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Srodek do hamowania wzrostu roslin

Przedmiotem wynalazku jest srodek do hamowania wzrostu ro$lin, zwtaszcza o wtasciwosciach chwastob6j-
czych, ktéry jako substancje czynng zawiera co najmniej jedng pochodna 5-nitropirymidyny o ogéinym wzorze
1, wktérym R; oznacza reszte alkilowq o 1—6 atomach wegla, reszte alkenylowa o nie wiecej jak 5 atomach
wegla, nizsza reszte cykloalkilowa, alkoksyalkilowa, cyjanoalkilowa lub hydroksyalkilowa, symbol R, iR,,
kazdy, niezaleznie, oznacza atom wodoru lub reszte alkilowa, o 1—4 atomach wegla, R, oznacza niZszq reszte
alkilowg lub cykloalkilowa i Rs oznacza atom wodoru lub nizszq reszte alkilowa, chlorowcoalkilowg, alkoksylo-
wy, alkiloaminowg lub dwualkiloaminowg lub atom chlorowca, ewentualnie w postaci soli addycyjnej z kwasem
nieorganicznym lub organicznym,

Pewne sposréd pochodnych 2,4-dwu(podstawionych przy grupie aminowsj)pirymidyn sa wymienione we
francuskim opisie patentowym nr 1 572 620 jako zwiazki o wtasciwosciach grzybobdjczych i owadobéjczych,
W holenderskim wy#tozeniowym opisie patentowym nr 1572620 sq wymienione podstawione pirymidyny jako
zwigzki o wtasciwoséciach grzybobéjczych zwtaszcza wobec fitopatogennych grzybéw roslin owocowych i wa-
rzyw, w hiemieckim opisie patentowym DOS 2223644 s3 oméwione 2-alkilotio-5-nitro-4 6 -dwuaminopirymidyny
jako zwiazki chwastobéjcze i hamujace wzrost roslin,

Substancje czynne srodka wedtug wynalazku jak i jej sole addycyjne z kwasami wykazujg nieoczekiwany
wptyw hamujacy na metabolizm roslin bez powodowania takich uszkodzen roslin jakie wywotywane s przez
substancje chwastobojcze stosowane po wzejsciu roslin i dlatego tez pod tym wzgledem znacznie przewyzszaja
wiasciwosci zwigzkéw wymienionych w niemieckim wytozeniowym opisie patentowym DOS nr 2223644

- Jako ni2sze reszty alkilowe we wzorze 1, odpowiednie sa reszty o prostym lub rozgatezionym tancuchu
Zawierajgce 1—6 atomow wegla, jak np. reszta metylowa, etylowa, n-propylowa, izopropylowa, n-butylowa,
izobutylowa, |l+zed,butylowa, |ll-rzed.butylowa, n-pentylowa, n-heksylowa iizomeryczne reszty alkilowe
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0 5—6 atomach wegla. Nizsze reszty alkilowe o 1 wzglednie 2—6 atomach wegla o prostym lub rozgatezionym
taricuchu weglowym stanowiq réwniez czesé alkilowa podstawnikéw alkoksylowych, chlorowcoalkilowych,
hydroksyalkilowych, cyjanoalkilowych i alkiloaminowych.

Jako reszty alkenylowe we wzorze 1, odpowiednie sq reszty o prostym lub rozgatezionym taricuchu
weglowym, zawierajace 3—5 atoméw wegla, jak np. reszta propenylowa, butenylowa, pentenylowa, a 2wtaszcza
alkilowa, metallilowa, 3-metylobutenylowa lub n-butenylowa.

Jako reszty cykloalkilowe odpowiednie s3 reszty o 3—6 atomach wegla w plericloniu jak np. reszta
cyklopropylowa, cyklobutylowa, cyklopentylowa i cykloheksylowa.

Jako reszty chlorowcoalkilowe odpowiednie s zwtaszcza takie jak reszta tréjfluorometylowa i tréjchloro-
metylowa, a spo$réd chlorowcéw zaréwno fluor, chlor, brom i jod.

Sposréd soli addycyjnych wymienia sie sole z kwasami nieorganicznymi i mocnymi kwasami organicznymi,
jak zwfaszcza z kwasami chlorowodorowym, bromowodorowym, fluorowym, siarkowym, azotowym, fluorobo-
rowym (HBF,), nadchlorowym, metylo- lub etylosiarkowym, kwasem chlorowcobenzoesowym, tréjchloroocto-
wym i aromatycznymi kwasami sulfonowymi, takimi jak kwas metanosulfonowy lub p-toluenosulfonowy.

