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Przedmiotem wynalazku jest $rodek chwastob6j-
czy i spos6bb wytwarzania jego skladnika aktywne-
go wybranego z grupy nowych pochodnych N-ary-
lobenzamidéw, ktére jak to stwierdzono sg sku-
teczne chwastobéjczo.

Stosowanie srodk6w chwastob6jczych do selek-
tywnego zwalczania wzrostu niepozadanych roslin
w uprawach przeznaczonych do spozywania przez
ludzi i zwierzeta domowe, jest powszechnie zna-
ne. Jednak, ze stalym stosowaniem chemicznych
$§rodké6w chwastobdjczych zwigzanych - jest szereg
probleméw, takich jak skazenie $rodowiska, tole-
rancja upraw, odporno$é chwastéw a takie pro-
blemy ekonomiczne. W zwigzku z tym, kontynu-
owane s poszukiwania nowych §rodkéw chwasto-
bojczych, ktérych stosowanie jest optacalne i kté-
re sg selektywnie toksyczne w stosunku do niepo-
Zadanych roslin.

~Znanych jest wiele réznych benzamidéw. Np.
Ward w opisie patentowym Stanéw Zjednoczonych
Ameryki nr 4141 984 ujawnia rézne tiadiazoliloben-
zamidy o dzialaniu chwastob6jczym. Nastepnie,
‘Kaplan i wsp. opisuja 'w opisie patentowym Sta-
néw Zjednoczonych Ameryki nr 4189 485 serie 2-

-metoksybenzamidéw, o ktérych twierdza, ze wy-.

Mh’;zuja aktywno$é farmakologiczna.

Stwierdzono, ze skutecznymi $rodkami chwasto-
béjezymi sa pochodne N-arylobenzamidu o wzo-
rze rlnym 1, w ktérym Z oznacza atom tlenu
lub sfarki, R! oznacza atom wodoru lub chlorow-
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ca, grupe alkilowa o 1—4 atomach wegla lub gru-
pe alkoksylowa o 1—4 atomach wegla, R? oznacza
atom wodoru lub chlorowea, grupe alkilowa o 1—4
atomach wegla, grupe alkoksylowg o 1—4 atomach
wegla, grupe alkilotiolowa o 1—4 atomach wegla
lub grupe trojfluorometylowy, R® oznacza atom
wodoru lub chlorowca, grupe alkilowa o 1—4 ato-
mach wegla, grupe alkoksylowga o 1—4 atomach
wegla lub grupe alkilotiolowa o 1—4 atomach we-
gla, przy czym jesli jeden z podstawnikéw R!, R?
lub R? oznacza grupe alkilows, wéwczas jeden lub
dwa pozostale oznaczaja inne podstawniki niz atom
wodoru, oraz, ze jezeli R? oznaeza grupe trojfluo-
rometylows, wowczas jeden ‘lub aba podstawniki
R! i R® oznaczaja inne podstawniki niz atom wo-
doru; R* oznacza grupe arylowg o wzorze 3, wzo-
rze 4, wzorze 5 lub wzorze 6, w ktérych to wzorach
A oznacza grupe CH lub atom azotu, B oznacza
grupe CH lub atom azotu, przy czym je§li jeden
z podstawnikéw A lub B oznacza grupe CH, woéw-
czas pozostaly jest atomem azotu, X oznacza gru-
pe NH albo atom tlenu lub atom siarki, R ozna-
cza atom wodoru lub grupe alkilowg o 1—4 ato-
mach wegla, R® oznacza atom wodoru, grupe o wzo-
rze 7 lub grupe o wzorze 8, w ktérych to wzorach
y oznacza liczbe catowity 0—5, R¢ R7 i R® oznacza-
ja niezaleznie od siebie atom wodoru, grupe al-
kilowa o 1—]13 atomach wegla, grupg chlorowco-
alkilowa o 1—13 atomach wegla, grupe alkenylo-
wa o 2—13 atomach wegla, grupe alkinylowg o 2—
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—13 atomach wegla, grupe alkilowg o 1—6 ato-

mach wegla podstawiong grupa alkoksylowa o 1—4°

atomach wegla, grupe alkilowg o 1—6 atomach
wegla podstawiong grupg alkilotiolowg o 1—4 ato-
mach wegla, grupe alkoksylowa o 1—6 atomach
wegla, grupe alkilowa o 1—6 atomach wegla pod-
stawiong grupa alkanoilooksylowa o 2—4 atomach
wegla, grupe alkilotiolowa o 1—6 atomach wegla
lub grupe o wzorze 9 albo grupe o wzorze 10, w
ktérych to grupach m oznacza liczbg calkowita 0—
—4, n oznacza 0 lub 1, R® i R!® oznaczaja nieza-
leznie od siebie atom wodoru lub chlorowca, gru-
pe alkilowg o 1—4 atomach wegla lub grupe alke-
nylowa o 2—4 atomach wegla, Q! i Q? oznaczaja
niezaleznie od siebie grupe CH,, atom tlenu, atom
siarki, grupe CH, lub grupe CH,S, przy czym je$li
oba podstawniki Q! i Q? maja inne znaczenie niz
grupa- CHs, wéwczas y ma inne znaczenie niz O
z tym, %e RS .oznacza atom -wodoru jedynie wte-
dy, gdy R* oznacza grupe o wzorze 11, oraz R? i R?
maja inrie znaczenie niz atom wodoru, gdy R4 ozna-
¢za grupe o wzorze 2 lub grupe o wzorze 11 oraz
ich dopuszczalne ‘w rolnictwie sole.

Jedng z cennych ‘grup pochodnych benzamidow
sg zwiazki o wzorze ogbélnym, 1, w ktérym Z-ozna-
cza atom tlenu; R* oznacza grupe o wzorze 2, wWzo-

rze 3, wzorze 5 lub wzorze 6, w ktérych to wzo- °

rach R oznacza atom- wodoru, R® oznacza atom
wodoru, grupe o wzorze 7 lub grupe o wzorze 8,
w ktorych R® i R7 oznaczaja niezaleinie od sie-
bie atom wodoru, grupe alkilowg o 1—4 atomach
wegla, grupe alkenylowa o 2—4 atomach wegla
lub grupe alkinylowa o 2—4 atomach wegla, y
oznacza liczbe calkowita 0—4, R® oznacza atom wo-
.doru, grupe alkilowg o 1—13 atomach wegla, gru-
pe chlorowcoalkilowg o 1—13 atomach wegla, gru-
pe alkenylowg o 2—13 atomach wegla, grupe al-
kinylowg o 2—13 atomach wegla grupe alkilowg
o 1—6 atomach wegla podstawiong grupa alkoksy-
lowg o 1—4 atomach wegla, grupe alkilowg o 1—6
. atomach wegla podstawiong grupg alkilotiolowa
o 1—4 atomach wegla, grupe o wzorze 9 lub gru-
pe o wzorze 10, w ktérych to wzorach m oznacza
liczbe calkowita 0—4, n oznacza 0 lub 1 a R? i R1?
oznaczajq niezaleznie od siebie atom. wodoru lub
chlorowca, grupe alkilowa o 1—4 atomach wegla
lub grupg alkenylowa o 2—4 atomach wegla.

Korzystnymi z powyizszych zwigzkéw o wzorze
ogélnym 1 sg zwigzki spelniajgce jedno lub wie-
cej ponizszych wymagan:

(@) Z oznacza atom tlenu;

" (b) R oznacza atom wodoru;

(c) R! oznacza atom wodoru oraz R? i R} ozna-
czajq niezaleznie od siebie grupe alkoksylowg o 1—
—4 atomach wegla, grupe alkilowg o 1—4 atomach
wegla lub grupe alkilotiolowg o 1—4 atomach we-
gla, zwlaszcza podstawione w pozycjach 2 i 6;

(d) R! oznacza atom wodoru oraz R? i R3 ozna-
czaja niezaleznie od siebie grupe alkoksylowg o1—
—4 atomach wegla, korzystnie w pozycjach 2 i 6;

(e) R! oznacza atom wodoru, R? oznacza grupe
2-metoksylowg lub 2-etoksylowg a R3 oznacza gru-
pe 6-metoksylowg lub 6-etoksylows;

(f) R* oznacza grupe o wzorze 12;

(8) R* oznacza grupe o wzorze 13;
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" (h) R* oznacza grupe o wzorze 14;

(i) RS oznacza grupe o wzorze 7, w ktorym RS
oznacza grupe alkilowg o 1—4 atomach wegla;

(j) R® oznacza grupe o wzorze 7, w ktorym je-
den lub oba podstawniki R® i R? oznaczaja nieza-
leznie od siebie grupe alkilowg o 1—4 atomach
wegla;

(k) RS oznacza grupe o wzorze 7, w ktérym je-
den lub oba podstawniki oznaczaja niezaleznie od
siebie grupe alkilowg o 1—4 atomach wegla, a R8
oznacza grupe alkilowg o 1—13 atomach wegla lub
grupe cykloalkilowg o wzorze 15, w ktérym Q!
i Q? oznaczajg grupe CHj;

(1) RS .oznacza grupe o wzorze 8, w: ktorym RS
oznacza grupe alkilowg o 1—4 atomach: wegla, R?

i R!% oznaczajg atom wodoru oraz Q1 i Qz oznaczaja
grupe CHpy;

(m) ‘R% oznacza grupe l-etylo- l-metyloptopylowq,

(n) R* oznacza grupe o wzorze 16;

(0) R* oznacza grupe o wzorze 17;

Pochodne N-arylobenzamidowe o wzorze 1 lub
ich dopuszczalne w rolnictwie sole moga by¢ sprze-
dawane w postaci preparatéw chwastobodjczych za-
wierajacych jeden lub wiecej dopuszczalnych w
rolnictwie no$nikéw lub rozcienczalnikéw. Moga
by¢ takie sporzgdzane kompozycje zawierajgce po-
nadto jeden lub wiecej innych zgodnych Srodkow
chwastobojczych.

Sposéb zwalczania wzrostu niepozadanych roslin
poleBa na stosowaniu miejscowym skutecznej
chwastobojczo ilosci benzamidu o podanym uprzed-
nio wzorze. Najlepszy sposOb niszczenia chwastow
polega na stosowaniu zdefiniowanych powyzej ko-
rzystnych benzamidéw. Np., korzystny spos6b po-
lega na stosowaniu w miejsce, w ktorym ma by¢
hamowany lub eliminowany wzrost niepozadanych
ros$lin, skutecznej chwastob6jczo ilo$ci benzami-
du o wzorze 18, w ktérym R? i R3® oznaczajg nie-
zaleznie od siebie grupe alkoksylowg o 1—4 ato-
mach wegla, takg jak metoksylowa, a R oznacza
grupe o wzorze 19, grupe o wzorze 20 grupe o wzo-
tze 21, w ktérych to wzorach R oznacza atom wo-
doru R® oznacza grupe o wzorze 7, w ktérym RS
i R7 oznaczajg niezaleznie od siebie grupe alki-
lowa o 1—4 atomach wegla, a R?® oznacza grupe
alkilowg o 1—13 atomach wegla lub grupe cyklo-

-alkilowg o wzorze 15, w ktorym Q; i Qs oznaczaja

grupe metylenowa.

We wzorze 1 R!, R? i R® oznaczajg grupe al-
kilowa o 1—4 atomach wegla, grupe alkoksylowa
o 1—4 atomach wegla, grupe alkilotiolowg o 1—4
atomach wegla oraz atom chlorowca. Okreflenie
ngrupa alkilowa o 1—4 atomach wegla” dotyczy
prostych i rozgalezionych grup alkilowych, jak me-
tylowa, etylowa, izopropylowa i III-rz. butylowa.
OkreS$lenie ,,grupa alkdksylowa o 1—4 atomach we-
gla” dotyczy takich samych grup alkilowych o 1—4
atomach wegla zwigzanych przez atom tlenu, ta-
kich jak metoksylowa, n-propoksylowa, n-butoksy-
lowa i podobne. _

Typows grupj -alkilotiolowa o 1—4 atomach we-
gla jest grupa metylotlolowa etylotiolowa i 1zoP1'°',
polotiolowa. Okreélenie ,,atom chlorowca” dotyczy
atoméw fluoru, chloru, bromu i jodu. Jak wspom-
niano uprzedmo korzystnymi sa benzamidy, W kt6-
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rych R! jest atomem wodoru a R? i R? s3 grupa
alkoksylows, zwlaszcza metoksylowg lub etoksy-
lowg w pozycji 2 i 6 piericienia fenylowego benza-
midu.

W powyiszym wzorze R* oznacza grupe arylo-
wa, takg jak izoksazolilowa, tiadiazolilowa, izotia-
zolilowa, triazolilowa, pirazolilowa, oksadiazolilowa
i pirydazynylowa.

Korzystnymi pochodnymi benzamidu o wzorze 1
sq takie, w ktérych R* jest grupg 3-izoksazolilowa,
4-izokazolinowa lub 1,3,4-tiadiazolilows.

Grupa arylowa R* powinna zawieraé podstawnik
RS, Stwierdzono, Ze najbardziej aktywne i tym sa-
mym najbardziej korzystne pochodne benzamidowe
zawieraja podstawnik R® w grupie arylowej stano-
wigcy zawade przestrzenng lub podstawnik o du-
zej objetoéci. Koncepeja grup stanowiacych zawade
przestrzenng i duzych grup jest dobrze znana fa-
chowcom. Okre$lenia te dotyczg grup przylaczo-
_nych do pierScienia arylowego, przez drugorzedo-
wy lub trzeciorzedowy atom wegla. Do duzych ob-
jetoSciowo grup nalezg grupy cykliczne przylaczo-
ne przez' drugorzedowy lub trzeciorzedowy atom
wegla albo przylaczone bezposrednio do reszty ary-
lowej. ot
. Typowym korzystnym podstawnikiem R® jest du-
za cbjetoSciowo grupa alkilowa. Np., R® reprezen-
tuje grupe alkilowg jesli jest to grupa o wzorze 7,
w ktérym R® i R7 oznacza atom wodoru lub grupe
alkilowg o 1—4 atomach wegla, oraz R? oznacza
grupe alkilowg o 1—13 atomach wegla. Najbar-
dziej objeto$ciowo duzymi grupami alkilowymi sg
oczywiScie takie, w ktérym jeden lub oba pod-
stawniki R® i R? sy niezaleznie od siebie grupa-
mi alkilowymi o 1—4 atomach wegla, i korzystne
sag benzamidy posiadajace takie podstawniki. Ty-
powymi korzystnymi duzymi objetoSciowo grupami
alkilowymi sg np. IIl-rz. butylowa, 1,1-dwumety-
lopropylowa, 1,1-dwuetylopentylowa, 1-etylo-1-pro-
pyloheksylowa, 1-etylo-1-metylopropylowa, 1,1-dwu-
etylooktylowa, 1,1-dwuetylopropylowa. 1-metvlo-1-
-n-propyloheptylowa, 1-etylo-1-izopropylooktylowa
i 1,1-dwu-n-propylodecylowa.

Innymi duzymi objetosciowo grupami, ktére moz-
na stosowaé sg takie jak 1,2-dwumetylobutylowa,
1,1-dwumetyloheptylowa, 2,2-dwumetylopentylowa,
1-etyloheptylowa, 2,2-dwuetylopropylowa, 1,1-dwy-
metylo-2,2-dwuetylobutylowa, 1,12,2-czterometylo-
heksylowa oraz 1-metylo-1-n-propylo-2-etylooktylo-
wa.

Podstawnikiem RS grupy arylowej moze byé do-
wolny z wielu duzych objetosciowo podstawnikéw
inny niz prosta lub rozgaleziona grupa alkilowa,
taki jak grupa cykloalkilowa o wzrorze-8, w kt6-
rym R*-oznacza grupe alkilowa o 1—4 atomach
wegla; R° i R!* oznaczajg niezaleznie od siebie a-
tom wodoru lub grupe alkilows o 1—4 atomach we-
gla, Q! i Q* oznaczaja grupe CH,, oraz y oznacza
liczbe catkowita 0—4. Typowymi przykladami ta-
kich grup sg l-metylocyklobutylowa, 1-etylocyklo-
pentylowa, 1-etylocykloheksylowa, 1-metylocyklo-
beksylowa, 1-metylocykloheptylowa i podobne.

‘Podstawnik R’ oznacza takze grupy chlorowcoal-
kilowe, alkenylowe i alkinylowe, takie -op. jak gru-
pa —CRSR'R%,w ktérym R? oznacza grupe chlorow-
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coalkilowa o 1—13 atomach wegla, grupe alkeny-
lowa o 2—13 atomach wegla lub grupe alkinylowa
o 2—13 atomach wegla. Przykladem takich grup
chlorowcoalkilowych, alkenylowych i alkinylowych
sg grupa 1,1-dwumetylo-3-chloropropylowa, 1,2-
-dwuetylo-3,4-dwubromoheksylowa, 1-etylo-1-n-pro-
pylo-8-jodononylowa, 1,1-dwu-n-propylo-4-fluorobu-
tylowa, 1-metylo-1-izopropylo-12-chlorododecylowa,
1,1-dwumetylo-3-butenylowa, 2,3-dwuetylo-4-hekse-
nylowa, 1,1-dwuetylo-2,2-dwumetylo-5-heksenylowa,
1,1,2,2,3,3-sze$ciometylo-9-decenylowa, 1,1-dwumety-
lo-4-heksenylowa, 12-dwuetylo-3-heptynylowa, 1-
-izopropylo-3-butynylowa i podobne."

W uprzednio podanym wzorze R® dodatkowo ozna-
cza grupe o wzorze —cRSR7RY, w kt6rym R?® ozna-
cza grupe alkilowg o 1—6 atomach wegla podsta-
wiong grupg alkoksylowa o 1—4 "atommach wegla
lub grupe alkilowa o 1—6 atomach wegla podsta-
wiong grupg alkilotiolowa o 1—4 atomach wegla.
Sa to wiec proste lub rozgalezione ranhcuchy we-
glowe o 1—6 atomach wegla, do ktérych s3 przyla-
czone proste lub rozgalezione laficuchy o 1—4 ato-
mach wegla poprzez atom tlenu lub siarki.

Korzystnymi grupami alkoksyalkilowymi i alki-
lotiolowymi RS s3 grupy stanowigce zawade prze-
strzenng lub duie objetosciowo, np. rozgateziony
taficuch weglowy bezposrednio przylaczony do gru-

'py arylowej, to znmaczy jedna lub obie grupy R®

i R7 sg grupami alkilowymi. Do takich korzystnych
grup naleza 1,1-dwumetylo-2-izopropoksyetylowa,
1-etylo-3-metylotiopropylowa, 1,1-dwuetylo-2-izopro-
poksyetylowa, 1-n-propylo-3-III-rz.-butylotiopropy-
lowa i 2-etylo-3-metylo-3-n-butoksypropylowa.
Podstawnik R® oznacza takie grupe alkilowa pod-
stawiong grupa- fenyloalkilowa, fenyloalkoksylowa
lub cykloalkilowa. Np., R% oznacza grupe o wzorze
—CR®R'RS, w ktébrym R? oznacza grupe fenyloalki-
lowa, fenyloalkoksylowa, cykloalkilowa lub cyklo-
alkiloalkilowa o wzorach 9 i 10, w ktérych y, m,
n, R* i R1® majg znaczenie podane uprzednio.
Przykladem takich podstawnik6éw R® arylobenza-
midéw s3g takie grupy jak 1,1-dwumetylo-2-feno-
ksyetylowa, 1,i-dwuetylo-3-benzylooksypropylowa,
1,1-dwuetylo-3-benzylooksypropylowa, 1,1-dwuetylo-
2-fenyloetylowa, 1-n-propyle-3-/2-chlorofenylo/buty-
lowa, 1,1-dwumetylo-2-cykloheksyloetylowa, 1l-ety-
lo-2-metylo-2-/3-allilocykloheksyla/etylowa, 1,1-dwu-
etylo-2/-fenylopropoksy/etylowa, 1-izopropylo-4-/2,2-
dwuchlorecyklopentylo/butylowa i pokrewne grupy.
Pochodne N-arylobenzamidowe o wzorze 1 mozna
wytwarzaé znanymi sposobami lub analogicznymi
do znanych metod syntezy. Korzystny sposéb wyt-
warzania polega na acylowaniu aryleaminy o wzo-
rze H3NR* pochodng odpowiednio podstawionego
kwasu benzoesowego, zgodnie ze schematem 1, we
wzorach ktérego R!, R?; R? i R* maja znaczenie
podane uprzednio a L oznacza dobrze odchodzaca
grupe, np. alkamoilooksylowsa, takg jak formylook-
sylowa lub acetoksylowa; halogenek, taki jak atom
chloru, bromu lub jodu, lub grupe tworzgeg ester
aktywny, takg jak pieciochlarofenoksylowa albo po-
dobng. Korzystng latwo odchodzacg grupe jest atom
chlorowca, taki jak atom chloru lub bromau.
Aby ofrzymaé pochodne benzamidowe o wzorze
1, w ktérym Z oznacza atom siarki, konieczne jest
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siarkowanie grupy keto w amidzie wytwarzanym
w powyzej omawianej reakcji acylowania. Odpo-
wiednimi czynnikami siarkujacymi sg pieciosiarczek
fosforu lub odczynnik Lawessona (Tetrahedron Let-
ters, 22, 4061, 1980). Siarkowanie prowadzi sie ko-
rzystnie ogrzewajac w temperaturze wrzenia wyj-
Sciowy amid ze Srodkami siarkujacymi w aprotycz-
nym rozpuszczalniku organicznym, takim jak diok-
san lub toluen. Typowa temperabura reakcji wy-
nosi 50—150°C.

Rekacje acylowania mozna prowadzié mieszajac
pochodng kwasu benzoesowego z akolo ré6wnomo-
lowga iloScig aryloaminy we wspdlnym rozpuszczal-
niku, takim jak czterowodorofuran, eter etylowy,
chlorek metylenu, dioksan, dwumetylosulfotlenek,
dwumetyloformamid, benzen, toluen i podobne. W
razie ‘potrzeby, w reakcji acylowania mozna sto-
sowaé zasade jako czynnik wiazady kwas.

Zwykle sg to takie zasady, jak weglan sodowy,
wodorek sodowy, weglan -potasowy, wodorotlenek
sodowy, pirydyna, tr6jetyloamina i pokrewne za-
sady. Acylowanie na ogét zachodzi w ciggu okolo
dwoch do okoto 19 godzin w temperaturze 20—
—200°C, korzystnie 30—120°C. Produkt reakcji, N-
-arylobenzamid wediug wynalazku, mozna wyodreb-
niaé odparowujgc po prostu mieszanine reakcyjna,
np. pod zmniejszonym ciSnieniem. Produkt mozna
nastepnie oczyszczaé w razie - potrzeby dowolnym
z rutynowanych sposobow, takim jak krystalizacja
z rozpuszczalnikéw, takich jak etanol, octan etylu,
eter etylowy, toluen i podobmne; chromatografia na
stalych nosnikach, takich jak tlenek krzemu lub
tlenek glinu lub inne podobne techniki oczyszcza-
nia.

Wytwarzanie pochod.nych benzamidowych o wzo-
rze 1 wymaga stosowania wyjéciowych zwigzkéw,
znanych lub latwych do otrzymywania za pomoca
sposobéw podobnych do znanych. Wiekszo$é potrze-
bnych podstawionych kwaséw benzoesowych jest
dostepna handlowo. Reaktywne pochodne takich
kwaséw benzoesowych otrzymuje sie:stosujgc ruty-
nowe sposoby. Np., korzystny sposéb wedlug wy-
nalazku wymaga zastosowania halogenk6é6w lub mie-
smnych Jezwodniké6w podstawionych kwas6w ben-
zoesowych. Halogenki kwasowe. otrzymuje sie w
reakcji kwasu benizoesowego. z czynnikiem chlorow-

cujacym, takim ‘jak chlorek oksalilu, chlorek tio-.

nylu, tréjchlorek fosforu lub tréjbromek fosforu.

Bezwodniki kwasu benzoesowego, ktére mozna
- kondensowaé z: aming i otrzymywaé benzamidy,
otrzymuje sie w reakcji soli kwasu benzoesowego
z metalem alkalicznym, takiej jak np. sodowa lub
chlorek benzoilu lub bromek acetylu.

