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Настоящее изобретение относится к новым 
замещенным бензтиазолам общей формулы I

в которой переменные имеют следующее значе­
ние:

X1 и X2 независимо друг от друга означают 
кислород или серу;

R1 означает водород, амино, С1-С6алкил 
или С1-С6галогеналкил;

R2 означает водород, галоген, С1-С6алкил, 
С1-С6галогеналкил, С1-С6алкилтио, С1-
С6алкилсульфинил или С1-С6алкилсульфонил;

R3 означает водород, галоген или C1- 
С6алкил;

R4 означает водород или галоген;
R5 означает циано, галоген, С1-С6алкил, С1- 

С6галогеналкил, С1-С6алкокси, или С1- 
С6галогеналкокси;

Y представляет собой химическую связь, 
кислород, серу, -SO- или -SO2-;

R6 означает водород, циано, галоген, С3- 
С6циклоалкил, С1-С6галогеналкил, С3-
С6алкенил, С3-С6галогеналкенил, С3-С6алкинил 
или С1-С6алкил, причем названные циклоал­
кильные, алкильные, алкенильные и алкиниль­
ные остатки могут быть замещены цианогруп­
пой, С1-С6алкоксигруппой, С1-
С6алкилтиогруппой, (С1-С6алкокси)карбони- 
лом, С1-С6алкиламинокарбонилом, ди(С1- 
С6алкил)аминокарбонилом, (С1-С6алкил)карбо- 
нилоксигруппой, С1-С6галогеналкоксигруппой, 
С1-С6галогеналкилтиогруппой или С3-
С6циклоалкилом, при условии, что R6 может 
означать циано только в тех случаях, когда Y 
представляет собой химическую связь, кислород 
или серу, и R6 может означать галоген только в 
тех случаях, когда Y представляет собой хими­
ческую связь,

а также к пригодным для применения в 
сельском хозяйстве солям соединений I.

Кроме того, изобретение относится
- к гербицидным препаратам и средствам 

десикации/дефолиации растений, содержащим 
соединения I в качестве действующих субстан­
ций,

- к способу получения соединений I,
- к способам борьбы с нежелательной рас­

тительностью и десикации и/или дефолиации 
растений с помощью соединений I, а также к 
новым промежуточным продуктам формул IV, 
V, XI и XIV, из которых получают соединения I.

Обладающие гербицидной эффективно­
стью бензтиазолы с определенными гетероцик­
лами в положении 7 уже известны из междуна­
родной заявки WO 92/20675 и из заявки Герма­

нии DE-A 4241658. В WO 92/20675 указывается 
также на возможное десикантное/дефолиантное 
действие описанных в этой заявке соединений.

Однако гербицидная эффективность из­
вестных соединений по отношению к вредонос­
ным грибам далеко не полностью удовлетворяет 
необходимым требованиям. Исходя из этого, в 
основу настоящего изобретения была положена 
задача получить новые бензтиазолы с более со­
вершенными гербицидными свойствами. Целью 
изобретения является также получение новых 
соединений, обладающих десикант-
ным/дефолиантным действием.

В соответствии с указанной задачей были 
получены замещенные бензтиазолы формулы I, 
определение которых представлено выше. Далее 
были получены гербицидные препараты, содер­
жащие в своем составе соединения I и обла­
дающие очень хорошим гербицидным действи­
ем. Кроме того, были разработаны способ полу­
чения этих препаратов и способ борьбы с неже­
лательной растительностью с помощью соеди­
нений I.

Далее было установлено, что соединения I 
пригодны также для десикации и дефолиации 
частей растений, в частности таких культур, как 
хлопчатник, картофель, рапс, подсолнечник, соя 
или бобовые, прежде всего хлопчатник. В соот­
ветствии с этим были получены средства деси­
кации и/или дефолиации растений, созданы спо­
соб получения этих средств и способ десикации 
и/или дефолиации растений с помощью соеди­
нений I.