Szczegdinie korzystng substancje czynng srodka wedtug wynalazku stanowia te zwiazki o wzorze 1,
w ktérym R, oznacza reszte alkilowg o 2—6 atomach wegla, reszte cykloalkilowa o 3—5 atomach wegla lub
reszte alkenylowg 0,3 lub 4 atomach wegla, R, oznacza atom wodoru, R; oznacza atom wodoru lub grupe
metylowa, R, oznacza grupg metylowa, etylowg lub izopropylows, a R; oznacza reszt¢ metoksylowa, metylows,
lub etylowa, tréjfluorometylowq lub tréjchlorometylowa, a zwtaszcza metylowa.

Szczegélnie korzystng substancjge czynng srodka wedtug wynalazku stanowig réwniez te zwiazki o wzorze
1, w ktérym umiejscowione w potozeniach 4 i 6 podstawione reszty aminowe s niejednakowe i/lub co najmniej
eden z symboli R, lub R, oznacza rozgateziona reszte alkilowa o 3—5 atomach wegla,

Substancje czynne $rodka wediug wynalazku oddziatywuja w rozmaity sposéb na wzrost roslin, jak
hamujaco, opézniajagco, a przede wszystkim uniemozliwiaja kietkowanie. Pochodne pirymidyny o ogéinym
wzorze 1, stosowane s w ogélnie przyjetych ilosciach i jak nizej podano nie wykazujq toksycznego dziatania na
rosliny po ich wzejsciu, ale hamujq wzrost wzdtuzny roélin r6Znych gatunkéw i sprzyjaja stanom spoczynku
paczkéw. Przy stosowaniu substancji czynnej w bardzo wysokich dawkach rzedu ponad 10 kg/1 hektar rofliny
moga ulegaé rozmaity m uszkodzeniom nawet po ich wzejsciu, a nawet i zmarnieg.

Niektére sposréd zwigzkdw okreslonych wzorem 1, wykazujq poza tym réwniez i wiasciwoséci grzybobdj-
cze, zwtaszcza wobec grzybowych wyrosli pochodzenia roélinnego.

Nowe substancje czynne sa szczegélnie odpowiednie w zabiegach przeprowadzanych na zbozu i runi.
W przypadku zb6% zostaje zahamowany wzrost wzdiuzny bez zmniejszenia plonu inp. jesli po wzejsciu roslin
takich jak pszenica jara, 2yto, owies i ryZ (rosliny w stadium dwuliéci) traktuje sig je 0,06% zawiesing co najmniej
jednego z nastgpujacych substancji czynnych, jak
2-metylo-4-etyloamino-6-(3’ pentyloamino)-6-nitropirymidyna;
2-metoksy -4,6-dwu-etyloamino-5-nitropirymidyna;
2-metylo4,6-dwu-(etyloamino)-5-nitropirymidyna.
2-metoksy -4-(3'-penty loamino) -5-nitro-6 ety loaminopirymidyna;
2-metylo-4-(2' penty loamino) -6-ety loamino-6-nitropirymidyna
i 2-chloro-4 6-dwu-{izopropyloamino) -5-nitropirymidyna;
to po uptywie 21 dni stwierdza si¢ 50—60% zahamowanie wzrostu wzdfuinego, ale rodliny sq silne i clemnozielo-
ne, Podobne wyniki uzyskuje si¢ w przypadku roélin ozdobnych jak np. Impatiens spp., Chrysanthemum i Soia,
po potraktowaniu 0,1% zawiesing substancji czynnej. | wtym przypadku stan roslin doswiadczainych po
dokonanym zabiegu jest réwniez dobry. Po zabiegu dokonanym na uprawie runi, wzrost wzdtuzny rozkrzewlo-
nych roélin zostaje opdZniony, przy zwigkszeniu rozkrzewiania. Chwasty wystepujace w runi, jak np. silnie
i szybko wysiewajace sig Poa annua, mniszek pospolity, roéliny babkowate (Plantaginaceas), oset itp., po
dokonanym zabiegu zostaja usunigte z runi w wyniku silnego zahamowania ich kietkowania i wzejécia. Zahamo-
wanie wzrostu wzdtuZnego mieszanki murawy, ztozonej z Poa pratensis, Festuca ovina, Festuca rubea i Lolium
wynosi 30—70% po zastosowaniu substanc]i czynnej w ilosci b kg na 1 hektar.

Srodek wedtug wynalazku moze byé réwniez stosowany jako regulator wzrostu dla zmniejszenia ilosci
Plonu lub rozrzedzenia rozmieszczenia owocéw, albo do zrywania owocéw, np. w przypadku roslin cytrusowych
lub do opéznienia kwitnigcia jak réwnie: jako srodek defoliacyjny oraz zapobiegajacy wzrostowi pedéw
bocznych np. tytoniu, pomidoréw, roglin ozdobnych, winorosli (vitis vinifera L.).

