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(54) Kasvien kasvun hidastamiseen Ja lehtien pudottamiseen kéytet_.tévé'.t
1,2,3-tiadiatsol-5-yyliureat - For minskning av vixternas tillvéxt
och fér 16fvéllning anvdndbara 1,2,3-tiadiazol-5-yl-karbamider

Keksintd koskee uusia 1,2,3-tiadiatsol—S—yyliureoita, joi-
ta voidaan kdyttd3i kasvien kasvun hidastamiseen ja lehtien pudotta-
miseen.

Kasvun ehk&disijinid on erityisesti otettu kdytdntd6n maleii-
nihappohydratsidi (DE-patenttijulkaisu 815 192), jonka vaikutus
pPienissd kdyttdmiddrissi on kuitenkin riittim&tén. Mainittuun tar-
koitukseen on lisdksi ehdotettu mySs jo substioituja karbamoyyli-
amino-l,2,3-tiadiatsoleja (DE-hakemusjulkaisu 2 214 632). On kui-
tenkin osoittautunut, ettid nimi aineet voivat vaikuttaa vahingol-
lisesti (polttaen) ruohoihin.

Edelleen ovat jo tunnettuja kasvien lehtii pudottavat ai-
neet, joihin kuuluu erityisesti tri-n~butyyli-tritiofosfaatti
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(US-patenttijulkaisu 2 965 467). Tdmd vaikuttava aine ei kuiten-
kaan aina osoita tyydyttdvdd vaikutusta ja on lisdksi haitallinen
siti kdsitteleville henkildille epdmiellyttdvén hajunsa vuok-
si.

Esilld olevassa keksinndssd esitetddn uusi vaikuttava
aine, joka saa aikaan paremman kasvien kasvun hidastumisen ja
lehtien putoamisen kuin kdytdssd olevat aineet.

Keksinndn kohteena ovat uudet kasvien kasvun hidastami-
seen ja lehtien pudottamiseen tarkoitetuissa valmisteissa kdytet-

tivit 1,2,3-tiadiatsol-5-yyliureat, joiden kaava on

1‘——‘—CH
N C — NH~-CO-NHR
7

jossa R on pyridyyli, metyylipyridyyli, klooripyridyyli, pyri-
midyyli tai metyylipyrimidyyli.

Aine hidastaa erityisesti vegetatiivista kasvua, joka usein
on toivottavaa hydtykasveilla. Sen lisdksi aiheutuu keksinndn mu-
kaisten yhdisteiden kdytdstid edelleen edullisia vaikutuksia, kuten
kasvien lehtien pudottaminen, pistokasvien lisddntynyt muodostu-
minen ja nivelvdlien lyheneminen.

Kiyttdmidirdt kasvin kasvun halutuksi sditidmiseksi ovat pin-
takdsittelyssd yleensd 0,05 - 5 kg vaikuttavaa ainetta/ha. Tie-
tyissid tapauksissa voidaan nditd rajoja ylittdd alas- tai ylospédin.
Kasvua sidtelevidn vaikutuksen taito ja tapa on sitd paitsi riip-
puvainen kdsittelyajankohdasta, kasvilajista ja vdkevyydestd.

Keksinn®n mukaiset yhdisteet voidaan saattaa eri tavoin
kosketukseen kasvin eri osien, kuten kylvéksen, juurien, rungon,
lehtien, kukintojen ja hedelmien kanssa. Tdmd voi tapahtua myos
ruiskutuksina ennen kasvien itd@mistd tai versomista tai ndiden
itimisen tai versomisen jdlkeen. Joukkoon rikkaruohoja ja vesaik-
koa voivat ehk#isyvaikutukset olla sellaisia, ettd ne ovat ver-
rattavissa tdydellisen kehityksen ehkdisemiseen.

Vaikka keksinndén mukaisia yhdisteitd voitaisiin kdyt-
ti3d tappavia miidri3, keksinndn kdyttdtarkoitus edellyttds,

ettd niitid kadytetddn vain sellaisia mddrid, etta
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ne ovat vaikuttavia vain y1l1l4 kuvatussa mielessd. T4118in johtaa
keksinndn mukaisten yhdisteitten luonnollinen kasvun s&itely morfo-
logiseen muutokseen kasvissa, joka on helposti todettavissa silmd-
mddrdisesti tarkastellen. Tidllaisia muutoksia voidaan todeta
kdsiteltyjen kasvien koossa, muodossa, virissi tai jossain niiden
osissa.