Do pochodnych kwasu henzoesowego powszechnie

stosowanych do syntezy benzamidéw wedlug wy-
nalazku naleza nastepujace zwigzki:

chlorek 2,6-dwumetoksybenzoilu,

mieszany bezwodnik kwasu mréwkowego z kwa-
sem 2,6-dwumetoksybenzdesowym,

bromek 2,6-dwuetoksybenzoilu,

jodek 2,6-dwu-n-propoksybenzoilu,

chiorek 2-metoksy-6-n-propoksybenzoilu,

bromek 2-metoksy-3-etoksybenzoilu,

mieszany bezwodnik. kwasu octowego z kwasem
3-etoksy-5-n-propoksy-benzoesowym,
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bromek 2,4,6-tréjetylobenzoilu,

chlorek 3,5-dwu-n-butylobenzoilu,

bromek 2-metoksy-6-chlorobenzoilu,

mieszany bezwodnik kwasu octowego z kwasem
2.6-dwu-n-propoksybenzoesowym,

bromek 2-metoksy-6-fluorobenzoilu,
~ chlorek 2,6-dwumetoksy-4-tréjfluorometylobenzoi-
lu,

jodek 2,6-dwuetylobenzoilu, .

bromek 2-metoksy-6-etylotiobenzoilu,

chlorek 2,4,6-tr6jmetoksybenzoilu,

bromek 2-metoksy-6-etylo-4- tr6]f1uorometyloben-
zoilu i podobne.

Wymagane jako zwigzki wyjSciowe aryloaminy
o wzorze HeNR* s3 latwo dostepne w handlu lub
mozna je wytwarza¢ dobrze znanymi sposobami.
Np., 5-aminoizoksazole .podstawione . w._pozygii : 3
mozna wytwarzaé w. reakeji odppwiedniegoyesiru
kwasu karboksylowego, takiego jak ester o wzorze
RSCOQCH;S, z acetonitrylem i silng, zasadg, taka jak
wodorek sodowy i nastepnie z- hydroksylamina.
Reakcja przebiega wedlug schematu 2,

Podobnie, 5-podstawione 3-aminoizoksazole moz-
na otrzymywaé droga tworzenia iminoeteru z od-
powiedniego podstawionego B-ketonitrylu i nastepnie
dzialania hydroksyloaming w celu wytworzenia so-
li iminiowej, oraz kwasem protonowym. Reakcja
zachodzi wedtug schematu 3.

Wyjsciowe tiadiazoloaminy mozna wytwarzaé¢ w
reakcji halogenku kwasu karboksylowego z tiose-
mikarbazydem, wedlug schematu 4.

Podobnie, pirazoloaminy, mozna syntetyzowaé
poddajac reakcji hydrazyne z odpowiednim pod-
stawionym B-ketonitrylem, zgodnie ze schematem 5,
Hydrazyne wykorzystuje sie takze w syntezie po-
chodnych triazolu wedlug schematu 6.

Imidazoliloaminy mozna otrzymywaé w reakcji

cyjanamidu z aminometyloketonem wedlug sche-
matu 7.
Aminometyloketony poddaje sie¢ takze reakcji z
amoniakiem, siarkowodorem i nadtlenkiem wodo-
ru, otrzymujac zgodnie ze schematem 8 aminoizo-
tiazole.

Aminooksadiazole otrzymuJe si¢ 'w reakcji oksy-
mu amidu z bezwodnikiem tréjchlorooctowym i
néstepnie z amoniakiem, wedlug schematu 9.

Aminopirydazyny wytwarza sie w reakcji odpo-
wiedniej podstawionej chlorowcopirydazyny z amo-
niakiem, zgodnie ze schematem 10.

Te i inne drogi syntezy aryloamin o wzorze
He,NH* s3 dobrze znane w chemii organicznej.

Jak juz uprzednio wspomniano, korzystnymi pod-
stawnikami arylowymi R* s3. grupa 3-izoksazolilo-
wa, 4-izoksazolilowa i 1,3,4-tiadiazolilowa-2. Przy-
kladami typowych izoksazoliloamin, i riadéazoliloa-
min, stosowanych jako zwigzki wyjsciowe do acy-
lowania pochodng kwasu benzoesowego, sa naste-
pujace zwiazki:

3-1II-rz. -butylo-s-fammomoksazol

3-/1,1-dwumetylopentylo/-5-aminoizoksazol,

3-/1,1-dwuetylo-4-etoksybutylo/-5-aminoizaksagoly. -

3-/1-etylocykloheksylo/-5-aminoizoksazol,. .

3-/1,2-dwuetylo-5-heksenylo/-5-aminoizolaenal,

3-/2,2-dwu-~n-propylo-4-cykloheptylobutylni3-angi-
noizoksazol,
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3-[1,1-dwumetylo-3-/4-fenylobutoksy/propylo]-5-
aminoizoksazol,

3-1 1-dwuetylo-s-cykloheksylopentylo/—4—aminmzo-
ksazol,

3-/1-n-butylo-2,3-dwuchlorocyklopropylo/-5-amino-
izoksazol, '

3-amino-5-/1,1-dwuetyloheptylo/izoksazol,
3-amino-5-/1-izopropylo-3-cykloheksylopropylo/-
izoksazol, ‘
3-amino-5-/1,1-dwumetylo-6-heptenylo-izaksazol,
3-amino-5-[1,1~dwuetylo-3-/2,6-dwubromofenylo/
propylo]-izoksazal,
3-amino-5-/1,1-dwu-n-propylo-6-jodoheksylo/-izo-
ksazol,
3-amjno-5-/1,2-dwumetylo-3-etylotiopropylo/-izo-
ksazol,
3-amino-5-/2,3-dwumetylo-5-izobutoksypentylo/-
izoksazol,
3-amino-5-/1,4-dwumetylo-2,2,3-tr6jetylo-5-bromo-
pentylo/-izoksazol,
2-amino-5-III-rz.-butylo-1,3,4-tiadiazol,

_ 2-amino-5-/1- efylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazel,

2-amino-5-/1 ledwuetylo-s‘-etylohopentylol-l 3,4-
tiadiazol, e

2-amino-5-/1, 1-dwuety10-5—etylotmpentylol—1 3,4-
tiadiazel,

2-amino-5-[2,2-dwu-n-propylo-4 -lz-metylofenoksy/-
butylo]-1,3,4-tiadiazol,

2-amino-5-/1-etylo-3-izopropylo-4-chlorocyklopen-
tylo/-1,3,4-tiadiazol,

2-amino-5-/2-n-propylo-3-metylo-5-III-rz.-butylo-
tiopentylo/-1,3,4-tiadiazol,

2-amino-5-/1,1-dwumetylo-3-jodopropylo/-1,3,4-tia-
diazol,

2-amino-5-/1,1-dwu-n-propylodecylo/-1,3,4-tiadia-
zol, . )
2-amino-5-/1,1-dwuetylo-6-heptynylo/-1,3,4-tiadia-
zol,

Ponadto, jaka- aryloammy w syntezxe pochodnych
benzamidowych wedlug wynalazku stosuje sig oksa-
diazole, triazole, izotiazole, imidazole, pirazole i pi-
rydazyny. Do takich powszechnie stosowanych ary-
loamin nalezg przykladowo:

2-amino-5-/1-etylo-1-metylopropylo/~1,3,4-oksadia-
zol, :
2-amino-5-I11I-rz.-butylo-1,3,4-oksadiazol,

2-amino-5-/1 1-dwumetylo-6-1zopropoksyheksylo/-
1,3,4-oksadiazol,

5-amino-3-/1-n-propylocykloheptylo/-1,2,4-oksadia-
zol,

3-amino-5-1,1-dwumetylo-3-etylo-4-metylotiobuty-
lo/-1,2,4-0ksadiazol,

2-amino-5-[1,1-dwu-n-propylo-3-/4-bromofenylo/
propylo]-1,2,4-oksadiazol,

2-amino-1,3,4-triazol,

3-amino-5-1I1-rz.-butylg-1,2,4-triazol,

2-amino-5-/1,1-dwuetyloheksylo/-1,3,4-triazol,

2-amino-5-/1-n- propylo-z 2-dwubromocyklopropy-
lo/-1,3,4-triazol,

3-amin6-5-/1,1-dwuetylo-4-fluorobutylo/-1,2,4-tria-
zol,

2-amino-5-/1,1-dwumetylo-2,2- dwuetylo-3-n-pro-

- pylo-4-pentenylo/1,3,4-triazol,
3-amino-5-/1,1-dwuetylopropylo/-1,2,4-tiadiazol,
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5-amino-3- [1-/2-butynylolcykloheksylol—l,z,#olua-
diazol,
5-am1no-2-/1,1-dwumetylo-3-chloropropylo/-1,3,4—
oksadiazol,
3-amino-5-/-1,1-dwuetyloheptylo/-1,24-oksadiazol,
2-amino-5-/1-etylo-1-metylo-6-n-butylotioheksylo/-
1,3,4-triazol,
5-amino-3-/1,1-dwuetylo-2-metyloheksylo/-izotia-
zol, .
5-amino-3-111-rz-butyloizotiazol,
§-amino-3-/1-n-propylocykloheptylo/izotiazol,
5-amino-3-[1,1-dwuetylo4-/3-metylocyklopentylo/
butylo]izotiazol,
3-amino-5-1,1-dwuetyloheksylo/izotiazol,
3Jamino-5-[1-etylo-2-metylo-4-/3-fenoksypropylo/-
oktylolizotiazol,
3-amino-5-/1,2,3-tr6jmetylo-5-chloroheptylo/-izotia-
zol, -
3-amino-5-/1 1-dwuetylo-5-n-butylotiopentylo/—izo—
tiazol,
5-amino-3-/1 1-dwu-n-propyloheksylo/-plrazol
5-amino-3-1II-rz.-butylopirazol, ’
5-amino-3-1-etylo-1-metylopropylo/-pirazol,
5-amino-3-/1,1-dwuetylo-4-pentenylo/-pirazol,
$-amino-3-[1,1-dwumetylo-4-/3-fenylopropoksy/bu-
tylo]-pirazol,
5-amino-3-/2,2-dwuetylodecylé/-pirazol,
3-amino-5-/1-etylo-4, 4-dwumetylo-5-chloropenty-
lo/-pirazol,

3-amino-5-/1-etylo-1 -metylopropylolph‘azol

3-amino-5-/1 1-dwumetylo-s-n-butoksytenylo/-pl-
razol,

2-amino-5/1-etylo-1 metylopropylo/-imidazol.

2-amino-5-[1-/2-propenylo/-1 -Iz-propynylol 4-he-
ksenylo]-imidazol,

2-amino-5-/1- etylo-4-fenylomtylo/-1m1daaol

3-amino-5-/1,1-dwubutyloheksylo/-pirazol,

3-amino-5-/1,1-dwuetylo-4-cyk.loheksylobutylo/-pi-
razol,

3-amino-6-/1- etylocykloheksylo/-prrydazyna

Szczegblnie korzystna grupa benzamidéw o wzo-
rze 1 s3 zwiazki o wzorze 22, w ktérym R* oznacza
grupe o wzorze 19, wzorze 20 lub wzorze 6, w kt6-
rych to waorach R oznacza atom wodoru a R¥ ozna-
cza grupe o wzorze 7 lub grupe o wzorze 23, w
ktérych to. wzorach R® oznacza grupe alkilowa
o 1—4 atomach wegla, R” oznacza atom wodoru
lub grupe alkilowg o 1—4. atomach wegla, R®
oznacza grupe alkilowa o 1—13 atomach wegla,
oraz y oznacza liczbe catkowita 0—4.

Do najbardziej korzystnych zwigzkéw z powyz-
szej korzystnej grupy naleza miedzy innymi:

N—[3—/1-fetylo-l-metylopropylol-5-izoksazoll.lo] -2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-/3-1I1-rz.-butylo-5-izoksazolilo/2 B-dwumetoksy-
benzamid,

N-[5-/1-etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[5/1,1-dwuetylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[8-/1,1-dwumetylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1,1-dwuetyloheksylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwu-
metoksybenzamid,
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N-[5-/1-etyloheptylo/-1,3;4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwu-
metoksybenzamid, '
N-[3-/1,1-dwuetyloheptylo/-5-izoksazolilo]2,6-dwu-
metoksybenzamid, '

N-[3-/1-etylo-1-metylobutylo/5-izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1,1- dwuetylobutylol~5 izoksazolilo]- 2 ,6-dwu-
- metoksybenzamid,

N-[1- metylobutylo/l 3,4- t1ad1azohlo-2] -2,6-dwume-
toksybenmmld

N-[5-/1-etylo-1-metyloheksylo/-1,3,4-tidiazolilo-2] -
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1,1-dwumetylotetradecylo/- 5-1.zoksazohlo] -2,6-
-dwumetoksybenzamid,
 N-[5-/1,2- dwumetylobutylo-1,3, 4—t1adxazohlo 2}-
2.6-dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1,1-dwuetyloheksylo/-3- 1zoksaz011lo] -2,6- dwu-
metoksybenzamid, )

N-[5-/1,1,2- tréjmetylobutylo/-l 3,4-tiadiazolilo-2]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1,1,2,2-czterometylobutylo/-5-izoksazolilo]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1- etyloheksylol-s-lzoksamhlo] 2,6- dwumeto-
ksybenzamid,

N-[5-/1-etylo-1-metylopentylo/-3-izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1,1-dwuetylodecylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1- 1zopr0pylocykloheksylo/-3 izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1-metylocyklopropylo/-1,3, 4—twd1azol1lo 2]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1-etylocykloheptylo/- 1 3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1-awpropylocyklopentylo/—5-izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid,

Do innych zwigzkéw wedlug wyn.alaz.ku naleig
nastepujace:
N-[5-/1,1-dwuetylo-2-metylctioetylo/-1,3,4-tiadiazo_

N-[5-/1, l-d'wuetylo-z -metylotioetylo/-1,3,4- t1ad1azo—
lilo-2]-2 6-dwuetoksybenzamud

N-[5-/2,2-dwuetylobutylo/-1,3,4-tidiazolilo-2]-2,6-
dwuetoksybenzamid,

N-[5-1,2-dwuetylo-3-izopropoksypropylo/-1,3,4-
-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid,”

N-[3-/1,1-dwumetylo-2-cykloheptyloetylo/-5-
-izoksazolilo]-2,6-dwu-n-propoksybenzamid,

N-[3-/2 2-dwuétyloheksylo/- 5—120ksazohlo] 2 6-
-dwumetoksybenzamid,

. N-[5-11,1-dwrretylo-2-fenyloetylo/-1,3 4-tiadiazoli1-o—
-2]-2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[3-/1,1-dwuetyloheksylo/- 5—1.zoksazohlo]-2 6-
-dwuetoksybenzamid,

- N-[5-1,1-dwuetylo-5-flucropentylo/-1,3,4-tiadiazo-
lilo-2]-2,6-dwu-n-propoksybenzamid,
N-[3-/1,1-dwuetylo-2-metoksyetylo/-5-izoksazolilo]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1,1-dwuetylopentylo/-4H-1,2,4-triazolilo-3-]-
2,6-dwumetoksybenzamid,

N-[5-/1-etylo-1-metylobutylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
2,6-dwuetylobenzamid,

N-[3-/1-etylo-1-fenyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
dwuetoksybenzamid,

N-[5-/1- etylo—1-mety10—3—chloropropylo/1 3,4-tia-
dxazohlo -2]-4-metoksybenzamid, .
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N-[5-/1-etylo-1-metylo-3-metoksypropylo/-1,3,4-
tiadiazolilo-2]-2,4,6-tréjetoksybenzamid,
N-[3-/1-metylo-1-benzylooksyetylo/-5-izoksazoli-
lo]-2,6-dwumetoksybenzamid,
N-13-/1,1-dwu-n-propylo-5-fenylopentylo/-5-izo-
ksazolilo]-dwumetoksybenzamid,
N-[5-/1-etylocyklobutylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
-dwuetoksybenzamid,
N-[3-/1,1-dwuetylo-3-butenylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
—dwuetoksybeniﬂmiﬁ k
N-[5-/1-metylocyklopropylo/-1,3 4--tlad1azolllo—2]- '
-2,6-dwuetoksybenzamid,
N-[5- ll-etylocykloheptylo/ 1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
-dwu-n-propoksybenzamid,
N-[3-/1,1~-dwuetylo- 5-chloropentylo/S-uoksazohlo]-
-2,6-dwumetoksybenzamid,
N-[3-/1-n- propylocyklobutylol-S-uoksazo’hlo]-2 6-
-dwuetoksybenzamid,
N-[3-11- 1zopropylocyklopentylol—5-1ioksazohlo] -2-
-etylotio-6-metoksybenzamid,
N-[3-/2-metylo-3-/2-metylo/-1-propenylo/cyklobu-
tylo]-5-izoksazolilo/-2,6-dwuetoksybenzamid, )
N-[5-/1,11dwumetylo-3-pentenylo/-1,3,4-tiadiazoli-
lo-2]-2-metoksy-6-n-propoksybenzamid,
N-[3-/1,1-dwumetylopropylo/1H-pirazolilo-5]-2,6-
-dwuetoksybenzamid,
N-[3-/1-etylo-1 -metylopropylo/-5—1zoksazohlo] 2-
-fluoro-6-etoksybenzamid,
N-[3-/1,1-dwu-n-propylopentylo/-1H- plrazohlo 51-
-2-metoksy-6-etoksybenzamid,
N-[5-/1,1-dwumetylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
-benzamid,
N-[5-/1-etylocyklopentylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-
-dwuetoksybenzamid, '
N-[5-/1-metylo-1-n-propylopentylo/-1,3,4-tiadiazo-
lilo-2]-2-metylo-6-metylotiobenzamid,
N-[3-/1-etylo~-1-metylobutylo/-5-izoksazolilo]-2-
-bromo-6-metoksybenzamid,
N-[5-/1-etylo-1-metylodecylo/-1,2 4-tiadiazolilo-2]-
-2,6-dwumetoksy-4-tréjfluorometylobenzamid,
N-/3-1II-rz.-butylo-5-izotiazolilo/-2 G-dwuetoksy-
benzamid,
N-[3/1,1 -dwuetylopentylo/-5- 1zoksazolllo] 2,4,6-
-tréjmetylobenzamid,
N-[3-/1,1-dwuetyloheksylo/-5-izoksazolilo]-4-jodo-
benzamid,
N-[3-/1,2,2-tr6jmetylo-1-etylopropylo/-1,2,4-tiadia-
zolilo-5]-3-etylotio-6-metoksybenzamid,
N-[3-/1-etylo-1-metylopropylo/-1,2,4-tiadiazolilo-
-5]-2,6-dwu-n-propoksybenzamid,
N-[3-/1-etylo-1-n-propylohéksylo/-1,2,4- oksadxazo-
lilo-5]-2,6-dwuetoksybenzamid,
N-[3-/1 -etylocyklohe'ptylol-1,2,4-oksadiazolilo-5] -
-2,4 5-tr6jmetoksybenzamid,
N-[3-/-etylo-3-fenylopropylo/-1,2,4-oksadiazolilo-
-5]-2,6-/dwumetylkotiofbenzamid,
N-[3-/1-metylo-2-etylo-3-heksynylo/-1,2,4-oksadia-
zolilo-5]-2,6-dwumetoksybenzamid,
N-[5-/4/-/1-etylo-1-metylopropylo/-2-imidazolilo]-

-2,6-dwumetoksybenzamid, e
N-[5/4/-1,1-dwumetylo- 5-fenylopentylo/-2-umdazb5
lilo]-2,6-dwu/etylotio/benzamid, ¢ v its=S

N-[5/4/-12,2-dwuetylo-2- cyklobutyloletnér-a-nhfda
zolilo]-2,6-dwumetoksy-4- tréjfluoromiet afntd,
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N-[5-/4/-/1-/3-butenylo/cykloheksylo/-2-imidazoli-
lo1-2-chloro-4-metoksy-6-etoksybenzamid,

N-/6-/1-etylo-1-metylopropylo/pirydazynylo-3]-2,6-
-dwu-n-propoksybenzamid, .

N-[6-/1-etylo-3-cykloheptylopropylo/pirydazynylo-
-3]-2,6-dwu-n-butoksybenzamid i podobne.

W niektérych przypadkach moze byé pozadane
zwiekszenie rozpuszczalno$ci w wodzie benzamidow
wedlug wynalazku drogg formowania dopuszczal-
nych w rolnictwie soli. Rodzaj tych soli jest oczy-
wisty dla fachowcéw i zbedne jest ich wyliczanie.
Wystarczy powiedzie€, Ze otrzymuje sie sole metali
alkalicznych z grupy IA, zwlaszcza sodowe. Mozna
je wyiwarza¢ poddajeac benzamidy o wzorze 1 re-
akeji z silng zasada, takg jak wodorek sodowy, w
eterze, takim jak eter etylowy lub czterowodoro-
furan. Reakcje .prowadzi sie w zakresie tempera-
tur 0—50°C, korzystnie w pokojowej temperaturze.

"Spos6b wytwarzania réznych benzamidéw wedlug
wynalazku = jest . ilustrowany ponizej podanymi
szczegélowyrm przykladam1 Przyklady te nie wy-
czerpuja w,uystkwh mozli‘wycl; zwigzkéw wedlug
wynalazku oraz mozliwych drévg syntezy, i nie zo-
staly tak pomys$lage.

Przyktad I.- Wytwarzame N-[3- 1- etylo- —me-
tylopropylo/-5-izoksazolilo]-2 6,—dwumetoksybenza-
ml.du

A) Wytwary,ame 5-amino- 3-/1 etylo-1- metylopro—
pylo/-izoksazolu.

16,5 kg 2-etyloma$lanu metylu poddano reakcji
z 60 kg n-butylolitu, dwuizopropyloaming i 19,1 kg
jodku metylu, otrzymujgc 17,4 kg 2-etylo-2-metylo-
. madlanu metylu. Porcje 7,5. kg powyzszego estru
poddano reakcji z 3,24 kg acetonitrylu i 5,03 g wo-
doru sodowego w 33 litrach czterowod_qrofuranu
otrzymujac keton 1-etylo-1-metylopropylocyjanome-
tylowy, ktéory z kolei poddano reakcji z 4,35 kg
chlorowodorku hydroksylaminy i 2,54 kg wodoro-
tlenku sodowego w 44 litrach wody. Otrzymano
5,65 kg 5-amino-3-/1-etylo-1-metylopropylo/izoksa-
zolu.

B) Wytwarzanie chlorku 26 dwumetoksybenzo—
ilu. :

8,5 kg- kwasu 2;6- dwumetoksybenzoesowego roz-
puszczono w 60 litrach toluenu i roztwoér miesza-
no w pokojowej temperaturze wkraplajac w ciaggu
45 minut 6,8 litra chlorku tionylu. Po zakohczeniu
wkraplania mieszaning reakcyjna cchtodzono do po-
kojowej temperatury, odparowano rezpuszczalnik
pod zmniejszonym ci$nieniem, pozeostato$¢ przemyto
25 litrami eteru naftowego, ochlodzono i sgczono,
otrzymujac surowy staly produkt., .

Produkt ten mieszano w ciagu jednej godzmy w
nowej porcji 25 litrébw eteru naftowego, ochlodzo-
no, do temperatury 10°C i sgczono. Otrzymano 8,94
kg chlorku 2,6-dwumetoksybenzoilu. X

C) Synteza N- [3-Il7e;ylo-1-metylopropylol-4 izo-
ksazolilo]- 26-dwumeto,ksybenmmdu o

Do roztworu 3 36 kg 5-amino-3-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-izoksazolu w 65 litrach toluemu dodawa-
no porcjami w ciggu 30 minut 4015 kg.chlorku
2,6-dwumetoksybenzollu. Calo$é ogrzewano w tem-
peraturze wrzgnia i mieszano w ciaggu 48 godzin, po
czym ochtodzono do pokojowej temperatury i za-
tezono do objetosci 25 littéw odparowujge rozpusz-
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czalnik pod zmnieszonym ciénieniem. - Wytracony
produkt odsjczono, przemyto toluenem i suszono
na powietrzu. Otrzymano 6,084 kg- N-[3-/1-etylo-1-
-metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2, 6-dwumetoksyben-
zamidu o temperaturze topnienia 172—174°C Wy-
dajnosé 91%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla CuH“N|O4 C —_— 65 04 H— 7 28 N —
8,43;
znaleziono: C — 64,79, H — 7,02, N — 8,28%s.