Do wyZej wymienionego celu szczegélnie odpowiednie jest pie¢ uprzednio wymienionych zwiazkéw.
Nalezy zwtaszcza podkresli¢ zdolnosé tych zwigzkéw do hamowania wzrostu pedéw bocznych roslin tytoniu
i hamowania wzrostu pgdéw magazynowanych bulw, np. bulw roslin ozdobnych, kartofli lub cebuli. Nitropirymi-
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dyny stanowiqce substancje czynng srodka wedfug wynalazku zastosowane w niewielkich i'o$ciach powoduja Ze
potraktowane ro§liny wykazujg wigkszq odporno$é na susze, mréz i wigksze zasolenie gleby, jak réwniez moga
zwigkszyé ilo$é cukru w trzcinie cukrowe;j. ’

Srodek wedtug wynalazku mozna jednak stosowaé réwniez jako $rodek chwastobsjczy przed wzejsciem
roélin w ré2nych uprawach, jak zboZa, kukurydzy, ryzu, bawetny soi, sorgo, burakéw cukrowych, ziemniakéw,
fasoli orzechéw ziemnych itp. srodek ten stosuje sie w réznych ilosciach w zaleznosci od okresu stosowania,
zazwyczaj w ilosci 0,1—10 kg substancji czynnej na 1 hektar w przypadku zabiegu dokonywanego po wzejiciu
rodlin, adla upraw runj zwtaszcza w ilosci do 5 kg na 1 hektar. W celu odchwaszczania watéw kolejowych,
terenéw pod instalacje fabryczne oraz ulic itp., zazwyczaj stosuje sie 30 kg substancji czynnej na 1 hektar.

Przewaajaca ilo$¢ zwiazkéw okreslonych wzorem 1 i wymienionych przyktadowo w nizej podanej tablicy
11, stanowigcych substancje czynng srodka wedtug wynalazku jest zwiazkami nowymi nieopisanymi dotychczas
w literaturze, dotychczas znano zaledwie kilka takich zwiazkéw, tj. takie o wzorze 1, w ktérym Ry oznacza
wodér lub reszte metylowa, aréwnoczeénie R, i R; oznaczaja atomy wodoru z tym, 2e R; i R, oznaczajg
jednakowe niZsze reszty alkilowe tj. reszte metylowa lub |11+zed.-butylowq. Spos6b wytwarzania tych znanych
zwiazkéw podany jest w J.Chem.Soc. 1970 str. 494; 1965 str. 3770 i w J App.Chem. 74 (1954).

Szczeg6inie aktywnymi substancjami czynnymi s nowe 5-nitropirymidyny o wzorze 1, okreélone wzorem
2, w ktérym R’, oznacza reszte alkilowa o 1—6 atomach wegla reszte alkenylowg o nie wigcej jak 5 atomach
wegla, reszte cykloalkilowa lub nizszg reszte hydroksyalkilowg lub cyjanoalkilowa, R’, | R’; kaZde, oznacza
atom wodoru lub nizszg reszte alkilowa, R’y oznacza reszte alkilowg o 2—6 atomach wegla lub reszte
cykloalkilowg a R’s oznacza resztg metyloksylowaq, reszte alkilowg o 1—4 atomach wegla, reszte dwumetyloami-
nowa lub tréjchlorowcometylowq. Sposréd tych zwiazkéw wybitnie zwigkszong aktywnodcia charakteryzuja sie
te zwigzki o wzorze 2, w ktérym R’s oznacra ni2szq reszte alkilowa, zwtaszcza metylowg, R’; i R’y oznaczajq
reszte cykloalkilowe lub alkilowe, z ktérych co najmniej jedna ma rozgateziony taricuch weglowy a podstawione
reszty aminowe w pozycji 4 i 6 sq niejednakowse.

Nowe 5-nitropirymidyny o wzorze 2 mozna wytworzy¢ przez kolejne poddanie reakcji odpowiednie]
4 B-dwuchlorowco-5-nitropirymidyny o ogélnym wzorze 3, w ktérym R’s ma znaczenie takie jak okre$lone dia
wzoru 2, a Hal oznacza atom chlorowca, korzystnie chloru lub bromu, z amina o wzorze 4 i/lub o wzorze 5,
w ktérych to wzorach R’;, R’,, R’; i R’, maja znaczenie takie jak podane dla wzoru 2, prowadzonej w obecnoéci
srodka wigzgcego kwas i ewentualnie rozpuszczeinika i/lub rozciericzalnika. Przy uzyciu réznych amin o wyzej
podanych wzorach 4 i5, proces wymiany prowadzony etapami zalezy zaréwno od temperatury jak i czasu
trwania reakcji oraz ulytego rozpuszczalnika. Reakcje zazwyczaj prowadzi sie w temperaturze od —80°C do
+120°C, z tym, Ze reakcje wymiany pierwszego atomu chlorowca przeprowadza si¢ celowo w temperaturze od
—60°C do +20°C, a wymiane drugiego atomu chlorowca w temperaturze 10—50°C lub w wy2szej.