Yleisesti voidaan saavutettua vaikutusta kuvata hidastumise-
na. Oletetaan, ettd kasvin hormonitoiminnassa tapahtuu muutos.
Tietyill4 kasveilla tdmd kehityksen ehkdisy johtaa latvakasvun pie-
nenemiseen tai kumoutumiseen, Jolloin saavutetaan lyhyempi pddvarsi
tai runko ja suurempi sivuttaishaaroittuminen. T&mi luonnollisen
kasvun muutos johtaa pienempiin, pensasmaisempiin kasveihin.

Tdllaisesta asiantilasta on johdettavissa paljon nyddyllisii
pddmddrii.

Monilla kasvilajeilla, kuten perunoilla, sokeriruo'olla,
sokerijuurikkaalla, viinirypdleilld, meloneilla, hedelmdpuilla ja
siiloon fermentoitavilla vihannesrehukasveilla voidaan latvakasvu
tukahduttamalla todeta kasvin hiilihydraattipitoisuuden nousu
sadonkorjuussa. Hedelmd- ja istutusviljelyksilly johtaa kasvin kas-
vun ehkdisy lyhyempiin, tdyteldisempiin oksiin, niin ettd oksat
ovat helpommin ulottuvilla ja sadonkorjuumenettely helpottuu. Ruo-
hoilla on pystykasvun ehkdisy tietyiss# tapauksissa toivottava,
koska tdll8in niiton vdliaikoja voidaan pidentdd.

Erikoisiin keksinn®n mukaisten yhdisteiden aiheuttamiin kdyt-
tdytymisseurauksiin kuuluu lehtien putoaminen. Asiantuntija tiet4i,
ettd lehtien putoaminen ei ole herbisidin aiheuttama ja etta
kdsiteltyjen kasvien tukahduttaminen ei edes ole toivottavaa, koska
lehdet pysyvidt tukahdutetussa kasvissa ja tuottavat kasvinosat voi-
vat vahingoittua. Lehtien pudottamisen pddmddrd, p3dstd helpompaan
sadonkorjuuseen ja puhtaampaan satoon, voi t3118in joutua kadoksiin.
Siksi on vdlttdmétdntd, ettd kasvi PYsyy elossa niin kauan kunnes
lehdet irtoavat ja putoavat. Tdmi mahdollistaa tuottavien kasvin
osien edelleen kehittymisen, jolloin uusi lehtien jdlkikasvu ehkdis-
tyy. Kaikki ndmd tehtivdt ratkaisevat keksinnén mukaiset yhdisteet
erinomaisella tavalla, niin etty voidaan l&dhted siitd, ettd tekniikan
tila tulee huomattavasti ylitetyksi.
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Keksinn®n mukaisia yhdisteitd voidaan kdyttdd joko yksin,
seoksessa keskenddn tai muiden vaikuttavien aineiden kanssa. Mah-
dollisesti voidaan kdyttdd lisdksi muita lehtien pudottamiseen,
kasvinsuojeluun tail tuholaistorjuntaan tarkoitettuja aineita aina
halutun tarkoitusperdn mukaan. Vaikutusta ja vaikutusnopeutta voi-
daan edistii esimerkiksi vaikutusta parantavilla lisilld, kuten
orgaaniset liuottimet, verkkouttamisaineet ja &1ljyt. Tdmd sallii
varsinaisen vaikuttavan aineen kdyttdmddrdn pienentdmisen.