Przyktad II. Wytwarzanie N-/3-/1,1-dwume-
tyloetylo/—5-1zoksazolﬂo/ 2,6-dwu- n-propoksybenza-
midu.

A) Otrzymywanie c‘hlorku zs-dwu-n propoksy-
benzoilu.

Ester metylowy kwaﬁu 2,6- dwuhydroksy’oenzceso—
‘wego poddano reakcji z jodkiem n-prepylu w obec-
nosci wodorku sodowego, otrzymujac ester mety-
lowy kwasu, 2,6-dwu-n-propoksybenzoesowego, kt6-
ry nastepnie zmydlono w reakcji z 40% wodnym
roztworem wodorotlenku potasowego w - etanolu
i otrzymano kwas 2,6-dwu-n-propoksybenzoesowy.

20 g powyiszego kwasu ogrzewano w temperaturze

wrzenia w- ciggu pieeiu godzin w 30 ml chlorku
tionylu w 100 ml benzenu. Po odparowaniu roz-
puszczalnika pod zmniejszonym ci$nieniem i oczysz-
czeniu - pozpostaloSci za pomocyg destylacji' otrzyma-
no 4,88 g chlorku 2,6-dwu-n-propoksybenzoilu
o- temperaturze wrzenia 135—140°C pod ci$nieniem
okolo 26,7 Pa. - ‘ :

B) Do roztworu 28 g 5-ammo 8-/1,1-dwumetylo-
etylo/-izoksazolu w 40 ml czterowodorofuranu za-
wierajgcego 4,4 ml tréjetyloaminy wkroplono pod-
czas mieszania w ciggu 10 minut roztwér 4,88 g
chlorku 2,6-dwu-n-propoksybenzoilu w 10 ml czte-
rowodorofuranu. Po- zakoficzeniu wkraplania mie-
szanine reakcyjng ogrzewano w temperaturze Wwrze-
nia w ciggu 72 godzin.

Mieszanine nastgepnie  ochlodzono do poko-
jowej temperatury i odparowano rozpuszczalnik
pod zmniejsczonym ci$nieniem. Pozostato§é “roz-
puszczono w mieszaninie chlorku metylenu iwo-
dy, warstwe- organiczng oddzielono, przemyto wo-
da, suszono i rozpuszczalnik odparowano  pod
zmniejszonym ciénieniem. Otrzymano oleistg po-
zostaloéé krystalizowano z rozpuszczalnika Skel-
ly B i eteru etylawego i otrzynmano 750 mg (10%o)
N-[3-/],1-dwumetyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwu-~
-n-propeksybenzamidu o tetmperaturze topnienia
85—87°C,

Analiza elementarna:: -
obliczono dla CggHggN.O(: C — 66 64, H — 17,83,
N —7177; .
znaleziono: C — 67,65, H — 7,78, N — 732‘/0

Przyklad III. Wytwarzanie N-[5-/1-etylo-
cykloheksylo/-3-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksyben-
zamiduy. |

A) Wytwarzanie 3-amum-4-/1-etylocykloheksy- .

lo/-izoksazolu.

Acetonitryl poddano reakcji z l-etylo-l-meto-
ksykarnylocykloheksanem w obecnosci wodorku
sodowego i otrzymano 1-etylo-1-/2-cyjanoacetylo/
/cykloheksan. 55 g powyiszego zwigzku rozpusz-
czono  w 200 ml eteru etylowego zawierajacego
20,5 g bezwodnego -'metanolu i. calos¢ mieszano

.
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i chiodzono w temperaturze okolo 5°C. Przez
mieszaning reakcyjng przepuszczano w ciggu. 45
minut gazowy chlorowodér a nastepnie cato$é¢ po-
zostawiono w temperaturze 0°C w ciagu 12 go-
dzin.

Po odparowaniu rozpuszczalnika pod zmniejszo-
nym ci$nieniem otrzymano z6lty osad, ktéry roz-
puszczono w 300 ml bezwodnego metanolu i do roz-
tworu dodano 97 g tréjetyloaminy i 22 g chloro-
wodorku hydroksylaminy. Mieszanine "reakcyjna
ogrzewano w temperaturze 50°C w ciggu trzech
godzin, po czym ochlodzono do pokojowej tempe-
ratury i rozcieficzono 25 ml stezonego kwasu sol-
nego. Kwasng mieszanine reakcyjng ogrzewano w
temperaturze 50°C 'w ciggu 12 godzin, nastepnie
ochlodzono do pokojowej temperatury i zatezonc
do sucha pod zmniejszonym ci$nieniem.

Pozostalo$¢ rozpuszczono w wodzie i zalkalizowa-
no 20% roztworem wodorotlenku sodowego. Pro-
dukt ekstrahowano eterem etylowym, . roztwér
przemyto woda, suszono i odparowano rozpuszczal-
nik. Produkt destylowano i otrzymano 14 g 3-
amino-5-/1-etylocykloheksylo/izoksazolu o tempera-
turze wrzenia 135—140°C pod ciénieniem okolo
13,33—6,67 Pa.

B) Roztwér 14 g 3-amino-4-/1-etylocykloheksy-
lo/izoksazolui 14,4 g chlorku 2,6-dwumetoksyben-
zoilu w 100 ml toluenu mieszano i ogrzewano w
temperaturze wrzenia w ciggu 18 godzin. Miesza-
nine reakcyjna ochtodzono do pokojowej tempera-
tury i odparowano rozpuszczalnik pod zmniejszo-
nym ciSnieniem. Otrzymano staly produkt rozpusz-
czano w 200 ml chlorku metylenu, przemyto roz-
cieficzonym roztworem wodorotlenku sodowego
i solankg, suszono i odparowano rozpuszczalnik.
Produkt krystalizowano z chlorku metylenu i ete-
ru etylowego, otrzymujac 15,5 g (60%) N-[5-/-3-izo-
ksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamidu o temperatu-
rze topnienia 179—181°C.
obliczono dla CgeHasN3O4:
N — 7,82;
znaleziono: C — 66,81, H — 7,02, N — 7,54%.

Przedstawione ponizej zwiazki otrzymano pod-
dajac aminoizoksazol reakcji z halogenkiem 2,6-
dwulakoksybenzoilu. Stosujac ogélne sposcby api-
sane w przykladach I—III otrzymano odpowied-
nie N-izoksazolilo-2,6-dwualkoksybenzamidy.

Przyktad IV. N-/3-/1,1-dwumetylo-2-chloro-
etylo/-5-izoksazolilo/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 172—173°C. Wydajno$é
topnienia 172—173°C. Wydajnosé 33%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;eH;CINsO,: C — 56,72, N — 8,27,
H — 5,65, N — 8,27, Cl — 10,46;
znaleziono: C — 56,49, H — 566 N — 8,08, C1 —
10,4%.

Przyktad V. N-/3-/2,2- dwumetylopropylol—5-
-izoksazolilo/-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 152—154°C, wydajnosé 24%.

Analiza elementarna: #
obllczono dla CuHﬂNgOcI — C — 64,13, H — 6,97,
N — 8,80;
znaleziono: C — 64,07, H — 6,76, N — 8,62%s.

Przyktad VI N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-
-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.

C — 67,02, H — 731,
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Temperatura topnienia 172—173°C, wydajno$é 66%,
Analiza elementarna: obliczono dla C;sHgeN3gOy4:
C — 63,14, H — 6,62, N — 9,20; znaleziono: C —
62,90, H — 6,52, N — 8,94%s.
Przyktltad VII N-/5-/1,1-dwumetyloetylo/-3/
/izoksazolilo-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 182—183°C, wyda;nosé 27%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CycHseN2O4: C — 63,14, H — 6,62, N —
9,20;
Znaleziono: C — 63,14, H — 6,64, N — 9,07%.
Przyktad VIIIL N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/
-5-izoksazolilo]-2-metoksy-6-izopropoksybenzamid.

Temperatura topnienia 126—128°C, wydajno$é

3,5%. 2 )
Analiza elementarna:- »

obliczono dla CmHuN¢O¢ — 85,24, H — 7,00, N—

8,45,

znaleziono: C — 64,00, H — 6,80, N — 839’/0

Przyktad IX. N-[3-/1,1-dwumetylopropylo/
/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.

‘Temperatura topnienia 140—142°C, wydajnosé¢ 50%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CysHgsN2Oq: C — 64,13, H — 6,97, N —
8,80; )
znaleziono: C — 63,86, H — 6,71, N — 9,05%.
Przyktad X. N-[3-/1,1-dwumetylopentylo/-5-
izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 132—133°C, wydajno§é 31%s.
Analiza elementarna:
obliczono dla C1.H¢;N304
N — 8,09;
znaleziono: C — 65,88, H — 7,42, N — 7,86%s.
Przyklad XI. N-[3-/2-cgykloheksylo-1,1-dwu-
metyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenza-
mid.

Temperatura topniénia 146—148°C, wydajnosé¢ 21%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CpsHggN3sOy:

N — 17,25;
znaleziono: C — 68,12, H — 17,57, N — 6,99%.
Przyktad XIII N-[3-/1,1-dwumetylo-2-feny-
loetylo/-s-uoksazohlo] -2,6- dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 108—110°C, wydajnos¢ 9%.
Analiza elementarna: '
obliczono dla CgeeHesNgOy:
N — 1,36; . '
znaleziono: C — 69,28, H — 6,53, N — 7,12%.
Przyklad X1V. N-[3-/1-etylo-1-metylobutylo/
/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 149—151°C, wydajno$é 41%.
Analiza elementarna:
obli¢zono dla Cl.HuNgO¢ C — 6588 H — 7,57, N—
8,09;
znaleziono: C — 6559, H — 17,35, N — 7,87. -
Przyktad XV. N-[3-11,1-dwumetylopropylo/-5-
-1zoksazolilo]+2,6-dwumetokiybenzamid.
Temperatura topnienia 163—165°C, wydajno§é 13%.
Przyklad X VI N-[3-/1,1-dwumetylo-3-bute-
nylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid. . -’
Temperatura topnienia 160—162°C, wydajnosé 2204,
Analiza elementarna: snuwb-3.8
obliczono dla. CigHpNsOs: C — 65,65 HNILIETS,
N — 848; - cobe!f %0
znaleziono: C — 65,23, H — 6,50, N — 830

C — 6588 H — 17,57,

— C — 6837, H — 1,82,

C — 69,46, H — 6,36,
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Przyktad XVII N-[3-/1-metylocykloheksylo/
/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid
Temperatura topnienia 161—163°C, wydajnosé 54%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHy«N3O4: C — 66,26, H — 7,02, N —
8,13,
znaleziono: C — 66,06, H — 6,80, N — 8,28%.

Przyktad XVIII N-[3-/1,1-dwumetylotetra-
decylo/-5-izoksaz_olilo]-2/,6-dwumeto‘ksybenmmid
Temperatura topnienia 57—59°C, wydajnosé 9%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CgyHNsOy: — C — 71,15, H — 9,38,
N — 593;
znaleziono: C — 71,34, H — 9,15, N — 5,81%.

Przyklad XIX. N-[3-/1-etylocykloheksylo/-5-
-iioksazolilo]-2,6—dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 177—179°C, wydajno$é 34%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C”H“Ngoli
N — 7,82;
znalezione: C'— 66,74, H — 7,07, N — 7,90%s.

Przyktad. X X. N-[3-/1,1,3-tr6jmetylobutylo/-5-
-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 146—148°C, wydajnosé 12%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;HgN:Os: C — 6588, H — 17,57,
N — 8,09; -
znaleziono: C — 65,70, H — 7,50, N — 17,87%,.

Przyktad XXI. N-[3-/1-metylocyklopentylo/
]-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid. -
Temperatura topnienia 128—130°C, wydajno$é 10%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sH#aN3O4: C — 65,44, H — 6 71 N—
8,48;
znaleziono: C — 65,24, H — 6,59, N — 8,22%.

Przyktad XXII N-[5-/1,1-dwumetylobutylo/
/-3-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 133—135°C, wydajnosé 48’/0

Analiza elementarna:
obliczono dla C,.I-I,.N,O;
N — 8,43;
znaleziono: C — 65,25, H — 7,01, N — 8,19%,.

Przyktad XXIII N-[3-/1,1,22-czterometylo-
propylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid

Temperatura topnienia 174—175°C.

' Analiza elementarna:

obliczono dla Cqu.NgO‘ C — 65 88, H— 7, 57 N—
8,09;

znaleziono: C — ‘65,97, H — 17,32, N — 8,33%.

Przyklad XXIV. N-[3-/1-etylopropylo/-5-
-izoksazolilo]-2,6- dwumetoksymenzamld
Temperatura topnienia 157—159°C, wydajnoéé 53%.

Analiza elementarna:
obllczono dla c17HnN104 C — 64,13, H — 6,97, N—
8,569%0. .

Przyklad XXV. N-[5-/1-etylo-1-metylopropy-
lo/-3-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 165—166°C, wydajnosé 49%s.

Analiza elementarna:
obhczono dla CmHuN.O; C — 65 04 H— 7,28, N —
8,43;
znaleziono: C — 64,94, H — 7,01, N — 8,21%.

Przyktad XXVI N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/
/-5-izaksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid, .

C — 6702, H — 1731,

C — 6504 H — 1728,
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Temperatura topnienia 123—125°C, wydajnosé¢ 11%.
Analiza elementarna: .
obliczono dla C;sHgN3Oy: C — 65,04, H — 728, N —
8,43; .
znaleziono: C — 6450 H — 7,04, N — 17,80%.
Przyktad X XVII N-[3-/2-metoksy-1 l-t_iwu-
metyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenza-
mid.
Temperatura topnienia 201—203°C, wydajnosé 19'/0
Analiza elementarna:
obliczono dla Cy;HasNsOs: — C — 61,06, H — 6,63,
N — 8,38; ’
znaleziono: C — 61,50, H — 6,36, N — 8,51%.
Przyklad XXVIII N-[3-/1,1-dwumetylobu-
tylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid..
Temperatura topnienia 141—143°C, wydajnosé 9%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CysHyN3O(: C — 65,04, H — 7,28, N —
8,43; .
znaleziono: C — 64,79, H — 17,04, N — 8,26%.
Przyktad XXIX. N-[3-/1-propylocykloheksy-
lo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 202—204°C, wydajnos¢ 33%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CgHpsN3Oy: C — 67,72, H — 7, 59 N—
7,52;
znaleziono: C — 67,48, H — 17,58, N — 7,56%.
Przyktad XXX. N-[3-/1-metylo-1-/2,4-dwu-
chlorofenoksy/-etylol-5-izoksazolilo]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid.
Temperatura topnienia 154—158°C, wyﬁajnoﬁé 25%s.
Analiza elementarna:
obliczono dla Cg;HseClsN3Os:
N — 6,21, C1 —-15,71;
znaleziono: C — 56,09, H — 4,46, N — 6,01, C1 — .
15,45%,. .
Przyklad XXXI N-[3-/1-metylo-1-fenyio-
etylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid..
Temperatura topnienia 185—187°C, wydajno&¢ .30%.
Analiza elementarna:
obliczono dla Ci;HgeNeO4: C — 68 84, H — 6,05, N —_
7,65;
znaleziono: C — 69,04, H — 593 N —1 44‘/0
Przyktad XXXII. N-[3- /1-metylo-1-fenylo-
propylo/-5-izoksazolilo]-2,6- dwumetoksybemamxd
Temperatura topnienia 183—185°C, wydajnos¢ 29%,
Analiza elementarna:
obliczono dla CgaHgN:Oy:
N — 1736
znalezigno: C — 69,26, H — 6,13, N — 7,54%.
Przyktad XXXIIIL N-[3-/1-metylo-1-/feny-
lometoksy/-etylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksy-
benzamid. i ,
Temperatura topnienia 123—125°C, wydajno$é 13%e.
Analiza elementarna:
obliczono dla CeHguNgO5: C — 66,65, H — 6,10, N—
7,07; “
znaleznono: C — 66,84, H — 5,88, N — 6,86%.
Przyktad XXXIV. N-[3-/1-etylocyklohep-
tylo/-5-izgksazolilo]-2,6-dwutoksybenzamid. :
Temperatura topniegia 163—165°C, wydajnosé 32%s.
Analiza elementarna:
obliczono dla CgHgeNyOy:
N — 17,52;
znaleziono: C — 67,64, H — 7,78, N — 7,25%.

C — 55,89, H — 4,47,

C — 69,46, H — 6,36,

C — 67,72, H — 1,58,
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Przyktad XXXV N-[3-/1-cykloheksylo-1-
-metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksyben-
zamid.
Temperatura topnienia 173—175°C, wydajno$¢ 22%o.
Analiza elementarna:
obliczono dla CgHgN:Os: C — 6837, H — 17,82,
N — 7,25;
znaleziono: C — 68,29, H — 7,53, N — 7,27%.
Przyktad XXXVI N-[3-/1-metoksy-1-me-
tyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Teémperatura topnienia 232—234°C, wydajno$¢ 37%o.
Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgoN:Os: C — 59,99, H — 6,29,
N — 8,74;
znaleziono: C — 59,87, H — 6,07, N — 8,73%.
Stosujgc postgpowanie ogélne opisane w przy-
kladach I—III, aminoizoksazol poddawano reakcji
z odpowiednim podstawionym halogenkiem benzo-
ilu i otrzymano ponizsze N-izoksazolilobenzamidy.

Przyktad XXXVII N-[3-/1-etylo-1-mety-
lopropylo/-5-izoksazolilo]-2-fluoro-6-metoksybenza-
mid.

Temperatura topnienia 133—135°C, wydajnosé 26%o.

Analiza elementarna:

ObliCZOl’lO dla cl1Hg1N|03FZ C — 63,74, H — 6,61,
N — 8,74;
znaleziono: C — 63,97, H — 6,48, N — 8,70%.

Przyktad XXXVIII N-[5-/1,1-dwumetylo-
etylo/-3-izoksazolilo]-2,6-dwuchlorobenzamid. -
Temperatura topnienia 249—250°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;4HClsNsOp: C — 53,69, H — 4,51,
N — 8,94; '
znaleziono: C — 53,89, H — 4,54, N — 8,77%.

Przyktad XXXIV. N-[3-/1,1-dwumetylo-
etylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwuchlorobenzamid.
Temperatura topnienia 235—237°C, wydajno§¢ 22%.

Analiza elementarna:
obliczono dla, C14H4CIsNsOp: C — 53,69, H — 4,51,
N — 8,94, Cl — 22,64;
znaleziono: C — 53,74, H — 4,56, N — 8,96, Cl —
22,83%,.

Przyktad XL. N-[3-/1,1-dwumetylo/-5-izo-
ksazolilo]-2,6-dwufluorobenzamid.

Temperatura topnienia 153—154°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;HyFsN;Os: C — 60,00, H — 5,04,
N — 10,00;
znaleziono: C — 59,91, H — 4,83, N — 10,16%.

Przyktad XLI . N-[3-/1-etylo-1-metylopro-
pylo/-5-izoksazolilo]-2-chloro-6-metoksybenzamid.
Temperatura topnienia 173—174°C, wydajnosé 42%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;7HeCIN:Os: C — 60,62. H — 6,28,
N — 8,32; znaleziono: C — 60,74, H — 6,02, N —
8,54%0.

Przyktad XLII N-[3-/1-etylo-1-metylopro-
pylo/-5-izoksazolilo]-2,4,6-tr6jmetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 150—152°C, wydajno$¢ 40%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;gHgsNeO5: C — 62,97, H — 7,23, N —
7,73,
znaleziono: C — 63,01, H — 7,05, N — 7,72%.
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Przyktad XLIII  N-[5-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-3-izoksazolilo]-2,4,6-tr6jmetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 165—170°C, wydajnoéé 41%o.

Analiza elementarna:
obliczono dla CqugNgO;: C — 62,97, H — 7,23,
N — 7,73;
znaleziono: C — 62,94, Ef — 6,99, N — 7,94%.

Przyktad XLIV. N-[3-/1-etylo-1-metoksy-
metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumet oksyben-
zamid.

Przyktad XLV. N-[3-/1,1-dwuetylo-2-pro-
penylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Przyktad XLVI N-[3-/1,1-dwumetyloety-
lo/-5-izokasazolilo]-2,4-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 166—168°C, wydajnosé 53%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgeNgO4: C — 63,14, H — 6,62, N —
9,20,
znaleziono: C — 63,38, H — 6,71, N — 9,01%.

Przyktad XLVII N-[3-11-dwumetyloety-
lo/-5-izoksazolilo]-3,5-dwumetylobenzamid.
Temperatura topnienia 121—123°C, wydajno$é¢ 45%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgNeOs: C — 70,56, H — 17,40,
N — 10,29; znaleziono: C — 70,82, H — 7,25, N —
10,21%b.

Przyktad XLVIII N-[3-propylo-5-izoksa-
zolilo/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 124—126°C, wydajnos$¢ 29%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla ClsHlsNgOU C — 62,05, H — 6,25,
N — 9,65;
znaleziono: C — 62,34, C — 6,46, N — 9,55%.

Przyktad XLIX. N-/3-propylo-5-izoksazo-
lilo/-2,6-dwumetylobenzamid.

Temperatura topnienia 120—122°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla CysHygN2Oe: C — 69,74, H — 17,02,
N — 10,84;
znaleziono: C — 69,98, H — 6,82, N — 10,58%.

Przyktad L. N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-izo-
ksazolilo]-3,4-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 164—166°C,
37,

Analiza elementarna:

obliczono dla C;sHgN:O4: C — 63,14, H — 6,62,
N — 9,20; :
znaleziono: C — 6327, H — 6,41, N — 9,12%.

P r-zy ktad LI N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-
izoksazolilo}-3,5-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 115—117°C, wydajnosé 49%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgN:04: C — 63,14, H — 6,62,
N — 9,20,
znaleziono: C — 63,40, H — 6,37, N — 9,30%.

Przyktad LII N-[3-/1-metyloetylo/-5-izoksa-
zolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 143—144°C, wydajnosé 52%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sH;gN:Os: C — 62,49, H — 5,59,
N — 9,72; L
znaleziono: C — 62,20, H — 546, N — 9,51%.

Przyktad LIIL N-[3-/1,1-dwumety1§¢gg{5 =5-
izoksazolilo]-2,4,6-tr6jmetylobenzamid.

wydajno$é
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Temperatura topnienia 177—179°C, wydajnosé 22%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CqugNgOg:

N — 9,78;
znaleziono: C — 71,34, H — 7,45, N — 9,78%.
Przyktad LIV. N-[3-/1-etylo-1-(metoksymety-
lo/propylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 167—168°C, wydajnosé 26%.
Przyktad LV. N-[3-/1-etylo-1-metylopentylo/-
5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 150—152°C, wydajno$é 34%.
Przyktad LVI. N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-
izoksazolilo]-2,6-dwumetylobenzamid.

Temperatura topnienia 179—181°C, wydajno$é 32%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CquuNgOgt

N — 10,29;

znaleziono: C — 70—35, H — 7,19, N — 10,02%o.
Przyktad LVII N-[3-/2,2-dwumetylo-3-/2-

metylo-1-propenylo/-cyklopropylo/-5-izoksazolilo[-

2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 92—94°C wydaJnosc 8%.
Analiza elementarna:

C — 71,30, H — 7,74,

C — 7056, H — 7,40,

obliczono dla CsHNeOs: C — 68,09, H — 7,07,
N — 17,56;
znaleziono: C — 68,16, H — 6,83, N — 7,42%,

Przyktad LVIIIL N-[3-/1-etylo-1-metoksypro-
pylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 174—176°C, wydajno$é 7%.

Przyktad LIX. N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-
izokazolilo]-2,6-dwuetylobenzamid.

Temperatura topnienia 173—17a°C wydajnosé T7%.
Analiza elementarna:
obliczono dla CwHuNgOgZ

N — 9,33;
znaleziono: C — 172,20, H — 8,24, N — 9,21%,

Przykltad LZX. N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-
izoksazolilo]-2,4,6-trojmetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 115—118°C, wydajnosé 26%b.