Jako rozpuszczalniki lub rozciericzalniki stosuje si@ w tych reakcjach wode, ketony, jak aceton lub
metyloetyloketon, eter i zwigzki typu eteru jak dioksan lub tetrahydrofuran, alifatyczne i aromatyczne weglowo-
dory i chiorowcoweglowodory, dalej nitryle, jak acetonitryl, N,N-dwualkilowane amidy, jak dwumetyloformamid
lub sulfotienki, jak dwumetylosulfotlenek, jak i mieszaniny tych rozpuszczalnikéw.

Jako srodek wigzacy kwas stosuje si¢ zasady nieorganiczne, takie jak zwtaszcza wodorotlenki, wodorowe-
glany i weglany- metali alkalicznych i-metali ziem alkalicznych., MoZna jednak réwniez stosowaé zasady
organiczne, jak trzeciorzegdowe aminy, takie jak tréjalkiloamina, dwualkiloamina, pirydyna i zasady pirydynowe.
Srodkiem wigzacym kwas moze byé réwniez nadmiar kaidej z uzytych do reakcji amin o wzorze 4 lub 5, ale
Zwiaszcza stosuje sie¢ wodorotlenek sodu lub wodorotlenek potasu.

Produkty posrednie otrzymane po wymianie jednego atomu chlorowca na reszte aminy o wzorze 4 lub 5,
stanowiace pochodne 4(6)-amino-6-(4) chlorowco-5-nitropirymidyny sa w przewazajacej czeéci zwigzkami nowy-
mi i,mozna je wyodrebnié ze §rodowiska reakcji w znany sposéb.

W celu wytworzenia pochodnych 4,6-dwuamino-5-nitropirymidyny o wzorze 2, w ktérych R’; oznacza
reszte dwumetyloaminowsg lub metoksylowa, jako produkt wyjsciowy stosuje sie pochodne 2 4 6-tréjchlorowco-
5-nitropirymidyny lub 2-alkilotio-4,6-dwuchloro-5-nitropirymidyny. Atom chlorowca wystepujacy w tych zwigz-
kach w potoieniu 4 i8 wymienia si¢ na reszte aminowg wedfug wyzej podanego sposobu, a chlorowiec
wystepujacy w potoieniu 2 otrzymanego zwigzku Zastgpuje sie resztg odpowiedniej aminy lub alkoholu,

Wy2ej opisane reakcje prowadzi si¢ w temperaturze 30—120°C, a jako srodek wigzacy kwas i rozpuszczaini-

ki albo rozciericzalniki stosuje si@ 2wiazki uprzednio wymienione.
_ Wymiang grupy RS w 2-alkilotio-4,6-dwuaminopirymidynie na resztg¢ RO za pomocg alkkoholanu, jak np.
metanolanu metalu alkalicznego w obecnosci rozpuszczalnika lub rozciericzalnika prowadzi sie zwtaszcza
w alkanolu takim jak ulyty alkanolan albo w dwumetylosulfotienku, 2-metoksyetanolu itp., w temperaturze
0—-120°C otrzy mujgc odpowiednia 4,6-dwuamino-5-nitro-2-alkoksypirymidyne.
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W celu wytworzenia soli addycyjnych, pochodne pirymidyny o wzorze 1, poddaje si¢ w znany sposéb
reakcji z kwasem nieorganicznym lub organicznym, zwtaszcza z mocnymi kwasaml takimi jak kwas chlorowco-
wodorowy, siarkowy, fluoroborowy, fosforowy, alkilosiarkowy itp.

Wiele sposréd produktéw wyijsciowych i posrednich stosowanych do wytwarzania nowej substancji czynnej
o wzorze 2, jest zwigzkami nowymi, nie opisanymi w literaturze idlatego tez witasciwosci tych zwigzkow
o wzorze 6, objasnionym w tablicy 1 podano niZej. Zwiazki te mozna wytworzy¢ wedtug metod przytoczonych
w jednym z dalej podanych przyktadéw. W tablicy 1 symbole t.t.lub t.wrz. oznaczajg odpowiednio temperature
topnienia i/lub temperature wrzenia w °C.

Wynalazek ilustruja podane przyktady, z ktérych przyktady |—Ill objasniaja sposéb wytwarzania substan-
cji czynnej, przyktad 1V i V wtasciwoéci chwastobdjcze substancji czynnej przy stosowaniu przed wzejéciem
roélin i po wzejsciu rodlin, natomiast przyktad VI spos6b wytwarzania niektérych postaci $rodka wedtug
wynalazku.