Keksinndn mukaisten yhdisteiden ominaisuuksia voidaan tdyden-
t34 erikoisesti kdyttdmdllid samanaikaisesti sellaisia yhdisteitd,
joilla on kasvua sd&televid vaikutuksia, kuten auksiini, A= (2~
kloorifenoksi)-propionihappo, 4-kloorifenoksietikkahappo, 2, 4~-di-
kloorifenoksietikkahappo, indolyyli-3-etikkahappo, indolyyli-3-voi-
happo, o{-naftyylietikkahappo, /-naftoksietikkahappo, naftyyliasetami-
di,/9-N—m-tolyyliftala&mihappo, gibberelliini, abskisiinihappo, tri-
n-butyyli-tritiofosfaatti, sytokiniini, Z?-kloorietyylifosfonihappo,
2-kloori-9-hydroksifluoreeni-9-karbonihappojohdannaiset, 2-kloori~
etyyli-trimetyyliammoniumkloridi, N,N-dimetyyliaminomeripihkahappo,
2-isopropyyli-t-dimetyyliamino-5-metyylifenyyli-l-piperidiini,
fenyyli-isopropyylikarbamaatti, 3-kloorifenyyli-isopropyylikarba-
maatti, etyyli—?-(3—kloorifenyylikarbamoyylioksi)propionaatti, ma-
leiinihydratsidi, 2,3-dikloori-isovoihappo, 0,0-dimetyyliditio-
tioformiaatti, 1,l'~dimetyyli-U4,4-bipyridilium-dikloridi, rasva-
hapot, kloraatit, nonanoli ja muut.

Tarkoituksenmukaisesti kiytetddn kuvatut vaikuttavat aineet
tai niiden seokset valmisteitten muodossa, kuten jauheina, sirot-
teina, granulaatteina, liuoksina, emulsioina tai suspensioina, joi-
hin on lisdtty nestemdisid ja/tai kiinteitd sideaineita tai ohennin-
aineita ja mahdollisesti verkkouttamis-, kiinnike-, emulgointi-
ja/tai dispergointiapuaineita. Sopivia nestemdisid sideaineita ovat
esim. vesi, alifaattiset ja aromaattiset hiilivedyt, kuten bent-
seeni, tolueeni, ksyleeni, sykloheksanoni, isoforoni, dimetyyli-
sulfoksidi, dimetyyliformamidi, sekd mineraalidljyfraktiot.

Kiinteiksi sideaineiksi soveltuvat mineraalimaat, esim.
Tonsil, silikageeli, talkki, kaoliini, Attaclay, kalkkikivi, piihappo
ja kasvistuotteet, esim. jauhot.

Pinta-aktiivisista aineista on mainittava: esimerkiksi
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kalsiumligniinisulfonaatti, polyoksietyleeni-alkyylifenyylieetteri,
naftaleenisulfonihapot ja niiden suolat, fenoclisulfonihapot ja nii-
den suolat, formaldehydikondensaatit, rasva-alkoholisulfaatit sek3
substituoidut bentseenisulfornihapot ja niiden suolat.

Vaikuttavan aineen (vaikuttavien aineiden) osuus erilaisissa
valmisteissa voi vaihdella laajoissa rajoissa. Esim. aineet sisilti-
vdt noin 10-80 paino-% vaikuttavia aineita, noin 90-20 paino-% nes-
temdisid tai kiinteit4d sideaineita seki mahdollisesti aina 20 painc-
$:iin saakka pinta-aktiivisia aineita.

Aineiden levittdminen voi tapahtua tavallisella tavalla,esim.
vettd kantajana kdyttden valmiina ruiskutusliuoksina noin 100-1000
litra/ha. Aineiden k&ytt8 niin kutsutuissa "Low Volume" ja "Ultra-
low-Volume"-menetelmissi on myds mahdollista samoin kuin niiden
kdyttdé niin kutsuttuina mikrogranulaatteina.

Keksinndén mukaisia yhdisteitd vcidaan valmistaa esim. saatta-

malla 5-amino=-1,2,3-tiadiatsoli
W C-H
N C-NH
Ng/ 2

reagoimaan yleisen kaavan
C1l-COOR

1
mukaisen kloorimuurahaishappoesterin kanssa happoa sitovan aineen

kuten trietyyliamiin, N,N—dimetyylianiliinin,Imksmmﬁyyli&mfaaﬂwpp@~
triamidin tai pyridiiniemisten ldsndollessa, orgaanisessa liuntti-
messa, kuten tetrahydrofuraanissa, metyleenikloridissa tai dimetyy-
liformamidissa, lamp&tiloissa valilli OOCm6OOC, edullisesti huoneen
ldmpdtilassa ja sen jdlkeen saattamalla reaktiotuote reagoimaan
yleisen kaavan
H2NR

mukaisen amiinin kanssa orgaanisessa liuottimessa, kuten asetonissa,
dimetyyliformamidissa, tetrahydrofuraanissa tai asetonitriilisci,
lampdtiloissa vdlilla 50° ja ISOOC, kuitenkin edullisesti liucttimen
kiehumisldmpdtiloissa. Edelld olevissa kaavoissa R merkitsee samaa
kuin edelld, ja Rl on Cl—CS—alkyyli tai aryyli, edullisesti fenyyli.