Analiza elementarna: :
obliczono dla C;7HzeN:Os5:
N — 8,38;
znaleziono: C — 60,88, H — 6,76, N — 8,12%,

Przykltad LXI Wytwarzanie N-[5-/1-etylo-
1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumeto-
ksybenzamidu.

A) Wytwarzanie 2-amino-5-/1-etylo-1-metylopro-
pylo/-1,3,4-tiadiazolu.

Roztwér zawierajacy 13,0 g kwasu 2-etylo-2-me-
tylomastowego i 9,1 g tiosemikarbazydu w 125 ml
dioksanu mieszano w temperaturze 90°C i wkro-
plono w ciggu 30 minut 15,3 g tlenochlorku fosfo-
ru. Po zakonczeniu dodawania mieszaning reak-
cyjng ogrzewano w ciggu 6 godzin w temperatu-
rze 90°C,po czym ochlodzono do temperatury oko-
lo 30°C i dodano 100 g lodu a nastepnie zalkali-
zowano wodorotlenkiem amonu i ekstrahowano
kilka razy octanem etylu. Polgczone ekstrakty prze-
myto woda, suszono i odparowano rozpuszczalnik
pod zmniejszonym ci$nieniem. Otrzymano 17,0 g
2-amino-5-/1-etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolu
o temperaturze topnienia 138—140°C.

B) Do roztworu 9,2 g powyzszego tiadiazolu w
100 ml czterowodorofuranu zawierajgcego 4,0 g pi-
rydyny dodano jednorazowo podczas mieszania

C — 71,97, H — 8,05,

C — 61,07, H — 6,63,
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11,0 g chlorku 2,6-dwumetoksybenzoilu. Caloéé
ogrzewano w ciggu 3 godzin w temperaturze wrze-
nia, po czym ochlodzono do temperatury okolo
30°C i sgczono. Przesgcz odparowano pod zmniej-
szonym ciSnieniem a otrzymany staly osad kry-
stalizowano z etanolu i otrzymano 6,3 g N-[5-/1-
etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwu-
metoksybenzamidu.

Temperatura topnienia 208—210°C, wydajnosé¢ 36‘/0
Analiza elementarna: ;
obliczono dla C;;HesNgOsS: C — 58,43, H — 6,63,

N — 12,02;
znaleziono: C — 5834, H — 6,58, N — 11,79%.

Przyktad LXII .N-[5-/1-etylo-1- metylopro-

pylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]benzamid.

Do zawiesiny 3,3 g 2-amino-5-/1-etylo-t-metylo-
propylo/-1,3,4-tidiazolu w 30 ml czterowodorofu-
ranu dodano jednorazowo podczas mieszania 2,8 g
chlorku benzoilu. Mieszanine reakcyjng mieszano
w pokojowej temperaturze i wkroplono w- ciggu
30 minut roztwér 1,6 g pirydyny w 20- ml cztero-
wodorofuranu. Po zakonczeniu dodawania iniesza-
nine reakcyjng ogrzewano w ciaggu 3 godzin w
témperaturze wrzenia, po czym przesgczono w celu
usunigcia chlorowodorku pirydyny i przemyto prze-
sgcz kilka razy 1n kwasem solnym. Warstwe or-
ganiczng oddzielono i odparowano rozpuszczalnuk
pod zmniejszonym--cisnieniem.

Gumowatg pozostalo§é krystalizowano z etano-
lu i wody i otrzymano 1,85 g (35%) N-[5-/1-etylo-
1-metylopropylo/-1,3,4-tidiazolilo-2]-benzamidu o
temperaturze topnienia 98—100°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla CyH;NsOS: C — 62,25, H — 662
N — 14,52, S — 11,08;
znaleziono: C — 62,01, H — 639, N — 14,27, S —
11,22%. , )

Przyktad LXIII Wytwarzanie N-[5-/1-ety-
lo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6 -dwuety-
lobenzamidu. .

A) Wytwarzanie chlorku 2,6-dwuetylobenzoilu.

2,6-dwuetylocyjandébenzen otrzymywano droga
przeksztalcania 2,6-dwuetyloaniliny w sél dwuazo-
niowa, ktorg z kolei poddano reakcji z cyjankiem
miedziowym. Hydrolize 2,6-dwuetylocyjanobenzenu
prowadzono dzialajagc wodorotlenkiem sodowym w
glikolu etylenowym i otrzymano 2,6-dwumetyloa-
minokarbonylobenzen. Z'WLazek ten poddano reak-
cji z kwasem fosforowym i otrzymano kwas 2,6-
dwuetylobenzoesowy. W reakcji kwasu benzoeso-
wego z chlorkiem tionylu otrzymano chlorek 2,6-
dwuetylobenzoilu w postaci oleju.

B) Roztwér 1,85 g 2-amino-5-/1-etylo-1-metylo-
propyla/-1,3,4-tiadiazolu i 2,21 g chlorku 2,6-dwuety-
lobenzoilu w 50 ml toluenu ogrzewano w ciggu
16 godzin w temperaturze wrzenia, po czym ochlo-
dzono i odparowano rozpuszczalnik ‘,pod zmniej-
szonym ciS$nieniem. Stala pozostalo§é krystalizo-
wano z etanolu 2B i otrzymano 1,25 g (36%) N-
[5-11-etylo-1-metylopropylo/-i,3,4-tiadiazolilo-2/-2,6-
dwuetylobenzamidu o temperaturze topnienia 186—
188°C.

Analiza elementarna:
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obliczono dla C,yHyNsOS: C — 66,05, H — 17,88,
N — 12,16, S — 9,28;

znaleziono: C — 66,18, H — 7,82, N — 1187, S —
9,16%.

Przyktad LXIV. Wytwarzanie N-[5-/1,1-
dwumetylo-2-/-metylotio/-etylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
2,6-dwumetoksybenzamidu

A) Wpytwarzanie 2-amino-5-[1,1-dwumetylo-2-/
metylotio/-etylo]-1,3,4-tiadiazolu.

Przygotowano dwuizopropyloamid litowy podda-
jac 51,0 g dwuizopropyloaminy reakcji z 227 ml
n-butylolitu w 350 ml czterowodorofuranu, w tem-
peratuize —5°C. Do otrzymanej mieszaniny wkro-
plono w ciggu 30 minut podczas mieszania 22,0 g
kwasu izomaslowego. Po zakoficzeniu wkraplania
mieszanine ogrzano do temperatury 25°C i mie-
szano w ciggu jednej godziny. Mieszanine znow
ochlodzono do temperatury —5°C i wkroplono
24,1 g metylosiarczku chlorometylu.

Po ogrzaniu do temperatury 25°C calo§¢ mie-
szano w ciggu 20 godzin w tej temperaturze. Nad-
miar rozpuszczalnika odparowano pod zmniejszo-
nym ci$nieniem .i do pozostalosci dodano 50 g lo-
du i 50 ml 1n kwasu solnego. Kwasng wodng mie-
szanine ekstrahowano kilka razy eterem etylo-
nym. Polgczone ekstrakty przemyto wodg, suszo-
no i odparowano rozpuszczalnik. Otrzymano 22,0
g kwasu 2,2-dwumetylometylotiopropionowego w
postaci oleju.

9,0 g powyzszego kwasu rozpuszczono w 120 ml
dioksanu zawierajgcego 5,5 g tiosemikarbazydu
i calo$é ogrzewano w ciggu 30 minut w tempera-
turze 90°C a nastepnie. wkroplono w ciggu 10 mi-
nut 10,1 g tlenochlorku fosforu. Po zakofczeniu
wkraplania mieszanine ogrzewano w ciggu 12 go-
dzin w temperaturze 90°C, po czym ochtodzono do
pokojowej temperatury zdekantowano rozpuszczal-
nik a pozostaly osad rozpuszczono w gorgcej wo-
dzie. Wodny roztwoér zalkalizowano do pH 8 roz-
tworem wodorotlenku amonowego i nastepnie eks-
trahowano octanem etylu. Polgczone ekstrakty
przemyto woda, suszono i odparowano rozpuszczal-
nik pod zmniejszonym ci$nieniem. Otrzymano 4,2 g
2-amino-5-[1,1-dwumetylo-2-/metylotio//etylo]-1,3,4-
-tiadiazolu o temperaturze topnienia 117—120°C.

B) 3,0 g powyiszego tiadiazolu poddano reakcji
z 3,4 g chlorku 2,6-dwumetoksybenzoilu w 30 ml
czterowodorofuran'u zawierajacego..1,3 g pirydyny.
Reakc:e prowadzono w ciggu 16 godzin w tempe-
raturze 106°C. Po ochiodzeniu mijeszaniny reak-
cyjnej do pokomwe] temperatury odparowano roz-
puszczalnik pod zmnijejszonym ci§nieniem.

Oleistag pozostato$§é oczyszczano najpierw chro-
matograficznie na Zelu krzemionkowym, stosujac
do ‘elucji eter etylowy, a nastepnie krystalizowa-
no z octanu etytu. Otrzymano 1,94 g (35%%) N-[5-/
/1,'1-dwume¢ylo -2-/metylotio/etylo/-1,3,4-tiadiazoli-
10-2]-2,6-dwumetoksybenzamidu o temperaturze
topnienia 165—167°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla C“HnN.O,S.
N — 11,43, S—17 '45;
znaleziono: C — 52,38, H — 547, N — 1120, S —
17,40/, ‘

Stosujac postepowanie z przykladéw LXI—LXIV

C — 5229, H — 5,76,
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i poddajac odpowiedni podstawiony 2-amino-1,3,4-
tiadiazol reakcji z odpowiednim halogenkiem ben-
zoilu, otrzymano nastepujgce N-/1,3,4-tiadiazolilo/-
benzamidy.

Przyktad LXV. N-[5-/1-cykloheksylo-1-mety-
loetylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-d wumetoksybenza-
mid.

Temperatura topnienia 241—243°C, wydaJnoéé 38%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CsoH;N3OsS: C — 61,67, H — 6,99,
N — 10,79;
znaleziono: C — 61,68, H — 6,76, N — 10,77%.

Przykltad LXVI N-[5-/1,1-dwuetylopropy-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2 6-dwumetdksybenzam1d
Temperatura topnienia 216—218°C, wydaJnoéé 31‘/-.

Analiza elementarna:
obliczeno dla CqusN.OgS C — 59 48 H — 693
N — 11,56;
znaleziono: C'— 59,65, H — 6,73, N — 11,37%.

Przyktad LXVII N-[5-/2,2-dwumetylopro-
pylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 138—190°C, wydajno$¢ 43%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHN3OsS: C — 57, 29 H — 631,
N — 12,53;
znaleziono: C — 57,27, H — 6,10, N — 12,31%.

Przyktlad LXVIII. N-[5-/2-metoksy-1,1-
dwumetyloetylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid.

Temperatura topnienia 172—174°C, wydajno$é 56%s.

Analiza elementarna:
obliczono ClsHuNaO‘S: C — 54,68, H — 6,02, N —
11,96;
znaleziono: C — 54,56, H — 5,95, N — 11,72%.

Przyktad LXIZX. N-[5-/1,1-dwumetylo-2-feny-
loetylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2/-2,6-dwumetoksybenza-
mid.

Temperatura topnienia 167—169°C, wydajnosé 29%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla CgHesNgOsS:
N — 10,57, S — 8,0T;
znaleziono: C — 63,711, H — 5,82, N — 10,71, S —
8,05%.

Przyktlad LXX. N-[5-/2-cykloheksylo-1,1-
dwumetyloetylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid.

Temperatura topmema 191—193°C, wyda:noﬁé T7%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CgHgeNsOsS: C — 62,50, H — 17,24,
N — 10,41, S — 7,95;
znaleziono: C — 62,63, H — 7,22, N — 1043 S —
7,99%.

Przyktad LXXI N-[5-/1,1-dwumetyloheksy-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia. 120—122°C, wydajnos¢ 66%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CyHeNgOsS: C 60 45 H 7,21 N 11,13
S 8,49,
znaleziono: C 60,64 H 7,00 N 11,27 S 8,75%.

‘Przyktad LXXII N-[5-/1-etylo-1-metylo~
propylo/-1,3,4-tidiazolilo-2]-2-met oksy-3,6-dwuchio-
robenzamid. M
Temperatura topnienia 194—196°C, wydajﬂoié o%

Analiza elementarna:

C — 6345, H — 583,
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obliczono dla CysHpClsNsOsS: C 49,99 H 493 N
10,82,
znaleziono: C 49,69 H 5,10 N 11,04%.
Przyklad LXXIIIL N-[5-/1—e’cylopentylo/-1 3,
4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 120—122°C, wydajno56 69%s.
Analiza elementarna:

obliczono dla C;sHssN3OsS: C 59,48 H 6,93 N 11,56,

znaleziono: C 59,74 H 6,90 N 11,45%.

Przykltad LXXIV. N-[56-/1-metylocyklohek-
sylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 211—213°C, wydajno§é¢ 47/,

Analiza elementarna:
obliczono dla C;;HesN3OsS: C 59,81 H 6,41 N
znaleziono: C 60,03 H 6,13 N 11,83%.

Przyklad LXXYV. N-[5-/1-metylopropylo/-1,3,
4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 137—140°C, wydamoﬁc 27%s.

Analiza elementarna:
obliczopo dla Ci1sH1eNsOsS: C 56,06 H 5,96 N 13,07,
znaleziono: C 56,27 H 6,03 N 12,85%.

Przyklad L X XVI N-[5-/1retylo-1-metylobu-
tylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2.6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 145—146°C, wydajnosé 15%.

Analiza elementarna:
obliczone dla CjsHgsN3gOsS: C 5948 H 6,93 N 11,56,
znaleziono: C 59,33 H 7,03 N 11,49%.

Przyklad LXXVII N-[5-/cykloheksymetylo/-
1,3,4-tiadiazolilo-2}-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 152—154°C, wydajnosé 54%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CisHggN3O,S: C 59,81 H 6,41 N 11 63
S 8,87,
znaleziono: C 59,87 H 640 N 11,3¢ S 8,62%.

Przykltad LX XVIILI N-[5-/2,2-dwumetylobu-
tylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid
Temperatura topnienia 168—169°C, wydajnosé 42%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;yHssNsOsS: C 58,43 H 6,63 N 12,02,
znaleziono: C 58,70 H 6,79 N 11,77%.

Przyklad LXIX. N-[5-/1-metylocyklopropy-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid
Temreratura topnienia 197—198°C, wydajno§é 41%s.

Analiza elementarna:-
obliczono dla C;sH1;N3OsS: C 56,41 H 5,37 N 13,16,
znaleziong: C 56,19 H 5,25 N 12,99%. .

Przyklad LXXX. N-[5-/1-metylocyklopenty-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid
Temperatura topniemia 218—220°C, wydajnosé 22%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;;Hg1N;3O,S: C 58,77, H 6,09 N 12,09,
znaleziono: C 58,88 H 6,34 N 12,09%.

Przyktad LXXXIL N-[5-/2,2-dwuchloro-1-
metylocyklopropylo/-1,3 4-tiad1azohlo-2] 2,6-dwume-
toksybenzamid
Temperatura topnienia 235—236°C wyda]nosé 63%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C,;I—I,;CI.N.O.S C 4640 H 389 N
10,82,
znaleziono: C 46,66 H 3,64 N 10,60%o.

Przyktad LXXXII N-[5-/1,2-dwumetylopro-
pyloi-1,3,4--tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 169—171°C, wydajnos¢ 50%.

Analiza elementarna:

11,63,
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obliczono dla C,¢HgNgOsS: C 57,29 H 6,31 N 12,53,
znaleziono: C 57,29 H 6,02 N 12,37%.

Przyktad LXXXIIIL N-[5-/1,1-dwumetylo-
3-butenylo/-1,3,4-tiadiazolilo]-2,6-d'§vumetdksybenza-
mid.

Temperatura topnienia 170—172°C, wydajnosé 38%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;;HNgOsS: C 5877 H 6,09 N 12,09
S 9,23,
znaleziono: C 58,75 H 5,89 N 1191 S 8,98%.

Przyktad LXXXIV. N-[5-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-1,3;4-tiadiazolilo-2]-2-chlorobenzamid.
Temperatura topnienia 233—234°C, wydajno§é 49%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sH;sCIN3OS: C 55,63 H 5,60 N 12,98,
znaleziono: C 55,40 H 5,36 N 12,81%,.

Przyktad LXXXV. N-[5-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2-metoksybenzamid.
Temperatura topnienia 114—115°C, wydajno36 25%s.

Analiza elementarna: ’
obliczono dla CyeHgNgOsS: C 60,16 H 6,63 N 13,16,
znalezxono C 59,96 H 6,42 N 13, 05'/0

Przyklad LXXX VI, "N-[5-/1-etylo-1- metylo-
propylol-l 3,4- tladlazohlo-zl 2,6-dwumetylobenza-
mid.

Temperatura topnienia 191—192°C wydamosé 32%.

Analiza elementarna: '
obliczono dla Cy/HyNsOS: C 64,32 H 7,30 N 13,24,
znaleziono: C 64,47 H 7,41 N 13,46%.

Przykiad LXXXVIL N-[5- Il-e’cylo-l mety-
lopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2-/metylotio/benza-
mid.
Temperatura
62,1%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C“HnNQOSg C 517, 23 H 6,31 N 12,53
S 19,11,
znaleziono: C 56,99 H 696 N 12,50 S 19,35%. -

Przyklad LXXXVIII N-[5-/etylocyklohek-
sylo/-1,3,4- tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 222—224°C, wydajno$é 25%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgsN3O,sS: C 6078 H 67 N 11,19,
znaleziono: C 60,63 H 6,85 N 10,92%.

Przykltad LXXXIZX. N-[5-/1,1-dwuetylobuty-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topniehia 216—212°C, wydajnosé: 61%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CisHyN3OsS: C'60,45 H 7,21 N 11,13,
znaleziono: C 60,47 H 6,94 N' 10,97%.

Przyklad XC; N-[5- I1,17,24r61metylometylo/- ,
3,4-tiadtazolilo-2}-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 197—199°C, wydajno$¢ -22%/s.

Analiza elementarna: T
obliczono dla C;7HgsNgOsS: C 58,43 H 6,63 N 12,02
S 9,18,
znaleziono: C 58,66 H 6,43 N 12,02 S 9,03'/.. )

Przyklad XCI. N-[5-/1-etylocyklopentylo/-1,3,
4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 226—228°C, wydajnos¢ 62%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;3HgsNsOsS: C 59,81 H 6,41 N 11,63
S 8,87, .
znaleziono: C 59,91 H 6,16 N 11,71 S 9,08%.

topnienia 145.—131»76C, wydajnosé
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.Przyktad XCII N-[5-/1-etylo-1-metylopropy-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwuchlorobenzamid.
Temperatura topnienia 276—277°C, wydajnosé 39%.
Analiza elementarna:

obliczono dla C;sHgeF3sN3OsS: C 51,79, H 531 N

10,07 S 7,68 F 13,85,

znaleziono: C 51,52 H 5,07 N 9,97 S 7,84 F 13,70%.
Przyktad XCVIII N-[5-/2-chloro-1,1-dwu-

metylo-etylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksy-

benzamid. R

Temperatura topmema 202—204°C, wydajnosé 69%.
Analiza elementarna:

obliczono dla CyHsCINgOsS: C 50,63 H 5,06 N

11,81 S 9,00,

znaleziono: C 50,86 H 5,14 N 11 ,90 S 8,59%.
Przyktad XCIX. N-[5-/1,1-dwumetylopenty-

1o/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 160—162°C, wydajno§é 30%s.
Analiza elementarna:

obliczono dla CisH2sN;OsS: C 59,48 H 6,93 N 11,56

S 8, 82 )

znaleziono: C 59,69 H 6,77 N 11,34, S 8,81%.
Przyklad C. N-/5-cykloheksylo-1,3,4-tiadiazoli-

lo-2/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 206—208°C, wydajno$§é 55%s.
Analiza elementarna:

obliczono dla Cy;Hs;NyOsS: C 58,77 H 609 N 12,09

S 9,23,

znaleziono: C 58,48 H 6,30 N 11,85, S 942°/o
Przyktad CI N-[5-/1 l-dwumetylobutylo/-l 3,

4-tiadiazolilo-2]-2,6- dwumetoksybenzamld

Temperatura tépnienia 167—169°C wydajnosé -45%.
Analiza elementarna:

obliczono dla C;7HN3OsS: C 58,43 H 6,63 N 12,02

S 9,18,

znaleziono: C 58,65 H 6,79 N 12,25 S 8,87%.
Przyktad CI1I N-/5-cyklobutylo-1,34-tiadiazo-

lilo-2/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 195—197°C wydajnosé 65%.
Analiza elementarna®

obliczono dla C1;H11N30'as C 56,41 H 5,37 N 13,16

S 10,04,

znaleziono: C 56,13 H 5,18 N 12,89, S 996’/0
Przyklad CIII N-[5-/1-etylo-1-metylopropy-

1o/-1,3,4-tiadiazolilo-2]}-4-meétoksybenzamid.

Temperatura topnienia 138—140°C, wydajno$é 63%b.
Analiza elementarna:

obliczono dla CysHpNsOsS: C 60,16 H 6,63 H 13,16

S 10,04,

znaleziono: C 59,90 H 647 N 13 10 S 9,82%.
Przyktad CIV. N-[5-/1-etylo-1-metylopropy-

lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2}+2,4,6-tr6jmetoksybenzamid.

Temperatura topnienia-:183,5°C, wydajnosé 65%.
Analiza elementarna;

obliczono dla C,gHgsNgO,S: C 56,97 H 6,64 N 11,07

S 8,45,

znaleziono: C 57,15 H 6,63 N 10,86 S 8,38%.
Przyktlad CYV. N-[5-/1-propylocykloheksylo/-1,

3,4-tiadiazolilo~2/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 190—192°C, wydajnoé¢ 56%.
Analiza elementarna:

obliczono dla CgHs;N3OsS: C 61,67 H 6,99 N 10,79

S 8,23,

znaleziono: C 61,46 H 676 N 10,53 S 8,44%.
Przyktad CVI. N-[5-/1,1,2-tr6jmetylo-2-bute-
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nylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 215—218°C, wydajnosé 60%.
Analiza elementarna:

obliczono dla C;gHsN3OsS: C 59,81 H 6,41 N 11,63

S 8,87,

znaleziono: C 59,54 H 6,14 N 11,55 S 8,80%.
Przyktad CVII N-[5-/1,1,2-tré6jmetylobutylo/-

1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 181—183°C, wydajnosé 69%s.
Analiza elementarna:

obliczono dla C;sHpsN3OsS: C 59,48 H 6,93 N 11,56

S 8,82,

znaleziono: C 59,46 H 6,61 N 11,86 S 8,32%.

Przyktad CVIIL N-[5-/1,1 3-tr6]metylobuty-
1o0/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid’
Temperatura topnienia 195—197°C, wydajnosé 66%e.

Analiza elernentarna: :
obliczono dla CqusNaO'SZ C 59,48 H 6,93 N 11,56;
znaleziono: C 59,40 H 6,77 N 11,58%s. ‘

Przyktad CIX. N-[5-/1,1-dwumetylopropylo/-
1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 227—229°C, wydajnosé 67%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla CycHyNgOsS: C 57,29 H 6,31 N 12,53
S 9,56,
znaleziono: .C 57,090 H 6,03 N 1227 S 9,76%.

Przyklad CZX. N-/5- fenylometylo 13,4- t‘iadla-
zolilo-2-/-6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 190—192°C, wydajno$é 80%.

Analiza elementarna:
obliczono dla Cyef1;;N30sS: C 60,83 H 4,82 N 11,82
S 9,02, )
znaleziono: C 60,78 H 4,86 N 12,05 S 8,88%.

Przyktad CXI N-[5-/1,1-dwumetyloetylo/-1,3,
4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.

Analiza elementarna:
obliczono dla CysH;gN3OsS: C 56,05 H 5,96 N 12,07,
znaleziono: C 55,81 H 5,98 N 12,10%.

Przyktad CXII N-[5-/1-etylo-1,2,2-tr6jmety-
lopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksyben-
zamid.