Przyk tad |. Do roztworu 60,09 2-metylotio-4,6-dwuchloro-5-nitropirymidyny, w 750 ml absolutnego
metanolu, w temperaturze okoto 35°C, bez chtodzenia, wprowadzono powoli 50 g etyloaminy w postaci
gazowej, PO czym mieszaning mieszano jeszcze w Ciggu 2 godzin w temperaturze pokojowej, a nastepnie
odparowano do sucha pod obnizonym ci$nieniem w temperaturze 45°C. Pozostatos¢ zawieszono w 500 m| wody,
po czym oddzielono od wody i przemyto wodq. Produkt przekrystalizowano z mieszaniny heksanu z pentanem
uzytych w proporcji jak 10 : 1. Otrzymana 2-metylotio-4,6-dwu-etanoloamino-5-nitropirymidyna wykazuje tem-
perature topnienia 130—131°C.

11,25 g 4,6-dwu-etyloamino-2-metylotio-5-nitropirymidyny zadano 200 ml absolutnego metanolu, po czym
dodano 20 ml tréjetyloaminy, a w koricu 3,2 g metylanu sodu rozpuszczonego w 50 ml absolutnego metanolu
i mieszajac utrzymywano w temperaturze 90°C pod chtodnicg zwrotng w ciagu 20 godzin, a nastepnie ochtodzo-
no do temperatury pokojowej. Roztwér wlano nastepnie do 2 litréw lodowej wody utrzymujac mieszaning
W temperaturze 25°C za pomoca dodania matej * ilosci lodu. Wytrgcone krysztaty odsaczono, przemyto woda
i suszono w ciagu 10 godzin w temperaturze 70°C nad KOH pod cisnieniem obnizonym za pomocy pompki
wodnej. Otrzymano 9,3 g 2-metoksy -4-dwu-etyloamino-5-nitropirymidyny o temperaturze topnienia 98—100°C.
Po rekrystalizacji z eteru izopropylowego otrzymano 26ttawe krysztaty o temperaturze topnienia 103—105°C.

Przyktad Il. Do roztworu 3,7 g 2,4,6-tréjchloro-5-nitropirymidyny w 50 ml etanolu, w temperaturze
0°C wprowadzono 3 g gazowej etyloaminy i roztwér utrzymywano w ciggu 30 minut w temperaturze 5—10°C
w koricu odparowano do sucha w temperaturze 30°C pod obnizonym cisnieniem, Pozostaty osad przemyto wodg
i wysuszono, Otrzymana 2-chloro-4,6-dwu-etyloaminopirymidyna wykazywata temperature topnienia
130—132°C. Jezeli metanolowy roztwér 2-chloro-4,6-dwu-etyloamino-5-nitropirymidyny ogrzewa sie w obecnos-
ci metylanu sodu, to postepujac wedtug drugiej czesci przyk tadu | otrzymuje sie 2-metoksy 4 ,6-dwu-etyloamino-
5-nitropirymidyne.

Przyktad Ill. 30g (0,114)2-metylomerkapto-4-etyloamino5-nitro-6-(3-pentyloamino)-pirymidyny
rozpuszczono w 400 ml metanolu, po czym do otrzymanego roztworu dodano 8,1 g (0,1514) metylano sodu
rozpuszczonego w 100 ml metanolu, razem z 20 ml trjetyloaminy. Mieszanine utrzymywano w stanie wrzenia
pod chtodnicg zwrotng w ciggu 16 godzin, po czym odparowano, zadano 200 ml wody , trzykrotnie wyekstraho-
wano eterem, ekstrakty eterowe wysuszono MgSO, , odsaczono i odparowano eter. Jako pozostatosé otrzymano
21,1 g 2-metoksy-4-etyloamino-5-nitro-8-(3-pentyloamino) pirymidyny o temperaturze wrzenia 162°C/0,001
tora. Wydajnos¢ reakcji wyniosta 74,5% wydajnosci teoretycznej.

. Analiza
Obliczono: 50,87% C 747% H, 24,72% N, — %S;
Znaleziono: 51,63%C, 7,66% H, 24,45% N, <0,3%S.

W podobny sposéb wytworzono zwiazki wymienione w tablicy 11, w ktérej okreslono znaczenie symboli
R; —R; dla poszczeg6inych zwigzk6w o wzorze 1 jak i wiasnosci fizyczne otrzymanych zwigzkéw. W tablicy tej
symbole t:t i t.wrz. oznaczaja odpowiednio temperature topnienia i temperature wrzenia w °C.

Przyktad IV. Okreslanie wasciwoéci chwastobéjczych substancji czynnej srodka wedtug wynalazku
przy zastosowaniu $rodka przed wzejsciem roslin.

