbicid készitmény, amely az 1. igénypont szerinti
vegylUletet hordozdékkal és higitdanvagokkal egyutt tartalmaz-
za.

4. Eljérés gyomok irtdsdra, azzal jellemezve, hogy az

1. igénypont szerinti vegylleteket a gyomokra vagy azok eld-

forduldsi helyére felvisszik.
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