Temperatura topnienia 254—256°C, wydajnosé 56%e.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;yHgNgOsS: C 60,45 H 7,21 N 11,13
S 8,49,
znaleziono: C 60,33 H 7,02 N 10,95 S 8,80%.

Przyktad CXIII N-/5-cyklopentylo-1,3,4-tia-
diazolilo-2/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Temperatura topnienia 180—181°C, wydajnosé 72%.

Analiza elementarna:
obliczono dla CysH3sN3OsS: C 57,64 H 5,74 N 12,60,
znaleziono: C 57,70 H 5,87 N 12,37%.

Przyklad CXIV. Wytwarzanie N-[3-/1,1-dwu-
metylo-1H-pirazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenzamidu.

A) Wytwarzanie 3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-amino-
1H-pirazolu.

Do mieszanej w temperaturze 60°C zawiesiny
9,6 g wodorku sodowego w 300 ml czterowodoro-
furanu dodano jednorazowo 23,2 g tr6jmetyloocta-
nu metylu i 8,2 g acetonitrylu. Mieszanine ogrze-
wano. w ciaggu 5 godzin w temperaturze wrzenia
a nastepnie ochtodzono do pokojowej temperatu-
ry i odparowano rozpuszczalnik pod zmnhiejszo-
nym ci$nieniem. ST
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Pozostato§¢ rozpuszczono w wodzie i przemyto
chlorkiem metylenu a nastepnie zakwaszono 1n
kwasem solnym i kwasny roztwér ekstrahowano
chlorkiem metylenu. Polgczone ekstrakty orga-
niczne przemyto wodg, suszono i odparowano roz-
puszczalnik. Otrzymano 14,0 g ketonu cyjanome-
tylo-III-rz-butylowego. ‘

Keton ten rozpuszczono w 150 ml etanolu za-
wierajgcego 32 g hydrazyny i mieszanine ogrze-
wano w ciggu 12 godzin w temperaturze wrze-
nia a nastepnie odparowano rozpuszczalnik pod
zmniejszonym ci$nieniem. Stalg pozostalo§é utarto
z 250 ml eteru naftowego, przesaczono i osad wy-
suszono na powietrzu. Otrzymano 12,5 g 3-III-rz.-
butylo-5-amino-1H-pirazolu o temperaturze top-
nienia 72—74°C.

B) Acylowanie aminopirazolu chlorkiem 2,6-dwu-
metoksybenzoilu.

Do roztweru 1,39 g 3-1II-rz.-butylo-5-amino-1H-

pirazolu w' 50 ml benzenu dodano jednarozowo
podczas mieszania 2,01 g chlorku 2,6-dwumetoksy-
benzoilu. Calo$é ogrzewano w ciggu 16 godzin w
temperaturze wrzenia, po czym ochtodzono, prze-
saczono i przesgcz odparowano pod zmniejszonym
ciSnieniem. Pozostalo§é krystalizowano z octanu
etylu i otrzymano 550 mg 18% N-[3-/1,1-dwumety-
loetylo/-1H-pirazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenzamidu
o temperaturze topnienia 176—178°C.
Widmo masowe MT*: obliczano 303, znaleziono 304.
Widmo PMR (DMSO-dg): & 1,35/s, 9H, III-rz.-butyl/,
3,76 (s. 6H, CH;O—), 5,7—7,4/m, 5H protony aro-
matyczne), 10,9 (s. 1H, NH) ppm.

Analiza elementarna:
obliczono dla CysHgN3O4: C 63,35 H 698 N 13,85,
znaleziono: C 57,39 H 6,34 N 14,41%.

Stosujac ogdlny sposéb opisany w przykladzie
CXIV otrzymano nastepujace N-pirazolilobenzami-
dy.

Przyktad CXV. N-[3-/1-etylo-1-metylopropy-
lo/-1H-pirazolilo-3]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 222—223°C, wydajnoéé 38%.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgsN3Os: C 65,23 H 7,60 N 12,68,
znaleziono: C 65,08 H 7,61 N 12,50%s. )

Przyklad CX VI N-[3-/1,1-dwumetylobutylo/-
1H-pirazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 211—213°C, wydajno§é 27%.
Widmo masowe M*: obliczono 330, znaleziono 331.
Widmo PMR (CDCly): 80,7—1,6/m, 13H, 1,1-dwume-
tylobutyl/, 3,81/s, 6H, CH,0—/, 6,51—6,77/m, 3H,
benzoil/, 7,2—17,5/m, 2H, pirazol/, 7,8—8,1 /szeroki
s, 1H, NH/ ppm.

Analiza elementarna:
obliczano dla C;sHuN3Os: C 6523 H 7,60 N 12,68
znaleziono: C 65,34 H 6,79 N 8,44%.

Przyktad CXVII N-[3-/1,1-dwumetylopropy-
lo/-1H-pirazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 235—237°C, wydajno$é 37%.

Analiza elementarna:
obliczono dla Ci7HaN3Os: C 64,33 H 730 N 1324,
znaleziono: C 64,20 H 7,03 N 12,09%.

Przyktad CXVIII Wytwarzanie N-[5-/1-
etylo-1-metylopropylo/-4H-1,2 4-triazolilo-3]-2,6-dwu-
metoksybenzamidu.
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A) Wytwarzanie 5-/1-etylo-1-metylopropylo/-3-
amino-4H-1,2,4-triazolu.

Do roztworu 13,1 g wodorotlenku potasowego w
40 ml wody wkroplono podczas mieszania roztwor
8,4 g dwucyjanodwuamidu w 50 ml acetonu. Mie-
szanine reakcyjng ochtodzono do temperatury 5°C
i wkroplono w ciggu 10 minut 14,0 g chlorku 2-ety-
lo-2-metylobutyrylu. Po zakoniczeniu wkraplania
calo$é mieszano w ciggu 15 minut w temperatu-
rze okolo 5°C a nastepnierozcieficzono wodg do
objeto$ci 600 ml. Wodny roztwér zakwaszono do
pH 5,5 kwasem octowym lodowatym. Wytracony
osad odsgczono, przemyto woda i suszono na po-
wietrzu, otrzymujac 5,45 g N-/2-etylo-2-metylobu-
tyrylo/-dwucyjanodwuamidu.

Produkt powyizszy zawieszono w 35 ml wody i
podczas mieszania dodano jednarozowo roztwér 1,1
g hydrazyny w 25 ml 2-etoksyetanolu. Mieszanine
ogrzewano w ciggu 45 minut w temperaturze
wrzenia, po czym ochlodzono do pokojowej tem-
peratury i mieszano w ciggu 12 godzin. Wytra-
cony osad odsaczono i suszono w ciggu 2 godzin
w temperaturze 90°C. Otrzymano 2,65 g 1-[5-/1-
etylo-1-metylopropylo/-4H-1,2,4-triazolilo-3]-mocz-
nika.

Powyiszy triazolilomocznik dodano do roztworu
3,0 g wodorotlenku sodowego w 30 ml wody i ca-
tosé og-rzeWaho w ciggu 12 godzin w temperaturze
wrzenia a nastepnie zakwaszono do pH 2,0 kwa-
sem azotowym. Wytracony osad odsgczono na go-.
raco i wysuszono. Otrzymano 2,65 g 5-/1-etylo-1-
metylopropylo/-3-amino-4H-1,2,4-triazolu w postaci
soli z kwasem azotowym.

Temperatura topnienia 131°C.

Powyzsza sél rozpuszczono w wodzie i zalkalizo-
wano roztwoér amoniakiem do pH 8. Rozpuszczal-
nik odparowano i pozostalo§é utarto z 25 ml ace-
tonitrylu, otrzymujac 1,1 g 5-/1-etylo-1-metylopro-
pylo/-3-amino-4H-1,2 4-triazolu.

B) Roztwoér 1,1 g triazolu i 1,43 g chlorku 2,6-
-dwumetoksybenzoilu w 75 ml toluenu ogrzewano
w ciggu 16 godzin w temperaturze wrzenia a na-
stepnie  mieszanine ochlodzono do pokojowej tem-
peratury i odparowano rozpuszczalnik pod zx_nniej-
szonym ci$nieniem. Gumowatg pozostato$§¢ chroma-
tografowano na zelu krzemiankowym, eluujac 50%e
roztworem octanu etylu w heksanie.

Frakcje zawierajace wedlug chromatografii cien-

kowarstwowej produkt polaezono i odparowano
rozpuszczalnik. Otrzymano 175 mmg (8%) N-[5-/1-
-etylo-1-metylopropylo/-4H-1,2,4-triazolilo-3]-2,6-
-dwumetoksybenzamidu o temperaturze topnienia
279—280°C. :
Analiza elementarna: obliczono dla CyHuN(Os:
C 61,45 H 7,23 N 16,87, znaleziono: C 60,94 H 7,14
N 15,99%. Widmo masowe M*: obliczono 332, zna-
leziono 333. .

Przyktad CXIX. Chlorek 2,6-dwumetoksy-
benzoilu poddano reakcji z 3-amino-1H-1,2,4-tria-
zolem w sposob opisany w przykladzie CXVIIL
Otrzymano N-/1H-1,24-triazolilo-3/-2,6-dwumetoksy-
benzamid o temperaturze topnienia 191—183°C.

Przyklad CXX. Wytwarzanie N-[-3-/1,1-
dwumetylo-etylo-/53-izotiazolilo]-2,6-dwumetoaksy-
benzamidu.
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A) Wytwarzanie 3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-amino-
-izotiazolu. '

Mieszanine 50,0 g ketonu cyjanometylo-III-rz.-bu-
tylowego i 250 ml etanolu zawierajgcego 200 ml
amoniaku ogrzewano w ciagu 16 godzin w tempe-
raturze 150°C. Mieszanine nastepnie ochlodzono do
pokojowej temperatury i odparowano rozpuszczal-
nik pod z.mmerzonym c1§memem Pozostalo$é roz-
puszczono w. 330 ml chlorku metylenu i dodano
0,7 g wodorotlenku potasowego i 52 ml siarkowo-
doru. Qéloéé ‘ogrzewano w ciggu 24 godzin w tem-
peraturze 80°C a nastepnie ochlodzono i zatezono
do sucha., Otrzymano 71 g 2,2-dwumetylo-3-amino-
-3—butenylot10karboksyam1du

800 mg powyziszego produktu rozpuszczono w 25
ml etanolu zawierajacego 5 ml 30% roztworu nad-
tlenku wodoru. i cato§é mieszano w ciggu 20 mi-
nut a nastepnie zatezono do sucha, otrzymujac
3-/1,1-dwumetyloetylo/-5-aminoizotiazol.

B) Roztw6ér powyizszego 5-aminoizotiazolu i 1,1g
chlorku 2,6-dwumetoksybenzoilu w 50 ml toluenu

ogrzewano w ciggu 2 godzin w temperaturze wrze-
nia. Wytracony osad odsgczono i wysuszono, otrzy-
mujgc 340 mg (30%) N-[-3-/1,1-dwumetyloetylo-5-
_-izatiazolilo]Jz,e-dwumetoksybenzamidu o tempera-
turze .topnienia 266—267°C.

.Analiza elemenacna:
obliczono dla C;sHgeN:QsS: C 59, 98 H 629 N 814,
znaleziono: C 59,71 H 6,15 N 8,74%.

Przyklad CXXI. Stosujac sposdb z przy-
kladu CXX otrzymano z wydajnoscig 70% N-[3-/1-
-etylo-l-metylopropylo/-5-izotiazolilo]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid o temperaturze topnienia 243—244°C.

Analiza elementarna:
obliczono dla CieHuN:OsS: C 62,04 H 6,94 N 8,04,

znaleziono:.C 62,21 H 6,73 N 8,24%.

Przyktad CXXII Wytwarzanie- N-[- -1,1-
-dwumetyloetylo/-pirydazynylo-3]-2,6-dwumetoksy-
benzamidu. .

A) Wytwarzanie 3-amino-6-/1,1-dwumetyloetylo/-
-pirydazyny.

. Mieszanine 58 g 3-chlom-6-ll;1 dwumetyloetylol-
-pirydazyny w 100 ml ciektego amoniaku -ogrzewa-
no w autoklawie w ciggu 24 godzin w temperatu-
rze 200°C. Nastepnie mieszanine ochlodzono do tem-
peratury pokojowej, przesqczono i przesacz odpa-
rowano pod zmnjejszonym ci$nieniem. Pozostalo$é
w postaci czarnego oleju chromatografowano na
zelu }L;rzemionkowym,_‘ eluujac octanem etylu i ben-
zenem. Odpowiednie frakcje polaczono i odparo-
wano - rozpuszczalnik otrzymujgc 2,08 g 3-amino-
-6-/1,1-dwumetyloetylo/-pirydazyny o temperaturze
topnienia 125—132°C. :

Analiza elementarna: -
obllczono dla CeHpiN,: C 6354 H 867 N 27 79
znaleziono: C 6374 H 8,49 N. 27,53%.

B) Roztwér 600 mg chlorku 2,6-dwumetoksyben-
zoilu w 100 ml {oluenu zawierajgcego 500 mg 3-
-amino-6-/t,1-dwumetylo/pirydazyny ogrzewano pod
azatem' w ciggu 21 .godzin w temperaturze wrze-
nia. Nastepnie mieszanine ochtodzono do pokojowej
temperatury i. wyirgcony osad odsgczono i -chro-
matografowano na. zelu krzemibnkowym, eluujac
octanem -etylu. - RS

Chromatografia clenkowarstwowa gléwnego pro-
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duktu sugerowala obecnos¢ malej ilosci dwuacy-
lowanego produktu. Osad rozpuszczono w 10 ml
etanolu i 10 ml 2 n roztworu wodorotlenku sodo-
wego i nastepnie alkaliczny roztwér ogrzewano w
ciggu 2 godzin w temperaturze wrzenia. Mieszanine
ochtodzono i zakwaszono 1. n kwasem solnym.
Wytracony osad odsjaczono i rekrystalizowano z
heksanu. Otrzymano 49 mg (5%) N-[6-/1,1-dwume-
tyloetylo/pirydazynylo-3]-2,6-dwumetoksybenzami-
du o temperaturze topnienia 163—165°C.

Analiza elementarna: -
obliczono dla Cy;HgNgOs: C 64,74 H 671 N 13,32,
znaleziono: C 64,95 H 6,41 N 13,28%.

Widmo masowe M*. obliczono 315, znaleziono 315.

Ponadto zsyntetyzowano szereg zwiazkéw wediug
wynalazku w reakcji odpowiedniego podstawione-
go halogenku benzoilu z aryloaming, Typowe przy—
klady podano ponizej.

Przyktad CXXIIIL N-[-5-/laetylo—1-mety-
lopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwu/metylotio/
/benzamid _
Temperatura topnienia 194—195°C, wydajnosé 42%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla Cy;HssNsOSs:
S 25,21
znaleziono: C 53,65 H 6,12 N 10,80 S 25 40‘/. N

Prz ykl ad CXXIV.  N-[5-/1-etylo-l-metylo-
propylo/-1,3,4- t1ad1azohlo-2]—2-metoksy-6-metylot10-
benzamid
Temperatura topnienia
44,7%,

Analiza elementarna: .
obliczono dla C;;HgsN3OsSs: C 55,86 H 6,3¢ N 11,50
S 17,54, znaleziono: € 55,93 H 6,17 N 11,23, S 17,37%.

Przyktad CXXV. N-[-5-/-n-propylocyklo-
pentylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetcksybenza-
mid
Temperatura
56,5%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla C;sHgsN3OsS: C 60, 78, H 671 ‘N 11,09
S 8,54,
znaleziono: C 61,08 H 6,76 N 11,40 S 8,29‘/0

Przyktad C XXVL N-[5-/1-/1-metyloeteny-
lolcykloheksylof-l 3 4-t1ad1azohlo 2]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid
Temperatura topnienia 226—228°C, wydajnosé 53‘/0

Anatiza elerhentarna:
obliczono dla® CmH..;N.O;S C 61 99 H 650 N 10,84
S 8,27,
znaleziono: C 62,20 H 6,52 N 10,55 S 8,04%.

Przykltad CXXVIIL N-[-5-1- 1zopropyiocy-
kloheksylo/-1,3,4- t1od1azohlo-2] 2,6- dwumetoksyben-
zamid
Temperatura
53,6%o.

Analiza elementarna:
obliczono dla C,.H"N.O.S (o] 61 67 H 6,99 N.10,79
S 8,23, . . " .
znaleziono: C 61,47 H 675 N 10,53 S -8,21%,

‘Przyktad CXXVIIIL N-[-5-/1-etylo-1,2-dwu-
metylo-2-propenylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2, o-dwume-
toksybenzamid. =~
Temperatura topnienia: 207—209°C wydajno%w%

Analiza elementarna:

C 53,51 H 6,08 N 11,01

184—185°C, - wydajnosé

topnienia 181—183°C, wydajnosé

>tcpn'lema 2924—2%6°C, wydajnosé
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obliczono dla Cy;sHgN3OsS: C 59,81 H 6,41 N 11,63
S 8,817,
znaleziono: C 59,65 H 6,40 N 11,56 S 9,02%.

Przyklad CXXIX. N-[-5-/1-etylo-l-metylo-
propylo-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2-metoksy-4-trojfluoro-
metylo-6-metylotiobenzamid.
Temperatura topnienia  224—225°C,
26,2s. ’

Analiza elementarna
obliczono dla CygHgsF3sN3OsS,: C 49,87 H 5,12 N 9,69
F 13,15 S 4,79,
znaleziono: C 49,65 H 4,92 N 9,90 F 13,40 S 14,81%

Przyklad CXXZX. N-[-5-/1-metyloetylo/-1,3,4-
-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 164—166°C, wydajnos¢ 29%s.

Analiza elementarna:
obliczono dla CyHi7N3OsS: C 54,72 H 5,54 N 13,68
S 10,42, ' '
znaleziono: C 54,65 H 552 N 13,62 S 10,90%.

Przyktad CXXXI N-/5-cyklopropylo-1,3,4-
-ti‘adiazolilo-2_l-2,6-dyvumetdksybenzamid.
Temperatura topnienia 194—196°C, wydajnosé 52%a.

Analiza elementarna: » '
obliczono dla C;H;sN3O,S: C 55,07 H 4,95 N 13,76

10, 50
1nalezxono c 55,37 H 5,18 N 13,66 S 10, 29%e,

Przyklad CXXXIL N-I3-etylo-5-lzoksazo-
lilo/-2,6-dwumetoksyamid.

Temperatura topnienia 132—134°C, wydajno$é 57%s.

Przyktad CXXXITI. N-/3-metylo-5-izoksa-
zolilo/-2,6-dwumetoksybenzamid. )
Temperatura topnienia 155—158°C, wydajnosé 70%

Analiza elementarna:
obliczono dIa CysH1(N3sOy:
O 24,40, '
znaleziono: C 59,85 H 567 N 10,40 O 24,63%

PrzykYad XXXIV. N—/3-n-heksylo 5-1zoksa-
zolilo/-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 119—121°C

Analiza elementarna:
obliczono dla C,gHgN:O4: C 65,04, H 7,28 N 8,43,
znaleziono: C 64,92 H 7,43 N 8,16%.

Przyklad CXXXV. N- B-etylo-s-lzoksazoh-
lo/-2,6-dwumetoksybenzamid.

Pemperatura topnienia 132—134°C, wydamoéé 56,6%.

Analiza’ eleméntarna:
obliczono dla C;;H;¢N:O,: C 60,86, H 584 N 10,14,
znaleziono: C 60,97, H 5,81 N 10,03%.,

Przyklad CXXXVL N-[-5-1- etylo- -metylo-
propylo/-1,3 4-oksad1azohlo-2]-2 6-dwumetoksyben-
zamid. o
Temperatura topnienia 190—192°C, wydajno$é 16’/.

Analiza elementarna:
ebliczono dla C;/HN3Os: C 61,36 H 6,91 N 1261,
znaleziono: C 61,99 H 6,84 N 13,29%.

Przyktad CXXXVII N-[-3-/1,1-dwumety-
laetylo/-1,2,4-tiadiazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenza-
mid. .
Temperatum
65,7%, ..

Analiza elementama
obliczono dla CysH1sN3jOsS: C 56,06 H 596 N 13,07
S 9,98,
znaleziono: C 56,07 H 5,72 N 12,89 S 10,25%s.

Przykiad CXXXVIIIL N-[-8-/1,1-dwume-

wydajnosé

C'59,5¢ H 538 N 10,68

topnéenia 180—-»-182°C wydajnosé
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tyloetylo/-1,2,4-oksadiazolilo-5]-2,6-dwumetoksyben-
zamid.

Temperatura topnienia 207—209°C

Analiza elementarna:
obliczono dla C;;Hl.N.04 C 59,01 H 6,27 N 13,76,
znaleziono: C 59,18 H 6,49 N 13,85%.

‘Przykltad CXXXIX. N-[-3-/1-etylo-1-mety-
lopropylo/-5-oksazolilo]-2,3,5-tré6jjodobenzamid.
Temperatura topnienia 167—168°C.

Analiza elementarna:
obliczono dila C15H11J|Og: C 29,58 H 2,64 N 4.31.
znaleziono: C 29,80 H 2,79 N 4,29%.

Przyktad CXL. N-[3-/1-etylo-1-metylopropy-
lo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetylotiobenzamid. .
Temperatura topnienia 114—116°C, wydajnosé 21%.

Przyktad CXLI N-[3-/1-metoksymetylo-1-
-metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksyben-
zamid.

Temperatura topnienia 164—166°C, wydajnosé 34%.

Przyktad CXLII ~ N-[3-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-=4-metylo-5-izoksazolilo]-2,6- dwumetoksy-
benzamid,

Temperatura topnienia 179—180°C wydamosé 37%.

Przyktad CXLIIIL N-[5-/1-etylo-1-metylo-
propylo/-1,3 4-orksadxazolxh-2]-2,6-dwumetoksyben-
zamid. .

Temperatura topmema 190—192°C, wydamogé 2%s.

Przyklad CXLIV. N-[5-/1-metylocykloButy-
lo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 218—220°C, wydajnosé 50%s.

Przyktad CXLV. N-[5-/1,12-tr6jmetylo-2-
-propenylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2, 6-dwumetoksyben
zamid.

Temperatura t'opmema 236—238°C, wydajnosé 66%s.

Przyktad CXLVIL  3-bromo-N-f5-/1-etylo-
-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2/2,6-dwutneto-
ksybenzamid.

Temperatura topnienia 183—165°C, wydajno$é 35%.

Przyktad CXLVIL N-[5-/11-dwunetylo-2-
-propenylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-z,s-dwumetoksyben-
zamid. ;

Temperatura topnienia 225—228°C, wydajnosé 52%.

Przyktad CXLVIIL N-/5-cykloheptylo-
-1,3,4-tiadiazolilo-2/-2,6- dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 213—215°C, wydajnosé 80%.

Przyktad CXLIX. N-[5/-1 1-etylo-1-metylo-
pentylol-l 3,4-tiadiazolilo-2]+2,6- dwumetoksybenu-
mid.

Temperatura topnienia 141-—143°C wydajnoSé 49%.

Przyktad CL N-[5-/1-etylo-1- -propylobutyle/-
-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2, 6-dwumetoksybenzamid.
Témperatura topnienia 216--218°C, wydajno#é 48%.

Przyktad CLI N-[5-/1-etylo-13-dwumetylo-
butylol-l 3 btxadnazolxlo-zl-z 8-dwumetoksybenza-
mid. 9
Temperaturd topnierita 166—168°C, wydajnosé 18%.

Przyklad CLII N-[5-/1-etylo-1-metylohéek-
sylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2}-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 107—109°C, wydajno#é 37%.

Przyktad CLIIL N-[-/l1-etylo-12-dwumety-
lopropylo/-=1,3,4-tiadiazolilo-2]-2 6—dwumetoksybeh-
zamid.

Temperatura topnienia 205—207°C wyda]méé 29%/s.

Przykiad CLIV. N-[5-/1,1-dwumetylo- 2 -me-
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toksypropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksy-
benzamid.

Temperatura topnienia 202—203°C.

Przyktad CLV. N-[5-1-metylotio-1-metylo-
propylo/-1,3,4-tiadiazoelilé-2]2,6-dwumetoksybenza-
mid.