A. Substancje czynng srodka wedtug wynalazku zmieszano ze skompostowang ziemig stosujac 32 mg
substancji czynnej na 1 litr ziemi, co odpowiada uzyciu substancji w iloéci 16 kg na 1 hektar,oraz w ilosci 8 mg
substancji czynnej na 1 litr ziemi, co odpowiada wartosci 4 kg substancji na 1 hektar. Ziemia tq wypetniono
doniczki o gtgbokosci 5cm, w ktérych wysiano badane nastgpujace rosliny: solanum lycopersianum, setaria
italica, Avena sativa, Lolium perenne, Sinapis alba i Stellaria media.

Doniczki utrzymywano w cieplarni w temperaturze 22—25°C przy 50—70% wilgotnosci wzglednej po-
wietrza, Po uptywie 20 dni przeprowadzono oceng uzyskanych wynikéw wed tug nastepujacej skali ocen:
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1 = rosliny obumarte
2-8 = kolejne stopnie zmniejszajacych sie uszkodzers
= rosdliny nieuszkodzone (kontrolne). _

B. Bezposrednio po wysianiu badanych roslin powierzchnie gleby w doniczkach spryskano wodng zawiesing
substancji czynnej, wytworzong z 25% proszku do spryskiwania. Doniczki utrzymywano w cieplarni w tempera-
turze 22—-25°C przy 50—70% wilgotnosci wzglednej powietrza. Ocene uzyskanych wynikéw przeprowadzono po
uptywie 28 dni.

Jako rosliny doswiadczalne zastosowano nastepujgce: chwasty, jak Cyperus esculentus, Lolium multiflo-
rum, Alopecurus myosuorides, Digitaria sanguinalis, Amaranthus docendens Setaria italica, Echinochloa crus galli
i Rotboellia exelt,

*a jako roéliny uprawne: soje (glyoine hyspida), bawetne (gossypium herbaccara), kukurydze (Zea Malis),
pszenice (Triticum vulgare), lucerng (Medigo sativa), ryz (Oryza), buraki cukrowe (Beta) isorgo (Sorghum
hybridum),

Oceng uzyskanych wynikéw przeprowadzono wedtug skali podanej w czesci A przyktadu, ztym, ze
substancje czynna stosowano w ilosci odpowiadajacej uzyciu 2 kg i 4 kg substancji na 1 hektar.

W wyniku przeprowadzonego badania stwierdzono wybitne chwastobéjcze dziatanie $rodka wedtug
wynalazku na wyzej wymienione chwasty, przy nie uszkodzeniu ro$lin uprawnych.

Wedtug metody opisanej powyzej w czeéci przyktadu oznaczonej symbolem B, przebadano zwiazki
wymienione w tablicy Il przyktadu Ill, stosujac te zwigzki odpowiednio w ilosci 4 kg na 1 hektar i 2 kg na 1
hektar. Uzyskane wyniki przedstawiono w tablicach I11.i IV, przy czym tablica Il ilustruje wyniki uzyskane przy
postgpowaniu wedtug metody opisanej powyzej w czeéci przyktadu oznaczonej symbolem A, aw tablicy 4
wyniki dla postepbwania wedtug metody B, z tym ze w tablicy 4 wyniki uzyskane przy stosowaniu substancji
czynnej w ilosci 4 kg na 1 hektar podano przed przecinkiem, a wyniki uzyskane przy stosowaniu 2 kg substancji
czynnej podano po przecinku w odnoénych kolumnach.

Z przebadanych zwiazkéw, szczeg6lnie dobre wiasciwosci chwastobéjcze przy stosowaniu przed wzej$ciem
roslin wykazujg nastepujace:
2-chloro-4-izopropyloamino-6-pentylo-(3)-amino-5-nitropirymidyna,
2-chloro-4 ,6-dwu-izopropyloamino-5-nitropirymidyna,
2-metoksy 4,6-dwu-etyloamino-5-nitropirymidyna,
2-metoksy -4-11 rzed -butyloamino-6-metyloaminc-5-nitropirymidyna,
2-metoksy -4-etyloamino-6-111tzed-butyloamino5-nitropirymidyna,
2-metoksy 4 ,6-dwu-izopropyloamino-5-nitropirymidyna,

2-metoksy-4-11 +zed-butyloamino-6-etyloamino-5-nitropirymidyna,

2-metoksy 4-pentylo-(3)-amino-6-etyloamino-5-nitropirymidyna,
2-metylo-4-pentylo-(3)-amino-6-etyloamino-6-nitropirymidyna,
2-metoksy 4-izopropyloamino-6-pentylo-(3)-amino-5-nitropirymidyna,
2-dwumetyloamino-4-izopropyloamino-6-pentylo-(3) -amino-5-nitropirymidyna
i odpowiednie 2-izopropylo- i 2-tréjfluorometylo-pirymidyny.