Seuraavat esimerkit kuvaavat keksinnén mukaisten yhdisteiden
valmistamista:

Esimerkki 1

l—(2—pyridyyli)“3—(1,2,3—tiadiaLsolw5—yyli)-urca {yvhdiste no 1)
16,5 g (0,075 moolia) G—FenoksikurbunyylLamjno—l,Z,J~qudLaL—

solia suspendoidaan 150 ml:aan asctonla ju saatetaan reagoimaan
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9,4 g (0,1 moolin) kanssa 2-aminopyridiinid.Sitten kuumennetaan
3 tunnin ajan palautusjddhdyttden. Kun seos on jddhdytetty huoneen
ldmpdtilaan, erotetaan vaaleanruskeat kiteet imulla ja kuivataan.

Uudelleen kiteytys suoritetaan etanolista.

) o
SAantecr 3

N

y3 g = 56,3 % teoreettisesta; vdrittomid kiteitd sula-
mispisteeltddn 227°C hajoaa.
Analyysi: laskettu C 43,41 % H 3,19 % N 31,67 % S 14,50 %
saatu C 43,86 % H 3,24 % N 31,89 % C 14,20 %.
Ldhtdyhdiste yhdisteen no. 1 valmistamiseksi
5-fenoksikarbonyyliamino-1,2,3-tiadiatsoli
10,1 g (0,1 moolia) 5-amino-l,2,3-tiadiatsolia 75 ml:ssa
tetrahydrofuraania sisdltdvd liuos saatetaan reagoimaan 17,4 ml
(0,1 moolin) kansua heknametyylifosforihappotriamidiay sitten 1isd-
Liddn Lipoittain 15,7 g (0,1 moolia) kloorimuurahaishappofenyylicu-
terid kunnes Limp&tila on noussul korkeintaan 600, Geosta soekodte-
taan 5 tunnin ajan huoneen ldmpdtilassa ja lalimennetaan sitien
400 ml:1la vettd., Kiteet erotetaan imulla, kuivataan ja kiteytetiiin
uudelleen etanolista.
Saanto: 19,5 g = 88,1 % teoreettisesta
Sp.: 218-220°C hajoaa.
Analogisella tavalla valmistettiin seuraavat keksinndn mukai-
set yhdisteet.

Yhdiste no. Yhdisteen nimi Fysikaaliset vakiot

7 1-(H-k loori2-pyridyyli)-3-(1,2,3- sp: 25570
tiadiatsol=4=yyli)=ureq (hea Joaa)

3 I=(U-metyyli-z-pyridyyli)=-3-(1,2,3- Sp: 233°%C
tiadiatsol=-5-yyli)-urea (hajoaa)

y 1-(4-metyyli-2-pyrimidinyyli)-2- sp: 235°C
(1,2,3-tiadiatsol-5-yyli)-urea (hajoaa)

5 1-(u-pyridyyli)=-3-(1,2,3-tia- sp: 215°C
diatsol-5-yyli)-urea (hajoaa)

6 1-(3-pyridyyli)-3-(1,2,3-tia- sp: 218°C
diatsol=-5~yyli)-urea (hajoaa)

7 1-(2-pyrimidinyyli)-3-(1,2,3-tia- sp: >270°C
diatsol-5-yyli)-urea (hajoaa)

8 1-(3-metyyli-2-pyridyyli)-3-(1,2,3- sp: 234°C
tiadiatsol-5-yyli)-urea (hajoaa)

9 1-(4-metyyli-2-pyridyyli)-3-(1,2,3- sp:230°C
tiadiatsol=-Y-yy!i)-urea (hajoaa)

10 1-(h-metyyl i-7-pyridyyti)=-3-(] ,2,3- spe 23u°¢

tiadiatsol=5-yyli)-urca (hey)oraa)
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Keksinndn mukaiset yhdisteet ovat virittémii ja hajut-
tomia kiteisi& aineita, jotka eivdt liukene veteen eivitki ali-
faattisiin tai aromaattisiin hiilivetyihin. Polaarisiin orgaani-
nisiin liuottimiin kuten asetoniin, isoforoniin, sykloheksaroniin,
dimetyylisulfoksidiin ja dimetyyliformamidiin niilld on parempi
liukoisuus.