Temperatura topnienia 223—224°C, wydajnosé 52%e.

Przyktad CLVI. N-[5-/1-etylo-1,2-dwume-
tylobutylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksyben-
zamid.

Temperatura topnienia 197—199°C, wydajnosé 15%.

Przyktad CLVIIL N-[6-/1-etylo-1-metylo-
propylo/pirydazynylo-3]-2,6-d wumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 145—147°C, wydajnosé 68%s.

Przykitad CLVIII N-[6-/1-etylocykloheksy-
lo/-pirydazynylo-3]-2,6~-dwumetoksybenzamid.

Przyktad CLIX. N-[5-/1,1-dwumetoksyme-
tylo/etylo-3-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 164—166°C, wydajnosé 77%.

Przyktad CLIX. N-[5-/1,1-bisacetoksymetylo/
letylo-13,4-tiadiazolilo-2-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 115—125°C, wydajnosé 3%.

Przyktad CLX. N-[5-/2-metylo-1,3-ditianylo-
-2/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 259°C, wydajnosé 2%.

Przyktad CLXI N-[5-/2,2-dwuchloro-1,1-
-dwumetyloetylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumeto-
ksybenzamid.

Temperatura topniepia 211—213°C, wydajno$é 33%.

Przyklad CLXII N-[5-/1,3-ditianylo-2/-1,3,4-
-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid.
Temperatura topnienia 200—208°C, wydajno$é 60%.

Przyktad CLXIII Wpytwarzanie N-[5/4/-/
11,1-dwumetyloetylo/-2-imidazolilo]-2,6-dwumetoksy-
benzamidu.

A) Wytwarzanie, 2 amino-5-/1 l-dwumetyloetylo/
/-imidazolu.

Do roztworu 6,8 g chlorowodorku aminometylo-/
/1,1-dwumetylo/-etyloketonu w 30 ml wody doda-
no porcjami podczas mieszania 5,0 g cyjanamidu.
Warto$é pH mieszaniny doprowadzono do 60 1 n
roztworem wodorotlenku sodowego i calo§¢ mie-
szano i ogrzewano w temperaturze 90°C w ciggu
35 minut. s T . ;

Mieszanine nastepnie ochlodzono do pokojowe]j
temperatury, rozcieficzono 100 ml wody i ekstra-
howano. kilka razy eterem etylowym.' Warstwe
wodng zalkalizowano roztworem wodorotlenku
amonowego. i zn6w ekstrahowano kilka razy ete-
rem etylowym. Poljczone ekstrakty eterowe zate-
zono do sucha. Stalg pozeéstalo$§é rozpuszczono w
20 ml 6 n kwasu solnego i ogrzewano w ciggu 16
godzin. w temperaturze wrzenia, po czym ochlo-
dzono i zatezono. Oleistg pozostalo$é rozpuszczono
w wodzie i roztwér zalkalizowane do pH 8,5. Al-
kaliczng mieszanine ekstrahowano -kilka razy ete-
rem etylowym. Poljczone: ekstrakty eterowe prze-
myto weodg, suszono i odparowano rozpuszczalnik
ped zmniejszonym ci$nieniem. Otrzymano 0.5.g 5-/14-
-dwumetyloetylo/-2-aminoimidazol. PMR/DMSO-ds

8: 1,17/s, 9H, II-rz.-butyl/, 547/NH,, NH/, 6,1/s,
1H protony aromatyczne/ppm,

B) Mieszanine 0,5 g powyiszego 2-ammorm1da—’

zolu i 0,72 g chlorku 2,6-dwumetoksybenzoilu w
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50 ml benzenu ogrzewano w ciggu 16 godzin w
temperaturze wrzenia. Mieszanine nastepnie ochto-
dzono i odparowano rozpuszczalnik pod zmniej-
szonym ci$nieniem. Pozostalo§é¢ rozpuszczono w 25
ml etanolu i znéw odparowano rozpuszczalnik pod
zmniejszonym ci$nieniem. Oleistg pozostato§é
oczyszczano droga preparatywnej ch»romht-ografii
cienkowarstwowej. Otrzymano 25 ml N-[5-/4/-]1,1-
-dwumetyloetylo/-2-imidazolilo]-2,6-dwumetoksy-
benzamidu o temperaturze topnienia 170—173°C.
Widmo PRM (DMSO-dg)d: 1,2 (s, 9H, III-rz. butyl),
3,74 (s, 6H, CH;0-), 6,38—17,41 (m, 5H, protony aro-
matyczne) ppm.

Przyktad CLXIV. Wytwarzanie N-[5-/1-
-etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo- 2] 2 6-dwu-
metoksybenzenokarbotioamidu.

W 75 ml dioksdnu zawieszono 5 g (0,015 mola)
N-[5-/1-etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
-2,6-dwumetoksybenzamidu i dodano 4,7 g (75 mil)
pieciosiarczku fosforu, po czym calo§é ogrzewano
w temperaturze wrzenia w ciggu 3 godzin, w at-
mosferze azotu. Mieszanine nastepnie ochlodzono
i przesgczono. Przesgcz wlano do, 200 ml wody,
mieszano w ciggu 1 godziny, i odsaczano wytrgcony
osad, ktory oczyszczono droga wysokosnieniowej
chromatografii cieczowej. Otrzymano z wydajnos-
cig 17,6% tytulowy zwiazek o temperaturze top-
nienia 202—204°C.

Przyktad CIXV. Wytwarzanie N-[3-/1-etylo-
-1-metylopropylo/-5-izoksazolilo] -2,6-dwumetoksy-
benzenokarbotioamidu.

W 150 .ml toluenu zawieszono 6,0 g (0,018 mola)
N-[3-/1-etylo-1-metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
-dwumetoksybenzamidu i 7,28 g (0,018 mola) od-
czynnika, Lawessona i calo$¢ mieszano i ogrzewa-
no do wrzenia. -Poczatkowo roztwér mial barwe
z61ta, przechodzaca w miare postepu reakcji w
pomaranczowg. Wtedy mieszanine ochtodzono do
temperatury pokojowej i odparowano toluen pod
zmniejszonym ci$nieniem. Do statej pozostatosci do-
dano chlorku metylenu i mieszanine przesaczono.

Przesgsacz. odparowano pod zmniejszonym ci$-
nieniem. Pozostaly czerwonopomaranczowy gesty
olej naniesiono na kolumne wypelniong ladowa-
nym na sucho zelem krzemionkowym (500 g) i elu-
owano chlerkiem metylenu. Nastepnie byl eluuowa-
ny tytulowy produkt w postaci z6itego roztworu.
Polaczone odpowiednie frakcje odparowano pod
zmniejszonym cisnieniem. i otrzymano krystalicz-
ny tytulowy produkt (4,1 g) o temperaturze top-
nienia 110—112°C.

Przyktad CLXVL Wytwarume soli. sodo-
wej N-[5-/1,1-dwumetoksymetylo/etylo-3-izoksazoli-

l1o]-2,6-dwumetoksybenzamidu. -

3,64 g (001 mola) N-[5-/1,1-dwumetoksymetylo/-
-etylo-3-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamidu roz-
puszczono pod azotem i w pokojowej temperaturze
w 75 ml czterowodorofuranu. Do roztworu wkro-
plono podczas mieszania 0,432 g (0,009 mola) wo-
dorku sodowego. Calo§¢ miedzano az do Wytra-
cenia si¢ “tytulowego zwiazku w postaci bialego
osadu.

Po wysuszeniu pod zmniejszonym cisnieniem hi-
groskopijruego produktu otrzymano 2,25 g 3oli so-
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dowej. Uwolniony produkt mial temperature top-

nienia 82—84°C.

Przykiad CLXVII Wytwarzanie soli so-
dowej N-[5-/1-etylo-1-metylopropylo/-3-izoksazolilo]-
-2,6-dwumetoksybenzamidu.

Tytulowy zwigzek otrzymano jak w poprzed-
nim przykladzie, stosujac jako rozpusz¢zalnik mie-
szanine 1:1 chlorku metylenu i bezwodnego ete-
ru etylowego. Temperatura topnienia 218—220°C,
wydajnosé 83%.

Stwierdzono, ze benzamidy o wzorze 1 wykazujg
uzyteczng aktywnosé chwastobdjczag wobec wielu
gatunkéw chwastéw wystepujacych powszechnie
na obszarach uzytecznych upraw, takich jak ros-
liny zbozowe i podobne. Selektywng aktywnosé
chwastob6jcza badano w wielu standardowych tes-
tach szklarniowych i na otwartych polach.

Jedynym z takich testéw jest test na wielu ros-
linach, prowadzony w szklarni, w kwadratowych
plastykowych donicach wypelnionych wyjatowio-
na piasz,czysto—glixﬁasté glebg, w ktérych zasadzo-
no sadzonki pomidoréw, palusznika krwawego
i szarlatu. Kazdgq donice nawozono 158 mg nawo-
zu sztucznego 23—21—17, cztery dni przed trakto-
waniem testowym zwmzluem

Testowe zwiazki rozpuszczano w mieszaninie 100
ml acetonu, 100 ml etanolu, 1,174 g preparatu To-
ximul R i 0,783 g preparatu Toximul S. Toximul
R i Toximul S s3 mieszaninami anionowych i nie-
jonowych sSrodkéw powierzchniowo czynnych, wy-
twarzanym przez Stepan Chemical Company,
Northfield, Illinois. Kazdy testowany zwigzek roz-
puszczono w iloSci 20 mg w 2 ml rozpuszczalnika
i nastepnie rozcieniczono do 8 ml zdejonizowana
woda. Otrzymywane preparaty stosowano w do-
nicach z roslinami w skutecznej dawce wynosza-
cej okolo 16,9 kg/ha zwigzku.

Testowane zwiazki podawano po wschodzie do
cze$ci donic i przed wschodem do pozostatych. Sto-
sowanie po wschodzie wykonywano rozpylajac roz-
twér zawierajacy testowy zwigzek nad wzeszltymi
roslmaml po uptywie okolo 12 dni po zasianiu. Sto-
sowanie przed wschodem wykony'wano opryskujac
glebe po uplywie jednego dnia od zasiania ro§-
lin.

Po opryskaniu testowanymi zwiazkami donice
umieszczano w szklarni i nawadniano ile trzeba.
Obserwacje prowadzono po uplywie okolo 10—13
dni po stosowaniu testowanych zwiaz‘kéw. Nie
opryskiwane kontrolne rofliny stuzyly jako stan-
dardy dla kazdego testu. Aktywno§é chwastobéj-
czg testowanych zwigzkbébw oznaczano stosujgc ska-
Ie 0od 1 do 5.

W tej skali 1 oznacza brak uszkodzenia rofliny,
2 niewiglkie uszkodzenie, 3 umiarkowane uszko-
dzenie, 4 powaine uszkodzenie, 5 $mieré rofliny
lub brak jej wzrostu. Rodzaj uszkodzenia rosliny
okre$lano stosujgc nastepujgey kod hterowy

A — opadanje lifci

B — zgorzel
C —chloroza
D — $mieré
E — epinastia

F — zmiany w strefie wzrostu
G — ciemna zielefi

10

13

30

3

40

45

38

I — zwiekszony wzrost roslin

L — miejscowa martwica

N — brak kielkowania

P — purpurowa pigmentacja

R — zmniejszone kielkowanie

S — zatrzymanie rozwoju

U — nieokreflone uszkodzenia

Zwigzki wywolujgce uszkodzenia roslin rzedu 4
lub 5 przyjmowano za bardzo aktywne, natomiast
uszkodzenia rzedu 1 lub 3 uwazano za umiarko-
wanie aktywne.

W tablicy 1 przedstawiono aktywno§é chwasto-
bojczqg typowych benzamidéw wedlug wynalazku
oznaczong w tekscie na wielu roslinach opisanym
uprzednio.

Podobne badania szklarniowe prowadzone sto-
sujgc siedem gatunk6éw roslin, w celu dalszego
oznaczenia aktywnosci chwastobdjczej benzamidow
wedlug wynalazku, Testowane zwiazki formulo-
wano w sposob podany uprzednio, z tym tylko,
ze okolo 4 g/100 ml zwiazku rozpuszczano w roz-
puszczalniku zawierajacym $rodek powxerzchmo-
wo czynny i nastepnie 1 cze$é roztworu rozcief-
czano przed stosowaniem do ro$lin 12 czesSciami
wody. Dawka stosowanego zwigzku wynosila 9
kg/ha. Typowe wyniki powyzszych badaf przed-
stawiono w tablicy 2.

Aktywnos¢ chwastobbjczg szeregu benzamidow
wedlug wynalazku badano dla réznych dawek w
tekscie szklarniowych z wykorzystaniem wielu ga-
unkéw ro$lin. Stosowano szereg dodatkowych ga-
tunkéw chwastéw i roélin uprawnych w celu ozna-
czenia selektywno$ci dzialania chwastobbjczego
zwigzkéw. Zwigzki formulowano w.spos6b opisa-
ny uprzednio i stosowano przed wschodem do za-
siewéw. Wyniki dla szeregu zwigzkéw wedlug
wynalazku przedstawiono w tablicy 3.

Jak stwierdzono uprzednio, wiekszo$é zwigzkow
wedlug wynalazku jest silnymi $rodkami chwasto-
béjczymi, nawet przy stosowaniu w matych daw-
kach do gleby lub na powierzchnie roSlin, przed
lub po wschodzie. Wiele zwigzkéw wykazuje na-
wet wiekszg aktywno$é¢ przy podawaniu do gle-
by przed zasadzeniem sadzonek upraw. :

Podawanie przed zasianiem jest szczegélme ko-
rzystne, gdy stosuje sie benzamidy o mniejszej niz
pozadana aktywnosci lub selektywnosci przy poda-
waniu powierzchniowym. Np., opisany w przykla-
dzie LII' N-[3-/1-metyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
-dwumetoksybenzamid nie hamuje sily wazrostu
pomidoréw, palusznika lub szarlatu przy podawa-
hiu zaré6wno przed jak i po wschodzie w dawce
okolo 16,9 kg/ha. Jesli natomiast zwigzek ten po-
dawano w dawce okolo 16,9 kg/ha do gleby za-
siewem, woéwczas hamowal on catkowicie wzrost
pomidoréw, gorczycy polnej i komosy bialej oraz
wykazywal znaczng aktywno$é chwastobbjcza wo-
bec szarlatu, burakéw cukrowych i bieluni kedzie-
rzawej.

Aktywnosé¢ chwastobbjczq szeregu zwmzk()w
wedlug wynalazku badano po podaniu przed za-
siewem. Badania prowadzono rozpuszczajac odpo-
wiedniq ilo§é testowanego zwigzku w 2,5 ml 50%
roztworu acetonu w etanolu. Roztw6r nastepnie
rozcieniczano do 12,5 ml dejonizowang wody. Pre-
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39 40
Tablica 1
. Przed wschodem Po wschodzie
Zwigzek z przy- _ —
kiadu nr pomidory . p;::s;zvréx}l,( szarlat pomidory I;(arw awy szarat
I 5N 5N 5N 4BS 4BS 4BS
II 1 1 5N 1 1 1
II1 4RS 3s 4RS 1 1 1
v 1 1 5N 5D 1 4CBS
A4 1 1 3RS 4CBS 4BS- 5D
IX 5N 2CBS 5N 2CBS 1 1
X 3RS 3RS 4RS 3GS 1 1
v 5N 5N 5N 4BS 2BS 4BS
XVI 5N 4RS 5N 4BS 3CBS 4CBS.
XVII 5N 4S8 5N 3SB 3SB 3SB
XVIII 28 38 5D 5D 28 4SB
U 1 1 5N 1 1 1
III ‘5N 5N 1 28 1 1
XXIV 5N 5N 5N 4CFS 2BS 3FS
XXV 5N 5N 5N 5D 1 5D
- XXIX 5N 5N 5N 3FS 1 3FS
XXXIII 1 1 5N 1 1 1
XXXVII 1 5D 1 1 2CBS 1
LIV 5N 5N 5N 4CB 1 4CB
LV 1 5N 5N 4FS 28 3FS
LVII 1 4RS 4RS 1 1 1
LVIII 5N 5N 5N 2FS 1 1
LXI 5N 4RS 5N 4BS 1 4BS
LXIV 4RS 1 5N 2FS 1 1
LXVII 1 28 5N 1 1 1
LXIX 1 1 1 1 2BS 2BS
LXXI 5N 1 5N 4CBS 2PBS 4BS
LXXIII 4RS 2RS 4RS 4BS 2PBS 4BS
LXXIV 5N 5N 3BS 3BS 2BS 3BS
LXXV 4RS 1 5N 2CBS 1 1
LXXVI 5N -~ 5N 5N 4BS 2BS 5D
LXXIX 38 4S 38 1 1 1
LXXX 5N 3RS 5N 1 1 1
LXXXII 5N 1 5N 2CS 1 1
LXXXVI 1 1 1 2CBS 2BS 3BS
XC 5N 5N 5N ACFS 2BS 3FS
XCcv 5N 5N 5N 4BS 3BS 4FS
XCVIII 1 1 5N 1 1 1
XCIX 1 1 5N 1 1 1
Cv 4RS 1 4RS 1 1 3RS
CVII 4RS 3RS 4RS 28 2BS 2FS
CVIII 3RS 28 5N 1 1 2BS
CIX 5N 3RS 5N 4FS 2PBS 4FS
CXVI 5N 4RS 4RS 3GDFS 2BS 1
CXVII 3RS 2RS 4RS 4BS 2BS 3BS
CXIX 2CBS 2CBS 28 4CBS 4CBS 4CBS
CXXII 5N 5N 5N 4CBS 2BS 5D
CXXXII 1 1 1 1 1 1
CXXXIV 1 1 1 1 1 1
CLXIII 5N 5N 5N 3CBS 1 2CS

paratem tym opryskiwano okolo 27,5 litra przesia-
nej autoklawowanej szklarniowej ziemi.

Testowany zwigzek mieszano z glebg w modyfi-
kowanym bebnie  do mieszania cementu. Glebe te
przenoszono nastepnie do nanaczyhn w szklarni i za-
siewano rézneé rodzaje chwast6w i upraw. Zasiewy
przetrzymywano w szklarni i nawadniano w razie

potrzeby od dotu. Po uplywie szefciu dni od po-
60 dania zwigzkéw i zasiania oceniano stopief uszko-

dzenia roslin, stosujac skale ocen od 0 do 10, w

ktérej 0 oznacza brak uszkodzen a 10 catkowi-

t3 Smieré rosliny. Wyniki takiego typowego testu

z podawaniem do gleby przed zasiewem przedsta-
6 wiono w tablicy 4. ’
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Tablica

Zwiazek Stosowana

Podawanie do gleby przed zasianiem

dawka
kg/ha

z przykladu

nr lucerna

szarlat

bielun
dziedzie-
rzawa

buraki
cukrowe

komosa
biala

gorczyca

pomidory
polna

XLVI
XLVIII
LII

LXV
LXXVIII
LXXXV
C

CvI

16,9
15,9
16,9
16,9
16,5
8,9
16,9
16,9
CX 16,9
CXXI 4,5
CXXXIII 9
CXXXV 16,9
CXXXVI 16,9
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10 10
10 10
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10 10
10 10
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10 10
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Szereg korzystnych benzamidéw wedlug wyna-
lazku badano w wielu testach na otwartym polu
dla oznaczenia ich skuteczno$ci, selektywnoscl ito-
lerancji upraw. W ‘typowym tescie polowym ben-
zamidy podawano przed wschodem w postaci wod-
nego oprysku do gleby z zasiang uprawa zbozo-
wa i gatunkami chwastéw rosnacych powszechnie
w tych uprawach. Badania prowadzono rutynowo
na czterech losowo wybranych poélkach zawiera-
jacych cztery rosliny. Badano sile wzrostu upra-

wy, niszczenie chwastow, uszkodzenia upraw,
wzrost roslin uprawnych i uszkodzenia korzeni.
Jedno z takich polowych badan prowadzono w
Wielkiej Brytanii w celu oznaczania skutecznosci
i selektywnosci dzialania kbrzystnych benzamidow
przy podawaniu powierzchniowym do gleby przed
wschodem pospolitej pszenicy. Obserwacje prowa-
dzono po uplywie 25 dni pod podaniu w celu zba-
dania sily wzrostu poddawanej zabiegowi pszeni-
cy w poréownaniu do roslin kontrolnych i dla ozna-
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Tablica 5
. . .| Niszcze- | Niszcze- ”I~.Ixszczc- Niszcze- |-
Dawka Sila Niszczenie nie pray- | nie dzi- - nie czech- nie
Stosowany zwigzek kg/ha wzrostu wyczyrica culii Kiego rzycy gwiazd-
‘upraw polnego czepnej | rumianku gr.zeble‘- nicy
niowej

N-[3-(1-etylo-1-metylobutylo- 0,25 96 40 20 100 91 100
(-5-izaksazolilo]-2,6-dwumetoksy- | 0,50 93 68 8 100 100 100
benzamid 0,75 96 53 5 100 100 100
(zwiazek z przykiadu XIV) 1,0 93 73 27 100 100 100
N-[3-(1-metylocykloheksylo)- 0,25 97 56 0 100 100 100
5-izoksazolilo)-2,6-dwumetoksy- 0,50 98 59 3 100 100 100
benzamid 0,75 94 61 3 100 100 100
(zwiazek z przykladu XVII) 1,0 93 54 5 100 100 100
N-[3-(1-etylocykloheksylo)-5-izo- 0,25 9% 83 18 100 94 100
ksazolilo]-2,6 dwumetoksybenza- 0,50 97 55 28 100 98 100
mid 0,75 96 83 25 100 100 100
(zwiazek z przykladu XIX) 1,0 93 84 63 100 100 100
N-[3-{1,1-dwumetyloetylo)-5-izo- 1,0 96 60 10 100 83 100
ksazolilo]-2,6-dwumetoksybenza- . ‘
mid
(zwiazek z przykladu VI)
N-[3-(1-etylo-1-metylopropylo)- 1,0 92 66 93 100 100 100
-5-izoksazolilo]-2,6-d wumetoksy- - )
benzamid
(zwigzek z przykladu VII) L
kontrola 100 0 0 0 0 0

czania stopnia niszczenia réznych gatunkéw chwas-
to6w przez benzamidy.

Wyniki préb polowych zestawmno w tablicy 5.’

Dane dotyczace sily wzrostu uprawy podano w
poréwnaniu do pszenicy nie poddawanej zabie-
gowi, przyjmujac jej sile wzrostu za 100%. Stopief
niszczenia chwastéw podano w procentach w sto-
sunku do chwastéw kontrolnych, bazujgc na obser-
wacjach wizualnych.

W celu okreSlenia aktywnoéci chwastobéjczej
i tolerancji upraw w stosunku deo réznych korzyst-
nych benzamidéw, prowadzono badania polowe w
Brazylii, w poréwnaniu z handlowymi S$rodkami
chwastobdjczymi o nazwach trifluralin i metribu-
zin. Srodki chwastob6jcze stosowano w postaci
wodnych mieszanin do opryskiwania i mieszano je
przed zasiewem z glebg za pomocg bronowania
brong talerzowsy. .

Traktowane i nietraktowane pola obsiewano orze-
chami arachidowymi, soja, bawelng, i kukurydzy.
Obserwacje prowadzono po 16 i 36 dniach po oprys-
kiwaniu. Opryskiwane pola poréwnywano z nie-
opryskiwanymi kontrolnymi dla ustalenia % wscho-
du upraw, % uszkodzenia upraw, % biomasy i %
uszkodzenia korzeni. W tablicy 6 zéstawiono wy-
niki dzialania réiznych zwiazkéw chwastobdjczych
na uprawy. W tablicy 7 przedstawiono stopiefi nisz-
czenia przez r6ime $rodki chwastobbjcze réinych
gatunk6w chwasté6w pospolicie wystepujacych w
omawianych uprawach.