Przy ktad V, Okreélenie wtasciwosci chwastobéjczych substancji czynnej srodka wedtug wynalazku
przy zastosowaniu srodka po wzejsciu roslin,

Niektére spoéréd substancji czynnych érodka wedtug wynalazku wykazuja zdolno$é zwalczania chwastéw,.
przy stosowaniu po wzejsciu roslin i rozwigzania problemu chwastéw Avena Fatua (dziki owies) w uprawach zbéz
takich jak pszenica, jeczmier i owies i w zwiazku z tq wtaéciwoscia znacznie przewy2szaja 2-metylotio4{-pentylo-
-(3)-amino]-6-izopropyloamino-5-niropirymidyny opisane w niemieckim wy foZeniowym opisie patentowym DOS
2223 644, jak iester etylowy kwasu N-benzoilo-N-(3',4’,-dwuchlorofenylo)-2-aminopropionowego znany pod
nazwg ,Suffix", Powyisze wtaéciwosci wykazuja zwtaszcza 2-metylo-4-[pentylo-(3) amino]-6-etyloamino5nit-
ropirymidyna stanowiaca nowa substancje czynna srodka wed tug wynalazku — okreslona nr 62 w tablicy 2.

Badania aktywno$ci chwastobdjczej przy stosowaniu $rodka wedtug wynalazku po wzejsciu roslin
przeprowadzono na chwastach Avena fatua w zbozach. Rosliny zb62 i chwastu Avena fatua wysiano w réznych
doniczkach o wymiarach 18—18—20 cm i utrzymywano w cieplarni w temperaturze 15—17°C az do osianigcia
stadium 2 lisci, po czym rosliny hodowano dalej w temperaturze dziennej 15—20°C i nocnej 5—-7°C a do
osiggnigcia stadium 3 lub 4 lisci. Po uzyskaniu rodlin w stadium 3—4 lisci spryskano rosliny iglebe wodnq
Zawiesing substancji czynnej stosujac w tych badaniach 5 réznych stezen substancji czynnej. Rosliny utrzymywa-
no dalej w temperaturze dziennej 16—20°C i po uptywie 66 dni od dokonanego zabiegu przeprowadzono oceng
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uzyskanych wynikéw.

Badania przeprowadzono przy stosowaniu zbdéz, jak pszenica /pszenica twarda, gatunku ,Probus’
i ,.Zenith"’, oraz chwastu Avena fatua (typ Francja, Szwajcaria i Maroko). .

Uzyskane wyniki przedstawiono w tablicy 5 gdzie symbol A oznacza substancje czynna $rodka wedtug
wynalazku oznaczono nr 62 w tablicy 2, symbol B oznacza 2-metylotio-4-[pentylo-(3)-amino]-6-izopropyloami-'
no-5-nitropirymidyne znang z niemieckiego wy+toZeniowego opisu patentowego DOS 2 223 644, symbol C
oznacza ,Suffix’” — stanowiacy znang substancje poréwnawczg. Substancje czynne stosowano w iloiciach: 8, 4,
2, 1i0,5kg na 1 hektar co odpowiada ilosciom: 0,8; 0,4; 0,2;, 0,110,059 na 1 m?. Ocene przeprowadzono
wed tug skali: .

1 = rosliny catkowicie obumarte _

9 = rosliny nieuszkodzone (stan normalny zgodny z kontrola)

1—8 = kolejne stopnie uszkodzeri.

Jak wynika z przedstawionych danych zwigzek A w poréwnaniu ze znanymi zwiazkami B i C tolerowany
jest réwnie dobrze a nawet i nieco lepiej przez wszystkie gatunki pszenicy, przy czym wykazuje wyraznie lepsze
dziatanie chwastobéjcze wobec réznych typéw chwastu Avena fatua.

Przyktad VI. Wytwarzanie $rodka wedtug wynalazku. Srodek wedtug wynalazku wytwarza sie
wedtug ogélnie znanych metod, przez staranne zmieszanie substancji czynnej o wzorze 1, z odpowiednim
nosnikiem ewentualnie przy dodaniu obojetnych wobec substancji czynnej rozpuszczalnikéw lub zawiesin.
Srodek moze byé wytwarzany w postaci preparatéw statych, jak proszki do rozpylania, rozsiewania, granulaty,
granulaty z otoczkg, granulaty napawane igranulaty jednorodne, albo w postaci koncentratéw zdolnych do
tworzenia zawiesin w wodzie, takich jak proszek zwilzalny, pasty i emulsje lub w postaci ciektych preparatéw,
jak roztwory. Wszystkie wymienione wyzej preparaty wytwarza sie wedtug ogélnie znanych zasad. Srodek
wedtug wynalazku moze réwniez zawieraé inne biologicznie czynne substancje, jak substancje owadobéjcze,
grzybobdjcze, bakteriobojcze, bakteriostatyczne lub nicieniobéjcze, w celu poszerzenia zakresu biologicznego
dzjatania.