Seuraavat koeselostukset on tarkoitettu selventdmddn keksinndn

mukaisten yhdisteiden kdyttdmahdollisuuksia.

Koe 1

Kasvihuonekokeessa kdsiteltiin ruukkuihin istutettuja pensas-
papuja (Phaseolus vulgaris) ensimmidisten lehtien muodostuttua ja
soijapapuja (Glycine maxima) ensimmdisen kolmilehden kehityksen
alussa erilaisilla kdyttSmédrills (0,1/0,3/1 Ja 3 kg vaikuttavaa
ainetta/ha) keksinndn mukaista yhdistettd 1-(2-pyridyyli)-3- (1,2,3-
tiadiatsol-5-yyli)-urea. Sita varten valmistettiin vaikuttava aine
20 %:seksi ruiskutusjauheeksi ja levitettiin vesisuspensiona kdyt-
tden nestettd ruiskutukseen 500 litraa hehtaaria kohti. Kasvua
sddtelevd vaikutus mddriteltiin kaksi viikkoa kdsittelyn jdlkeen
ensimmdisen kasvusolmukkeen pPituusmittauksella. Mittaustulokset
tutkittiin suhteessa kdsittelemdttdmiin vertailukasveihin ja las-
kettiin prosentuaalisena kasvun hidastumisena.

Kuten taulukosta on todettavissa, saavutettiin laajalla
vdkevyysalueella keksinndn mukaisella yhdisteelld kasvua sddtelevd

vaikutus ilman etti lehdissi esiintyi minkddnlaisia palovahinkoja.

Q

Keksinnén mukainen yhdiste Kdytt&mddrd kg/ha Kasvun hidastuminen %

pensaspapu soijapapu

1-(2-pyridyyli)-3-(1,2,3- 0,1 33 30
tiadiatsol-5-yy1i)- urea 0,3 L7 4o
1,0 60 55
3,0 65 60

kdsittelemdtdn - 0 0



Koe 2
Kasvavia puuvillakasveja kdsiteltiin ©-10 kehlittyneen lehden
vaiheessa (0,5 kg:lla vaikuttavaa ainetta hehtaaria kohtl Xeksinndn
mukaista yhdistettd tai vertailuainetta. Kiytetty vesimddrd oli
500 litraa/ha.

Keksinndn mukainen yhdiste Kdyttbmadrd x<g/ha % 1 ien putoaminen
6 padlvdn Jdlkeen

1-(2-pyridyyli)=-3-(1,2,3- 0,5 50,0
tiadiatsol=-5-yyli)-urea

Vertailuaine

tri-n-butyyli- 0,5 25,8
tritiofosfaatti

kdsittelemdtdtn - 0

Taulukosta on todettavissa keksinn®n mukaisen yhdisticen yli-

voimaisesti parempi vaikutusintensiteetti ja vaikutusnopeus.
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Kasvien kasvun hidastumis- ja lehtien pudottamisvalmis-
teissa kdytettivit 1,2,3-tiadiatsol-5-yyliureat, tunnetut
siitd, ettd niiden kaava on

N

,l l,——NH-CO-NHR
Q\\S//F

jossa R on pyridyyli, metyylipyridyyli, klooripyridyyli, pyrimi-
dyyli tai metyylipyrimidyyli.

CH

Patentkrav

FOr minskning av vixternas tillvéxt och fdr 18vf
anvdndbara l,2,3-tiadiazol-S-yl-karbamider,
d e dirav, att de har formeln

dllning

k&@&nneteckn a-

N

N C — NH-CO-NHR

N

vari R dr pyridyl, metylpyridyl, klorpyridyl, pyrimidyl eller
metylpyrimidyl.
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