W celu okreSlenia skuteczno§c1 chwastobéjczej
i tolerancji upraw prowadzono badania polowe w
Kanadzie, stosujac r6zne korzystne benzamidy, sa-
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me lub w kombinacji z handlowym $rodkiem
chwastobdjczym o nazwie trifluralin. Srodki chwas-
tobdjcze stosowano w postaci wodnej mieszaniny
do opryskiwania. Na pélkach zasiewano .ziarna
jeczmienia i Téznych gatunkéw chwastéw, po czym
$rodek chwastobdjczy mieszano z glebg stosujac
brone zebowg. Uszkodzenia ro$lin obserwowano wi-
zualnie, stosujac skale ocen od 0 do 10, w ktérej
0 oznacza brak uszkodzen a 10 calkowita $mieré

rosliny. ’

Obserwacje prowadzono po uplywie 26 dni od za-
siania ziarna i zastosowania $rodka chwastobéj-
czego, z jednym wyjatkiem, ze wydajno$é uprawy
oceniano po uplywie 84 dni od traktowania Srod-
kiem. Procent niszczenia réznych gatunkéw chwas-
téw obecnych w uprawach zbozowych takich . jak .
jeczmien, oznaczano przez poréwnanie z polem
kontrolnym. Wyniki polowe .testu zestawiono w
tablicy 8.

Jak widaé z przedstawionych, benzamidy wedlug
wynalazku ‘Wykazujq szeroki -zakres aktywrnoéci
chwastobéezej. Niektére zwiazki wykazujg réw-
niéz: pewng aktywno$é owadobbjczq. Dalszg cenhy-
wilasciwodciq. wynalazku jest spos6b -niszczénia
wzrostu niepozadanych roélin, polegajacy na sto-
sowaniu w miejsce, gdzie pozgdane jest niszczenie
skutecznej chwastobdjczé iloSci benzamidu wedlug
wynalazku.

Poniewaz zwiazki wedlug wynalazku sg zdol-
ne do niszczenia i hamowania ‘wzrostu wielu
chwastéw i niepozadanych ro§lin zwykle rosnacych
na obszarach pozadanych upraw, takich jak upra-
wy zbozowe i podobne, sposéb wedlug wynalazku
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Tablica 6
orzechy arachidowe
Dawka % wschodu % ud.szkoze- % usz.kodze- % biomasy % uszl«')dze—
Zwiazek .z przykladu nr kg/ha po 16 dniach ‘| ro§lin po |- ro§lm.po ro$lin po korzcn.l po
: 16 dniach 36 dniach 16 dniach 36 dniach
1 0,13 93 7 17 101 0
0,25 83 20 27 87 0
0,50 70 37 37 82 40
1,0 70 40 53 83 23
VI 1,0 73 20 3 83 0
2,0 83 13 13 90 10
XXVIII 0,13 83 20 13 92 0
0,25 93 13 17 102 0
0,50 83 17 20 92. 0
1,0 80 30 30 105 10
LXI 0,13 93 7 0 92 0
0,25 87 13 13 98 0
0,50 77 20 20 84 0
1,0 67 37 40 80 28
Trifluralin 0,96 80 27 20 30 0
Metribuzin 0,49 77 50 47 92 0
" kontrola 100 0 0 100 0
Soja '
1 2 3 4 5 6 7
S 0,13 53 37 30 51 0
e 0,25 43 47 33 42 0
' 0,50 37 57 53 26 0
1,0 13 87 77 7 0
vI 1,0 93 7 3 88 0]
) 2,0 97 0 0 103 0
XXVIII 0,13 87 10 - 10 81 0
0,25 80 13 27 89 0
0,50 60 ' 40 27 46 0 -
) 1,0 43 53 40 30 0
LXI 0,13 97 0 0 99 0
* ‘ 0/25 87 17 13 77 (VN
' 0,50 63 30 27 " 54 0
< . " : 1,0 37 60 47 31 0
Trifluralin : 0,96 73 30 17 60 0
Metribuzin 0,49 90 13 7 87 0
Kontrola : § 100 0 0 100 - 0

jest szczegdlnie przydatny de stosowania w takich
uprawach..: Np. benzamidy bardzgo skutecznie nisz-
czg i hamujge wzrast takich chwastow. jak chwast-
njca, jednosigonna, ' komosa biale; . naparstnica z61-
ta; proso jesiennie, dzika gryka, palusznik krwa-
Wy, gorczyea,- szarlat, rzepiefy, zaslarz Avicenny,
bielua kedzierzawa, powdj, pozybyt; cynia i wiele
innych wegetatywnych gatunkéw, znanych jako
niepozgdane chwasty i trawy.

- Zwiazki wedlug- wynalazku s3 toksyczne wobec
takich niepozadanych chwastow i traw ale nie
dzialajg szkodliwie nu uzyteczne uprawy, takie jak
zboza, np. pszenica, jeczmien owies i ryz. Zwigzki
wediug wynalazku .mozna tez stosowaé do zwalcza--

nia niepozadanych ros$lin w uprawach takich ‘jak
kukurydza, soja, orzechy arachidowe, bawelna i po-
krewne. To selektywne dzialanie chwastobéjcze-
jest cenny zaleta dla praktycznego stosowania wy-
nalazku. oo ;- > .
Zwigzki wedlug wynalazku mozna rdéwniez sto-
sowa¢ do niszczenia ‘niepozgdanej roslinnosci na
nieuprawianych obszarach, np. podczas realizowa-
nia programu chemicznego ugorowania, szczegoélnie
pod pszenice. : o
Benzamidy wediug wynalazku mozna roéwniez
stosowaé w mieszaninach z dowolnymi znanymi
i spowszechnie stosowanymi. sSrodkami chwastob6j-
czymi. Np. korzystny spos6b niszczenia chwastow
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cd. tablicy 6 Bawelna
1 2 o 3 4 .5 6 7
1 0,13 83 17 17 - 96 0
0,25 80 23 30 T 85 0
0,50 70 33 30 80 -0
1,0 43 53 43 38 0
VI 1,0 90 10 0 97 0
2,0 | 87 13 3 104 0
XXVIII 0,13 97 "3 0 112 0
0,25 %0 10 23 92 (]
0,50 80 27 13 97 0
1,0 90 13 20 84 0
LXI ‘ 0,13 93 7 ) 117 0
0,25 73 17 7 97 0
0,50 90 17 7 94 0
‘. 1,0 80 17 23 94 0
Trifluralin 0,96 93 20 23 108 0
Metribuzin 0,49 : 37 73 67 24 0
Kontrola . 100 0 0o 100 0
cd. tablicy 6 Kukurydza
1 2 3 4 5 6 7
I 0,13 . 93 30 27 86 0
0,25 90 33 30 88 0
0,50 : 87 43 37 , 89 0
1,0 77 57. 60 85 37
- VI 1,0 97 - 3 .3 94 0
2,0 . 93 13 3 .90 3
XXVIII 0,13 97 7 10 94 0
0,25 83 33 17 84 0
0,50 90 13 20 79 0
1,0 90 27 27 91 0 .
LXI 0,13 97 17 3 95 0
0,25 93 13 7 95 0
0,50 87 30 13 86 ]
1,0 90 40 30 83 0
Trifluralin 0.96 77 47 37 74 3
Metribuzin 1 0,49 ) 77- 60 57 84 0
kontrola 100 0 0 100 0

- wedlug wynalazku polega. na .stosowaniu benza-
midu 1jcznie z jednym lub kilkoma $rodkami
chwastob6jczymi, g szczegélnodci z jednej lub kil-
koma zwigzkami niszczacymi trawy, takimi jak
dwunitroanilinowe zwigzki chwastob6jcze, np. tri-
ﬂuralm, butralin, dinitramine, nitralin, proflura-
lin, prodiamine, oryzalin, izopropalin, ethafluralin,
benefin, fluchloralin, pendimethalin i podobne.
Innymi zwigzkami chwastob¥jczymi, ktére moz-
na stosowaé w kombinacji z bénzamidami- wedlug
wynalazku sg: alachlor, ametryn, amitrole, atrazi-
ne, benzazon, bifenox, butachlor, butam, buthida-
zole, -chloramben, chlorbromuron, cyanazne, di-
chloroprop, dinoseb, fenaclinuron, methazole, me-
tolachlor, metribuzin, nitrofen,  pebulate, prometon,
prometryn, propachlor, simazine, terbutryn, tnal-
late, trichopyr i podobne.

Stosowanie benzamidéw wedlug wynalazku w
kombinacji z innymi $rodkami chwastobdjczymi
prowadzi do niszczenia chwastéw w szerszym. za-
kresie niz jest to z reguly motliwe przy uiyciu
samych benzamidéw lub samych imnych $rodkéw
chwastobdjczych, takich jak triflurafin. ‘Takie kom-
binacje sg szczegllnie korzystne w przypadku upraw

zbozowych.

Benzamidy modna takte stosowaé w po!aczeniti
z chemikaliami rolniczymi wykorzystywanymi  do
zwalczania szkodnikéw innych niz niepozadane rof-

y hfxy Mozna je wiec stosowaé z powodzeniem w

kombinacjach ze $rodkami owadobdjczymi, grzy-

" bobbjczymi, niecieniob6jczymi oraz innymi $rod-

kami chwastob6jezymi.
Zgodnie ze sposobem wedlug wynalazku benza-
mid wedlug wynalazku mozna stosowaé po wscho-



127 767

59 60
Tablica 7
Zwiazek z przykladu Dawka
nr kg/ha
1 0,13 7 0 7 17 0 10
0,25 83 10 27 37 20 10
0,50 90 17 57 60 27 0
1,0 93 60 73 80 70 13
VI 1,0 0 0 20 63 0 0
2,0 7 1] 30 37 0 0
XXVIII 0,13 0 0 20 7 7 3
0,25 13 0 43 60 7 0
- 0,50 53 3 27 33 0 0
1,0 40 10 40 33 23 10
LXI 0,13 0 0 0 0 0 0
0,25 0 0 - 0 0 0 0
0,50 73 10 13 17 37 0
1,0 73 30 30 85 37 0
Trifluralin 0,96 53 7 97 97 87 1]
Metribuzin 0,49 30 27 70 87 83 70
Kontrola 0 0 0 0 0 0
Tablica 8
Jeczmien
. Uszko- Wy_da,)- . . . .| % niszczenia . .
Zwigzek z przykladu Dawka dzenie noéé % niszczenia | % niszecznia komory % niszczenia
nr kg/ha uprawy | UPrawy gorczycy szarlatu bialej rdestu
w %
Trifluralin 0,7 0 119 0 95 40 0
Kontrola 0 100 0 0 0
VI 1,1 0 143 95 85 40 20
2,2 0 111 95 95 75 0
VI + Trifluralin 1,1+0,7 0 119 90 95 40 0
1,68+0,7 0 107 90 95 40 0
2,2+0,7 0 99 100 95 70 20
XXVII 1,1 0 147 100 90 50 20
2,2 0 87 100 95 75 0
XXVII + Trifluralin 0,56+ 0,7 0 123 95 90 20 0
| 1,1+0,7 0 107 95 90 50 0
1,684-0,7 0 135 100 95 40 0
2,2+0,7 0 107 95 95 40 10
XXVIII 1,1 0 107 100 70 45 10
2,2 0 103 100 95 75 0
XXVIII + Trifluralin 0,56+0,7 0 119 95 95 40 0
1,140,7 0 111 95 75 50 0
1,6840,7 0 139 95 95 50 0
2,2+40,7 0 119 100 95 40 10
CI 1,1 0 111 95 80 30 0
2,2 0 111 95- 95 70 0
CI+ Trifluralin 0,56+0,7 0 119 95 90 40 0
1,1+0,7 0 119 85 95 75 0
1,68+0,7 0 131 95 95 50 0
2,24+0,7 0 123 95 95 40 10
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dzie do gleby lub do li§ci zwalczanych roélin lub
przed wschodem do miejsca hamowania wzrostu
niepozadanych ro$lin. Korzystny sposéb polega na
tym, ze benzamid stosuje sie przed wschodem.
Zwiazki mozna podawaé na powierachnie gleby,
w ktérej zwalcza sie lub hamuje wzrost niepozg-
danych chwastéw i traw, albo, w razie potrzeby,
zwigzki mozna mieszaé z glebs, stosujgc typowe
narzedzia do uprawy roli, takie jak brony tale-
rzowe, brony zebate itp.

Podawanie powierzchniowe lub mieszanie z gle-
ba Mmozna stosowaé réwniez w przypadku kom-
binacji benzamidéw. z innymi $rodkami chwasto-
bdjczymi takimi jak trifluralin i podobne. Korzyst-
ne jest nadto stosowanie przed wschodem do gle-
by, wtedy gdy zwiazki majq mniejsza od pozgda-
nej aktywno$¢ przy podawaniu powierzchniowym.

Zwiazki wedlug wynalazku efektywnie i selek-
tywnie niszcza i zwalczajq wzrost mepozadanych
roflin przy podawaniu w skutecznej 'chwastob6j-
czej dawece. Zgodme ze sposobém wedlug wynalaz-
kua i w przypadku stosowama benzamidéw jako
$rodkéw chwastobéjczych przed wschodem, sklad-
nik "aktywny podaje sie¢ do miejsca - zwalczania
chwastéw w dawce od okolo 0,056 do okolo 16,9
kg/ha, korzystniej od okoto 0, 112 do okoto 5,62 kg/ha.

Najbardziej aktywne zwiazki podaje sie na ogét
w ilosci od okolo 0,112 do okolo 2,25 kg/ha. Dla
fachowca jest zrozumiale, ze powyisze dawki mo-
g3 uléga¢ zmianém w zaleinoéci od wielu: czyn-
nikéw, takich jak typ miejsca stosowania, rodzaj
wybranego benzamidu, gatunek zwalczahych chwas-
tow lub traw, czy jest to pole uprawne -czy ugér,
czy Srodek chwastobdjczy miesza sie lub nie z gle-
ba, czy benzamid stosuje sie z innymi chemikalia-
mi rolniczymi, np. z innymi $rodkam chwastob6j-
czymi, takim jak pendimethalin lub simazyne. Po-
nadto, powyzej podane wielko§ci dawek s3 ko-
rzystne dla stosowania przed wschodem, natomiast
przy stosowaniu po wschodzie dawka moze wy-
nosi¢ od okoto 1,124 do okolo 2,25 kg/ha, korzyst-
niej od okolo 2,25 do okolo 11,24 kg/ha.

Sposéb zwalczania chwastéw wedlug wynalaz-
ku polega na stosowaniu dowolnego benzamidu,
ale, jak to podano wuprzednio, korzystne jest sto-
sowanie N-izoksazolilo-, lub tiadiazolilo-2,6-dwu-
alkoksybenzamidéw. Szczegélnie korzystne jest sto-
sowanie N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/-5- izuoksazohlo]-
-2,6-dwumetoksybenzamidu, N-[3- /1-etylo-1-metylo-
propylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamidu,
N-[5-N1-etylo-1-metylopropylo/-1,3,4-tiadiazolilo-2]-
-2,6-dwumetoksybenzamidu, N-[3-/1-etylocykloheksy-
lo/-5-izaksazolilo]-2,6-dwumetoksybenzamidu oraz
N-[5-/1-etylo-1-metylopropylo/-3-izoksazolilo]2,6-

dwumetoksybenzamidu. Zwigzki te mozna stoso-.

waé same w dawkach od okolo 0,112 do okoto
2,25 kg/ha lub w- kombinacji z innymi s$rodkami
chwastobdjczymi, takimi jak  trifluralin, ametryn,
alachlor lub podobne.

W przypadku stosowania mieszanin z innymi
s§rodkami chwastobéjczymi, dokladna wielko$§é daw-
ki kazdego skladnika zalezy od wielu czynnikéw,
m.in. od gatunu zwalczalnych chwastéw i traw,
rodzaju uzytych §rodk6w chwastobdjczych, zagesz-
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czenia chwastéw itp. Na ogét, benzamidy w kombi-
nacji z innymi $rodkami chwastobdjezymi stosuje
sie w iloSci od okolo 1 do okolo 5 cze§ci wagowych
na okolo 1 do okolo 5 czeéci wagowych innego
srodka chwastobdjczego. Mieszanine taka podaje
sie w iloéci. skuteeznie zwalczajgcej niepozadang
roslinnoé¢ w pozadanym stopniu. Odpowiednie $rod-
ki chwastobdjcze mozna poddawaé oddzielnie lub
po zmieszaniu, np. w zbiorniku opryskiwacza.

Benzamidy wedlug wynalazku formutuje. sie do
uzytku jak to opisano powyzej. Preparaty chwas-
tobdjcze zawierajace benzamid o wzorze 1 lub je-
go dopuszczalng w rolnictwie s6l, w mieszaninie
z dopuszczalnym w rolnictwie rozcieficzalnikiem
Tlub noénikiem, wchodza réwniez w zakres wyna-
lazku.

Takie kompozycje zawierajq na ogét od 1 do 95'/0
wagowych aktywnego 2zwigzku chwastob6jczego,
korzystnie od okolo 10 do okolo 60%s. Preparat mo-
ze mieé¢ postaé stalych proszkéw, pyléw, granu-
lek, wodnych lub niewodnych mieszanin do oprys-
kiwania lub zraszania, koncentratéw np. koncen-
tratéw do sporzadzania emulsji itp., higroskopij-
nych proszkéw i dowolnych innych powszechnie
stosowanych w rolnictwie. :

Do d’opuszczal.nych w rolnictwie noénikéw i roz-
cieniczalnikéw, powszechnie stosowanych do spo-
rzadzania proszkéw, pyléw, granulek, i podobnych,
naleza m.in. talk, ziemia okrzemkowa, krzemian-,
ka, pirofilit, glinki attapulgitowe i podobne. Czgs-
to jest pozadane sporzadzanie preparatu granulo-
wanego przeznaczonego do stosowania do gleby
przed wschodem. Taki preparat sporzadza si¢ roz-
puszczajgc benzamid w odpowiednim rozpuszczal-
niku, takim jak nafta lub nafta aromatyczna, i na-
noszgc roztwdér na nos$nik, taki jak granulowana
glinka montmorilonitowa lub podobny no$nik. In-
ny sposéb polega na rozpraszaniu skladnika ak-
tywnego w ciastowatej masie odpowiedniego no$-
nika, takiego jak np. wilgotna glina, i nastepnie
suszeniu i rozdrabnianiu gliny na granulki o wy-
maganej wielkosci.

Z benzamidéw o wzorze 1 mozna takze sporzg-
dzaé. stezone kompozycje, ktére rozcieficza sie przed
zastosowaniem, np. dodajac wode lub inny od-
powiedni . rozcienczalnik, i otrzymujac zawiesine,
emulsje itp. Typowymi stezonymi stalymi prepa-
ratami sg higroskopijne proszki. Higroskopijne
proszki s3 mieszaning doskonale rozdrobnionych
no$nika lub rozcieficzalnika, benzamidu i odpo-
wiedniego Srodka powierzchniowo czynnego.

Do powszechnie stosowanych, dopuszczalnych w
rolnictwie obojetnych noénikéw nalezg takie jak
ziemie okrzemkowe i rézne glinki, takie jak atta-
pulgitowa lub kaolinowa, oraz krzemionka. Srod-
ki powierzchniowo czynne stosuje sie w ilo§ci od
okoto 0,5 do okolo 10% wagowych, natomiast ben-
zamid w higroskopijnym proszku zn.ajduJe sie w
iloSci okolo 10—60% wagowych.

Dowolny znany S$rodek powierzchniowo czynny
mozna stosowaé do sporzadzania higroskopijnych
proszk6éw, taki np. jak lignosulfoniany, skondenso-
wane naftalenosulfoniany, alkilobenzenosulfoniany,
siarczany alkilowe, a takze niejonowe frodki, takie
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jak addukt tlenku etylenu i fenolu. Higroskopijne
proszki rozciencza sie przed zastosowaniem woda
lub podohnym rozcienczalnikiem,: tak by koncowa
zawiesina zawierala. od okolo 0,1 do okoto 5,0%
wagowych aktywnego chwastobdjczego benzami-
du. Taki preparat stosuje sie do opryskiwania za
pomoca zwyklego opryskiwacza lub innych urza-
dzen stosowanych .w rolnictwie.

Innym powszechhie wykorzystywanym typem

preparat(rw zawierajgcych benzamidy sg koncen-
fraty do sporzadzania: emulsji. Takie preparaty za-
wieraja benzamid -'w mieszaninie z noénikiem, ta-
kim jak niemieszajacy sie z woda organiczny roz-
puszczalnik, i emulgator .obecny w ilosci od 0,5 do
10% wagowych. Dla poprawienia rozpuszczalnesci
benzamidu mozna stosowaé mieszajace sie¢ z wo-
da wspélrozpuszczalniki w polgczeniu z niemiesza-
jacym sie z woda rezpuszczalnikiem.
- Do powszechnie stosowanych rozpuszczalnikow
nalezq m.in. toluem, ksylen, chlorotoluen, benzen,
keton metylowoizobutylowy, cykloheksanon, nafta
i podobne. Mozna tez sporzadza¢ wodne zawiesiny
zawierajace jako rozcienczalnik wode. Jako emul-
gatory moina stosowaé zwykle Srodki powierzch-
niowo czynne i ich mieszaniny, takie jak alkilo-
i arylosulfoniany, etoksylowane alkilofenole, eto-
ksylowane etery alkilowe, nonoksynole, oksysor-
bitany, allinole, alliniany i inne niejonowe i anio-
nowe srodki powierzchniowo czynne. '

Srodek powierzchniowo czynny moze stanowié¢
0,5—10% wagowych zawiesiny. Takie koncentraty
do.sporzadzania emulsji, podobnie jak higroskopij-
ne proszki, sg rozcieficzone przed zastosowaniem,
np. przez dodanie odpowiedniej ilosci wody, dla
otrzymania mieszaniny o pozadarnym stezeniu skiad-
nika aktywnego.

Jak wspomniano uprzed.mo benzamidy o wzo-
rze 1 sa szczegblnie uzyteczne w kombinacji z in-
nymi srodkami chwastob6jczymi, dzieki czemu osig-
ga sie wymagany zakres i specyficzne niszczenie
chwastéw. Typowy sposéb otrzymywania kombina-
cji benzamidu i innego s$rodka chwastob6jczego,
takiego jak trifluralin, terbutryn lub- podobny, po-
lega na mieszaniu i rozcieficzaniu bezposrednio
przed zastosowaniem poszczegbélnych preparatéw
zawierajacych odpowiednie po:edyncze zwigzki
chwastobo:cze Mieszanie mozna np. przeprowa-
dzaé w zbiorniku pospolitego aparatu do opryski-
wania. Typowa kombinacje benzamidu wedlug wy-
nalazku i Srodka chwastob6jczego, takiego jak
trifluralin, ‘mozna sporzedza¢ droga mieszania w
zbiorniku w miejscu stosowania higroskopijnego

proszku ‘zawierajjcego benzamid z koncentratem
do sporzadzania emulsji zaw‘lera]acy'm trifluralin.

Takg mieszaning mozna stpsowati do gleby
i ewentualnie mieszaé¢ z nig, w' takiej ilosci by
uzyé od okolo‘ 0,562 do okolo 2,25 kg/ha kazdego
skiladnika akty'wnego. Taka mieszanina pozwala na
doskonale niszczenie przed wschodem wielu ga-
funkéw mepozadanych roéh.n

Ponizsze przyklady ilustruja typowe kompozyc)e
chwasiobéjcze i ich stasowanie.
Przyktad CLXVIII. Higroskopijny proszek

w

10

5

45

(]

Stezenie
Skiadnik w %
wagowych

N-[3-(1-etylo-1-metylopropylo)-5-izo-
ksazolilo]-2,6-dwuinetoksybenzamid

(zwigzek z przykladu 1) 50 -
Igepal CA-630, (polioksyetylenooktylo-

fenol, niejonowy srodek zwilzajacy pro- .
dukcji GAF Corporation) 5
Glinka Barden 45

Chwastobéjczy benzamid miesza.sie z adjuwan-
tami i miele, otrzymujac lotny proszek zwilzalny
i dajacy sie zawi‘eszaé w-.wodzje w lub w poblizu
miejsca stosowaﬁi.a i otrzymywaé mx&szamne do
opryskwania. P'rqparatem oprys.k‘u]e sie miejsce,
w kbérym pozadane jest niszczenie roélin, stosu-
jac obJetosé pozwalajacq na podawanie od okolo
0,12 do okolo 2,25° kg/ha skladnika aktywnego.