ZastrzeZenia patentowe

1. Srodek do hamowania wzrostu ro§lin zwtaszcza o wtasciwosciach chwastobéjczych, znamienny
ty m, Ze jako substancje czynna zawiera co najmniej jedng pochodng 5-nitropirymidyny o ogélnym wzorze 1,
w ktérym R; oznacza reszte alkilowa o 1—6 atomach wegla, reszte alkenylowa o nie wigcej jak 5 atoméw wegla,
nizsza reszte cykloalkilowa, alkoksyalkilowa, cyjanoalkilowa lub hydroksyalkilowa, symbol R, i R, kaidy,
niezaleznie, oznacza atom wodoru lub reszte alkilowa o 1—4 atomach wegla, R, oznacza niZsza reszte alkilowg
lub cykloalkilowa, a R; oznacza atom wodoru lub nizsza reszte alkilowa, chlorowcoalkilowg alkoksylowa,
alkiloaminowq lub dwualkiloaminowq, albo atom chlorowca, ewentualnie w postaci soli addycyjnej z kwasem
nieorganicznym lub organicznym,

2. Srodek wed+tug zastrz.,1,znamienny ty m, Ze jako substancje czynng zawiera 2-metylo-4{pentylo-
~(3)-amino]-6-etyloamino-5-nitropirymidyne.

3. Srodek wedtug zastrz. 1,znamienny ty m, Ze jako substancje czynna zawiera 2-chloro-4 {zopropy:
loamino-6-pentylo-(3)-amino-5-nitropirymidyne.

4, Srodek wedtug zastrz.1,znamienny ty m, ze jako substancje czynngq zawiera 2-chloro4,6-dwu-
izopropyloamino-5-nitropirymidyne.

Tablica 1
A B C Wtasnosdcei fizyczne
o] . Cl SCH,  t1.58-60°
C,HyNH— cl CH, t.t.61-63°
3-pentylo-NH- Cl CH, 1.t 42—-44°
1l-rzed.,C,H, —NH— cl H t.wrz.87/0,001 tora

i—C, H,-NH cl cl 11.72-74°
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Tablica 3
£ E - o
Zwiazek Stezenie 2 2 o S a kS
kg/ha 3 2 2 ® c s
nr 9 3 3 b 3 (7 & ,
28 16 2 1 7 3 8 6
33 16 2 i 3 1 3 1
36 16 2 1 3 2 5 1
43 16 7 1 6 1 8 9
49 16 4 2 6 3 7 6
62 16 - - 1 — 2 —
62 4 - 1 2 - 4 2
Tabiica 4
Rodliny uprawne Chwasty
Zwigzek g ‘E = _ € "8" g g " g' .
nr E e § 3 8§ 5§ & S £ 5 ¢
3 , S 5 8 £ 3 3 ¥ E 3 , g © 8
z & ~ I e £ 3 3 3 s 5§ 32 = 8 =
5 c > > > S e 3 € = 5 © 8 Q
.o r © e 2 2 5 ‘c = S 5 § 8 5 = g £
g £ = 3 & 2 2 § 8 & 2 8§ 5 B F £ &
B & 8 2 3 & £ & 3 & A < a <« 3 W«
13 6,7 99 99 68 67 66 68 99 1 88 77 13 34 26 23 43
33 49 79 78 11 27 88 99 79 89 9 23 22 11 1,1 11 11 11
36 67 99 79 12 38 22 37 99 99 9 12 11 11 22 11 11 11
38 99 99 99 66 47 88 57 99 33 23 22 34 12 11 ,
43 99 99 29 34 6,7 88 99 99 99 35 23 13 22 7,7 12 6]7
47 89 99 99 45 99 99 99 89 . 33 22 23 59 47 22 68
58 89 99 99 26 69 89 78 78 8 26 28 11 34 45 12 24
59 79 99 99 66 88 89 38 79 78 78 22 34 28 23 66
62 22 79 99 33 26 78 56 b6 8 12 11 11 11 1,1 11 22
63 37 78 99 77 12 36 23 68 7 12 1,4 11 12 11 11 2,2
Tablica b
Rosliny uprawne (pszenica) Avena fatua
Stezenie Twarda ,.Zenith” .,Probus’’ Francja: .’ Szwajcaria Maroko
kg/ha 8421 05 8421 05 8421 05 8421 05 8421 05 8421 06
. Zwigzek
A .8 9 9 9 9 9 9 9 9 9 6 9 9 9 9 11 1 11 11 2 6 6 11 2 2 2
B 4 4 6 8 9 8 8 9 9 9 4 6 79 9 1 2 2 4 4 1 3665 7 1 22 3 b5
C 6 7 9 9 9 9 999 9 7 9 99 9 3 46 6 9 1 37 9 9 4 4 4 9 O
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