Przykiad CLIX. Hi.grgkdpijny proszek.

0,

Sktadnik wago::ych
N-[5-(1-etylo-1-metylopropylo)-1,3,4-
tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksybenzamid
(zwiazek z przykladu LXI) 50
Stepanol ME (techniczny laurylosiar-~ :
-czan sodowy firmy Stepan Chemical Corp.) 4
Reax 45L ($rodek rozpraszajacy, ligno-
sulfonian, produkcji Westvaco Corpora-
tion) - . 6
Zeolex-7 (strqoony, uwodmony krzemian, :
firmy J.M. Huber Corporation) 2
Glinka Barden (uwodniony krzemian
glinowy, firmy J.M. Huber Corporation) 38

Skladniki zmieszano i sproszkowano otrzymujac
lotny proszek dajacy sie zawieszaé w wodzie i o-
trzym)"waé mieszanine do opryskiwania. Wodna
mieszaning mozna stosowaé w ilosci od okolo 46,6
do okolo 466 litréw na hektar, co powinno odpo-
wiada¢ do okoto 1,124 do okolo 5,620 kg/ha aktyw-
nego benzamidu.

Przyklad CLXX. Wodna zawiesina

%

Skladnik
. Skla wagowych

N-[3-(1,1-dwumetyloetylo)-5-izoksgzoli-
lo}-2,6-dwumetoksybenzamid

(zwigaek z przykladu VI) 43
Polyfon H (lignosulfonian, anionowy
srodek zwilzejacy i rozpraszajacy, firmy

Westvaco Corporation) 4

Min-u-gel 200, gliniastego typu srodek .

2elujacy firmy Floridin Company) . 2

Atifoam C (Dow Corning Corp.) 0,05

Woda 50,95
100,00
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Skladniki zmieszano i dokladni-é rozdrobniono
i otrzymano zawiesine skladnika aktywnego. Za-
wiesine rozciedczono dodatkowsa iloScia wody i
stosowano do- opryskiwania pozadanego miejsca.

Przyktad CLXXI. Preparat granulowany

o,
Skiadnik wag oévych
| N-[5-(1,1-dwumetylo-2-(metylotio)-

etylo)-1,3,4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwumeto-

ksybenza nid

(zwiazek z przykladu LXIV) 5
Ciezka aromatyczna nafta 5
Florex 30/60, granulowana glinka ﬁrmy

Floridin Co. 90

Benzamid rozpuszczono w ciezkiej aromatycznej
nafcie i opryskano roztworem granulki glinki o
praktycznie jednorodnych -wymiarach, wynosm-
cych najlepiej mniej niz okolo 1,0 mm?3, korzyst-
nie w zakresie 30/60. Granulowany preparat sto-
suje sie¢ na powierzchnie gleby, tak by iloéé sklad-
nika aktywnego wynosilta od okolo 3,37 do 11,24
kg/ha. -

Przyktad CLXXIL Preparat pylisty

Sktadnik o
wagowych

N-[-3-/1-etylo-1-metylopropylo/-1H-
pirazolilo-5]-2,6-dwumetoksybenza-
mid (zwigzek z przykladu CXV) 5
Diatomit (ziemia okrzemkowa firmy
Witco Chemical Corporation, Inorga- .
nic Specialities Division) 95

Chwastobdjeczy benzamid miesza “sie na sucho
z ziemia okrzemkowsa i mieszanine rozdrabnia sie
na drobny proszek o wielko§ci czastek od okoto
10 do okoto 40 mikronéw. Je$li wytwarza sie bar-
dziej stezona mieszanine, np. od okoto 30 do okolo
50%, wowczas mozna ja rozcieficzaé dodatkowym
rozcienczalnikiem, takim jak krzemionka lub glin-
ka, w miejscu stosowania. Otrzymany pylisty pre-
parat stosuje si¢ p6wierzchniowo za pomocy zwy-
‘klych urzadzen na powierzchnie gleby gdzie po-
zadane jest miszczenie roélinnos$ci. Preparat pyli-

. sty mozna tez rozpylaé z samolotu. '

2 Przyklad CLXXIII Kompozyc;a ‘mieszana

1

R %s
, §k1gdmk wagowych

N-[-5-/1-etylo-1-metylopropylo/-4H-
1,2,4-triazolilo-3]-2,6-dwumetoksy-
benzamid (zwigzek z przykladu
CXVIII) 50WP _ , 60
N,N-dwuetylo-2,6-dwunitro-3-amino
-4-tr61f1uorometyloamlma (d;mtra-
_mme) 2EC 40

10

15

66

Hygroskopijny proszek zawierajacy 50% wago-
wych benzamidu z przykladu CXVIII zawieszono
w wodzie i calo$é mieszano i dodano wodng za-
wiesine koncentratu do sporzadzania emulsji (oko-
lo 0,12 kg/litr) zawierajacego dwunitroanilinowy
$rodek chwastobdiczy.

Calo$é mieszano i opryskiwano powierzchnie gle-
by, stosujac okoto 1,124 kg/ha benzamidu i okoto
0,75 kg/ha dwunitroaniliny. W takiej glebie moz-
na zasiewa¢ soje lub podobne uprawy i uzyskuje
sie uprawe praktycznie wolng od niepozadanych
ros§lin, takich jak palusznik krwawy, proso jesien-
ne, portulika pospolita i inne. Wydajnoéé i jakosé
poiadanych ro$lin uprawnych ulegaja znacznej
poprawie.

Przyktad CLXXIV. Kompozycja mieszana

Skladnik s
wagowych

N-[-5-/1-etylo-1-metylopropylo/-1,3, .
4-tiadiazolilo-2]-2,6-dwuetylobenza-
mid (zwigzek z przykladu LXIII)
50WP 50
N,N-dwu-n-propylo-2,6-dwunitro-
-3-amino-4-trojfluorometyloanilina
(prodiamine) 50WP 50

Hygroskopijny proszek -zawierajgcy 50% benza-
midu miesza sie z wodng zawiesing 50% hygro-
skopijnego proszku zawierajacego 50% prodiaminy.
Calos¢ miesza sig i opryskuje glebe w miejscu, w
ktérym pozadane jest niszczenie chwastéw. Pre-
parat. stosuje sie w dawce okolo 280 litréw na
hektar, czyli kazdy skladnik jest stosowany w ilo-
sci okolo 0,84¢ kg/ha. Kompozycje korzystnie mie-
sza sie z gleba, np. za pomocg brony talerzowej
i zasiewa si¢ bawelne, soje, trzcing cukrowg lub
podobne.

Przyklad CLXXV. Kompozycja mieszana

Skladnik s
wagowych

N-[-5-/1-propylocykloheksylo/-1,3,4-
tiadiazolilo-2]-2,6-dwumetoksyben-
zamid (zwigzek z ‘przykladu cv) -
30WP ' Y30
N,N-dwu-n-propylo-2,6-dwunitro-
-4-tré6jfluorometyloanilina (triflura-
1i-n) 4EC -

.70

Hygroskopljny proszek zawierajacy 30% benza-
midu z przykladu CV zawiesza sie w wodne i
podczas mieszania dodaje sie porcjami koncen:trat
do sporzadzania emulsji zawierajacy trifluraline
(okolp 0,24 kg/h{r) Wodna mieszaning opryskuje
sie glebe i miesza z nig dla niszczenia_ gwiazdni-
cy, mietelnika, szarlatu, solanki kolczysteJ, komo-
sy hiatej. i innych. Do tak traktowanej, gleby moz-
na zasiewaé ziarna zbéz, ‘takich jak pszemca, zy-
to, owies, chznueﬁ i podobne.. Upra'wy te Tosna
praktycznie bez przeszk6éd ze strony mepoiadanych
roslin.
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Przyktad CLXXVI,
$rodkéw chwastobo6jczych.

Preparat 4EC zawierajacy trifluraline podaje sig
do gleby przed zasianiem. Trifluraling w ilosci
okolo 0,562 kg/ha miesza sie z glebg stosujac pod-
wojng brone talerzowa. Nastepnie sadzi sie soje
i hygroskopijny proszek zawierajacy 50%e N-[3-/1,1-
dwumetyloetylo/-5-izoksazolilo]-2,6-dwumetoksyben-
zamidu (zwiazek z przykladu VI) zawiesza sie w
wodzie i opryskuje zawiesing powierzchnig¢ upra-

Stosowanie kombinacji

wy. Dawka aktywnego benzamidu wynosi okoto

1,69 kg/ha. Taki zabieg pozwala na wzrost soi bez
réwnoczesnego wzrostu niepozadanych chwastéw,
takich jak komosa, szarlat i -podobne.

W szczegb6lnie korzystnym sposobie niszczenia
chwastéw stosuje sie benzamid z przykladu I czyli
N-[3-/1-etylo-1-metylopropylo/-5-izoksazolilo]-2,6-
dwumetoksybenzamid. Zwiazek ten jest szczegOllnie
skuteczny podczas stosowania w kombinacji z in-
nym $rodkiem chwastobéjczym takim ]ak triflu-
ralin.

Stosowanie tego benzamidu, réwniez w miesza-
ninie, ma saczegblne znaczenie dla zwalczania nie-

pozadanych roslin w uprawach zbéz, takich jak

jeczmien i podpbne.
 Benzamidy wedlug wynalazku sg takze uzytecz-

ne do zwalczania niepozadanych roslin, takich jak
chwasty szeroklistne w ogrodach i sadach. Zwigz-
ki wedlug wynalazku wykazuja doskonalg selek-
tywna aktywno$é chwastobbjcza w uprawach -cy-
trusowych, takich jak sady pomaranczowe i Cy-
trynowe. Spodziewaé sie tez naleiy, ze zwigzki we-
dlug wynalazku beda przydatne do zwalczania
chwastébw w winnicach i podobnych uprawach,
a takze w takich uprawach jak trzcina cukrowa.
‘Zwiazki wedlug wynalazku ponadto wykazuja
aktywno$é jak regulatory wzrostu roSlin, popra-
wiajac np. wydajnoéé ziaren itp., a takze wyka-
zuja pewna aktywno$é jako S$rodki chwastobojcze
w $rodowisku wodnym.

Zastrzezenia patentowe

1. Srodek chwastob6jczy zawierajacy jeden lub
kilka dopuszczalnych w. rolnictwie no$nikéw lub
rozcienczalnikéw, oraz sktadnik aktywny, zna-
mienny tym, ze jako skladnik aktywny zawiera
1—95% wagowych N-arylobenzamidu o wzorze
ogélnym 1, w ktérym Z oznacza atom tlenu lub
siarki, R1
grupe alkilowg o 1—4 atomach wegla lub grupe
alkoksylowg o 1—4 atomach wegla, R? oznacza
atom wodoru lub chlorowca, grupe alkilowg o 1—
—4.atomach wegla, grupe alkoksylowa o 1—4 ato-
mach wegla, grupe alkilotiolowa o 1—4. atomach
wegla lub grupe tréjfluorometylowy, R? oznacza
atom wodoru lub chlorowca, grupe alkilowa o 1—
—4 atomach wegla, grupe alkoksylowa o 1—4 ato-
mach wegla lub grupe alkilotiolowg o 1—4 ato-

mach wegla, przy czym jesli jeden z podstawni-

kéw R1, R® lub R? oznacza grupe alkilowg, wow-
czas jeden lub dwa ‘pozostale oznaczaja inne pod-
stawniki niz atom wodoru, oraz, ze jezeli R?
oznacza grupe tréjfluorometylbwq, to jeden 1lub
oba podstawniki R! i R? oznaczajg inne podstaw-

oznacza atom wodoru lub chloroweca,
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. niki niz atom wodoru, R* oznacza grupg arylowa

o wzorze 2, wzorze 3, wzorze 4, wzorze 5 lub
wzorze 6, w ktorych to wzorach A oznacza gru-
pe CH lub atom azotu i B oznacza CH lub atom
azotu, przy czym jezeli jeden z podstawnikéow A
i B oznacza grupe CH to drugi oznacza atom azo-
tu, X oznacza grupe NH albo atom tlenu lub
siarki, R oznacza atom wodoru lub grupe alki-
lowag o 1—4 atomach wegla, R’ oznacza atom
wodoru, grupe o wzorze 7 lub grupe o wzorze 8,
w ktérych to wzorach 'y oznacza liczbe calkowi-
ta 0—5, RS, R7 i R?® oznaczaja niezaleznie od sie-
bie atom wodoru, grupe alkilowg o 1—13 atomach -
weggla, grupe chlorowco-alkilowg o .1—13 atomach
wegla, grupe alkenylowa o 2—13 atomach wegla,
grupe alkinylowa o 2—13 atomach  wegla, grupe.
alkilowa o 1—6 atomach ‘wegla podstawiong -gru-
pa alkoksylowa o 1—4 atomach wegla, grupe al-
kilowa o 1—6 atomach wegla podstawiong gru-
pa. alkilotiolowg o 1—4 atomach wegla, grupe al-
koksylowa o 1—6 atomach wegla, grupe alkilo-
wa o0 1—6 atomach wegla podstawiong grupa

_alkanoilooksylowa o 2—4 atomach wegla, grupe

alkolotiolowa o 1-—6 atomach wegla, grupe 6 wzo-

.rze 9 lub wzorze 10, w ktérych to wzorach m
-oznacza liczbe catkowita 0—4, o oznacza 0 lub 1,

R? i R¥ oznaczaja niezaleznie.od siebie atom wo-
doru lub chlorowca, grupe alkilowa o 1—4 ato-
mach wegla lub grupe alkenylowa o 2—4 atomach
wegla, Q! i Q? oznaczaja niezaleznie od siebie gru--
pe CH,, atom tlenu lub siarki, grupg CH;O lub
grupe CH,S, przy czym je$li oba podstawniki Q! -

‘i Q? majg inne znaczenie niz grupa CH,, woéw-

czas y ma inne znaczenie niz 0, z tym, ze RS
oznacza atom wodoru jedynie wtedy, gdy R* ozna-
cza grupe o wzorze 11, ze R? i R? majg inne zna-
czenie niz atom wodoru, gdy R* oznacza grupg o
wzorze 2 lub wzorze 11, lub jego dopuszczalneJ
w rolnictwie soli.

2. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
skladnik aktywny zawiera 5—95% wago-
wych N-arylobenzamidu o wzorze ogélnym 1, w
ktérym Z oznacza atom tlenu, R* oznacza grupe
0 wzorze 2, wzorze 3, wzorze 5 lub wzcrze 6, w
ktorych to wzorach R oznacza atom wodoru, R?
oznacza atom. wodoru grupe o wzorze 7 lub gfu-
pe o wzorze 8, w ktorych to wzorach Rf i R7 ozna-
czaja niezaleznie od siebie atom wodoru, grupe
alkilowg o 1—4 atomach wegla, grupe alkenylo-
w3y o 2—4 atomach wegla lub grupe alkinylowa
0 2—4 atomach wegla lub grupe alkinylowa o 2—
—4 atomach wegla, y oznacza liczbe catkowita
0—4, R® oznacza atom wodoru, grupe alkilowa
0 1—13 atomach wegla, grupe chlorowcoalkilowa
0 1—13 atomach wegla, grupe alkenylowa o 2—I13
atomach wegla, grupe alkinylowa o 2—13 atomach
wegla, grupe alkilowa o 1—6 atomach wegla pod-
stawiong grupa alkoksylowa o 1—4 atomach we-
gla lub grupg alkilotiolowa o 1-—4 atomach wegla,
grupe o wzorze 9 lub grupe o wzorze 10, w
ktérych to wzorach m oznacza liczbe catkowita
0—4, n oznacza 0 lub 1, a R® i R! oznaczaja nie-
zaleznie od siebie atom wodoru lub chlorowca,
grupe alkilowg o 1—4 atomach wegla lub gru-
pe - ‘alkenylowa o 2—4 atomach wegla.

3. Srodek wedlug zastrz. 1 albo 2, znamienny
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tym, ze jako N-arylobenzamid zawiera zwigzek
o wzorze 1, w ktérym Z oznacza atom tlenu a R*
oznacza grupe o wzorze 12, wzorze ‘13, wzorze 14,
wzorze 16 lub wzorze 17, a pozostale podstawni-
ki maja znaczenie podane w zastrz. 1.

4. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako N-arylobenzamid zawiera zwiazek o wzorze
I, w ktéorym R? oznacza grupe 2-metoksylowa
2 R3? oznacza grupe 6-metoksylows, a pozostale
podstawniki maja znaczenie podane w zastrz. 1.

5. Srodek wedtug zastrz. 1 albo 2, znamienny
tym, ze jako N-arylobenzamid zawiera zwiazek

o wzorze 1, w ktérym R’ oznacza grupe bedara-

zawadg przestrzenng lub objetosciowo duzg gru-
pe, a pozostale podstawniki majg znaczeme po-
dane w zastrz. 1.

6. Srodek wed}ug zastrz. 5, znamienny {ym,
Ze jako N-arylobenzamid zawiera zwiazek o wzo-
rze 1, w ktéorym R’ oznacza grupe o wzorze 7, w
ktéorym R® oznacza atom wodoru lub grupe al-
kilowa o 1—4 atomcah wegla, R aznacza grupe
alkilowa o 1—4 atomach wegla a R? oznacza gru-
pe alkilowa o 1—13 atomach wegla. .

7. Srodek wedtug zastrz. 6, znamienny tym, Zze
. Jako N-arylobenzamid zawiera'zwiazek 0 wzorze
"1, w ktérym R® oznacza grupe l-etylo-l-metylo-
propylowa. -

8. Srodek wedlug zastrz. 5, znamienny tym, ze
jako N-arylobenzamid zawiera zwigzek o wzo-
rze 1, w ktérym RS oznacza grupe o wzorze §.
w ktéorym R® oznacza grupe alkilowa o 1—4 ato-
mach wegla, R? i R oznaczaja niezaleinie od sie-
bie atom wodoru lub grupe alkilowa o 1—4 ato-
mach wegla, Q! i Q® ozndczajg grupe CHy; a vy
oznacza liczbe calowitg 0—4.

9. Srodek wedlug zastrz. 8, anamienny tym, ze.
jako N-arylobenzamid zawiera zwiazek o wzorze -

1, w ktérym R® oznacza grupe l-etylocyk]oheksy-
lows.

10. Srodek wedlug zastrz. 1 albo 2, znamienny
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tym, ze jako N-arylobenzamid o wzorze 1 zawie-.

ra N-[3-/1-etylo-1-metylopropylo/-5- 1zoksazohlo]-
2,6--dwumetoksybenzamid.

11. Srodek wedlug zastrz. 1 albo 2, znamienny
tym, ze jako N-arylobenzamid o wzorze 1 zawiera
N-[3-/1,1-dwumetyloetylo/- 5—1zoksazohlo] 2,6-dwu-
metoksybenzamid.

12. Srodek wedtug zastrz. 1 albo 2, znamienny
tym, ze jako N-arylobenzamid o wzorze 1 zawie-
ra N- [3-/1-etylocykloheksylo/-S-izoksazolilo]41 6-
-dwumetoksybenzamid.

13. Srodek wedlug zastrz. 1 albo 2, znamienny
tym, ze jako N-arylobenzamid o wzorze 1 zawiera
N-[6-/1, 1-dwumetyloetylo/pirydazynjrlo-:i]—2,6-dwu-
metoksybenzamid. ]

14. Srodek wedkug zastrz. 1 albo 2, znamienny
tym, ze jako N-arylobenzamid o wzorze 1 zawiera
N-[6-/1-etylo-1-metylopropylo/pirydazynylo-3]-2,6-
-dwumetoksybenzamid.

15. Spos6b wytwarzania N-arylobenzamidéw o
wzorze ogblnym 1, w ktérym Z oznacza atom tle-
nu lub siarki, R! oznacza atom wodoru albo chlo-
rowca, grupe alkilowg o 1—4 atomach wegla lub
grupe alkoksylowa o 1—4 atomach wegla, R? ozna-
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cza atom wodoru lub chlorowca, grupe alkilowa
o 1—4 atomach wegla, grupe alkoksylowg o 1—4
atomach wegla, grupe alkilotiolowg o 1—4 ato-
mach wegla lub grupe tr6jfluorometylowy, R3
oznacza atom wodoru lub chlorowca, grupe alki-
lowg o 1—4 atomach wegla, grupe alkoksylowa
o 1—4 atomach wegla lub grupe alkilotiolowa o 1—
—4 atomach wegla, przy czym je§li jeden z pod-
stawnikéw R!, R? lub R? oznacza grupe alkilowa,
woéwczas jeden lub dwa pozostale oznaczajg in-
ne podstawniki niz atom wodoru, oraz, ze jeze-
li R® oznacza grupe tréjfluorometylows, to jeden
lub oba podstawniki R! i_.R3 oznaczaja inne pod-
stawniki niz atom wodoru, R* oznacza grupe ary-
lowag o wzorze 2, wzorze 3, wzorze 4, wzorze 5
lub wzorze 6, w ktérych to - wzorach A oznacza
grupe CH lub atomn azotu i B oznacza grupe CH
lub atom azotu, przy czym jeden z podstawnikéw
A i B oznacza grupe CH to drugi oznacza atom
azotu, X oznacza grupe NH albo atom tlenu lub
siarki, R oznacza atom wodoru lub grupe alki-
lowg o 1—4 atomach wegla, R¥ oznacza atom wo-
doru, grupe o wzorze 7 lub grupe o wzorze 8,
w ktérych to wzorach y oznacza liczbe catkowita
0—5, R% R7 i R? oznaczajq niezaleznie od siebie
atom wodoru, grupe alkilowa o 1—13 atomach we-
gla, grupe chlorowcoalkilowa o 1-—13 atomach
Jwegla, grupe: quenylowa o 2—13 atomach wegla,

grupe alkifiyfowa © 2—13 atomach wegla, grupe

alkilowa o 1—8 atomach wegla podstawiong gru-
pa alkoksylowg o 1—4 atomach wegla, grupe al-
kilowg o 1—6 atomach wegla podstawiong grupa
alkilotiolowq o.1—4 atomach wegla, grupe alko-
ksylowg o 1—6 atomach wegla, grupe podstawio-
ng grupa alkanoilooksylowg o 2—4 atomach we-
gla, grupe alkilotiolowa o 1—6 atomach wegla,
grupe o wzorze 9 lub wzorze 10, w ktérych to
wzorach m oznacza liczbe calwoita 0—4, n ozna-
cza 0 lub 1,‘3’ i R oznaczaja niezaleznie od

--siebie atom weoderu lub chlorowca, grupe #lki-

lowag o 1—4 atomach wegla lub grupe alkenylo-
wa 0 2—4 atomach wegla, Q! i Q* oznaczaja nie-
zaleznie od siebie grupe CHj, atom tlenu lub siar-
ki, grupe CHsO Iub grupg CH,S, przy czym je-
zeli oba podstawniki Q! i Q* maja inne znaczenie
niz grupa CHs, wéwczas y ma inne znaczenie niz
0, z tym, ze R’ oznacza atom wodoru jedynie wte-
dy, gdy R* oznacza grupe o wzorze 11, oraz ze
R? i R? majg inne znaczenie niz atom wodoru,
gdy R* oznacza grupe o wzorze 2 lub wzorze 11
lub jego dopuszczalnej w rolnictwie soli, znamien-
ny tym, ze amine o wzorze HgNR!, w ktérym R*
ma wyzej podane znagzenie, acyluje sie pochod-
ng podstawionego kwasu benzoesowego o wzorze
24 w rym L oznacza latwo odszczepialng gru-
pe a RI, Rt i R® maja wyzej podane znaczenie
i otrzymuje sie N-arylobenzamid o wzorze ogbl-
nym 1, w ktérym Z oznacza atom tlenu a R!, R?,
R! i R* majag wyzej podane znaczenie, po czym
otrzymany produkt reakcji ewentualnie poddaje
sie siarkowaniu i otrzymuje sie N-arylobenzamid
o wzorze ogbélnym 1, w ktérym Z oznacza atom
siatki a R!, R? R? i R%‘-maja wyzej podane
zZnaczenie i ewentualnie otrzymany N-arylobenza-
mid o wzorze ogblnym 1 przeksztalca sie¢ w do-
puszczalng w rolnictwie sél.
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