Соединения формулы I в зависимости от 
типа замещения могут содержать один либо 
несколько центров хиральности и в этих случа­
ях могут быть представлены в виде смесей 
энантиомеров или диастереомеров. Предметом 
изобретения в соответствии с этим являются 
также как чистые энантиомеры или диастерео­
меры, так и их смеси.

Замещенные бензтиазолы формулы I могут 
быть представлены в виде их пригодных для 
применения в сельском хозяйстве солей, причем 
тип соли, как правило, существенной роли не 
играет. В принципе могут применяться соли 
таких оснований и также кислотно-аддитивные 
соли, гербицидное действие которых не уступа­
ет таковому свободных соединений I.

В качестве основных солей пригодны, в 
первую очередь, соли щелочных металлов, 
предпочтительно соли натрия и калия, соли ще­
лочно-земельных металлов, предпочтительно 
соли кальция и магния, соли переходных метал­
лов, предпочтительно соли цинка и железа, а 
также аммониевые соли, в которых ион аммо­
ния при необходимости может нести от одного 
до четырех С1-С4алкильных, гидрокси-Q - 
С4алкильных заместителей и/или один фениль­
ный либо бензильный заместитель, предпочти­
тельно соли диизопропиламмония, тетрамети­
ламмония, тетрабутиламмония, триметилбензи-
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ламмония и триметил-(2-гидрокси-
этил)аммония, далее, фосфониевые соли, суль- 
фониевые соли, такие предпочтительно, как со­
ли три-(С1-С4алкил)сульфония, и сульфоксоние- 
вые соли, предпочтительно такие, как соли три- 
(С1 -С4алкил)сульфоксония.

Из числа кислотно-аддитивных солей сле­
дует назвать, в первую очередь, гидрохлориды и 
гидробромиды, сульфаты, нитраты, фосфаты, 
оксалаты или додецилбензолсульфонаты.

Органические фрагменты молекул, указан­
ные выше при расшифровке значений замести­
телей R'-R6. представляют собой как, в частно­
сти, обозначение галогенобобщающие понятия, 
включающие индивидуальные обозначения от­
дельных членов групп. Все углеродные цепи, 
т.е. все алкильные, галогеналкильные, алкок- 
сильные, алкилтио-, алкилсульфинильные, ал­
килсульфонильные, галогеналкоксильные, гало- 
геналкилтио-, алкоксикарбонильные, алкилами­
нокарбонильные, диалкиламинокарбонильные, 
алкилкарбонилокси-, алкенильные, галогенал­
кенильные и алкинильные фрагменты могут 
быть прямоцепочечными либо разветвленными. 
Многократно галогенированные галогеналкиль­
ные, галогеналкоксильные, галогеналкилтио- и 
галогеналкенильные остатки могут нести иден­
тичные или различные атомы галогена.

Конкретно приняты, в частности, следую­
щие обозначения:

- галоген: фтор, хлор, бром или йод;
- С1-С6алкил, а также алкильные фрагмен­

ты (С1-С6алкил)карбанилоксигруппы, С1- 
С6алкиламинокарбонила, ди(С1 -С6алкил)амино- 
карбонила, (С' -С6алкил)карбанилокси-С1 -
С6алкила, С' -С6алкиламинокарбонил-С1 -
С6алкила, ди(С1 -С6алкил)аминокарбонил-С1 - 
С6алкила, С1 -С6алкиламинокарбонил-С3-
С6алкенила, ди(С1 -С6алкил)аминокарбонил-С3- 
С6алкенила, С1 -С6алкиламинокарбонил-С3-
С6алкинила, ди(С1 -С6алкил)аминокарбонил-С3- 
С6алкинила, С1 -С6алкиламинокарбонил-С3-
С6циклоалкила и ди(С1-С6алкил)аминокарбо- 
нил-С3-С6циклоалкила: метил, этил, н-пропил,
1- метилэтил, н-бутил, 1-метилпропил, 2- 
метилпропил, 1,1-диметилэтил, н-пентил, 1-
метилбутил, 2-метилбутил, 3-метилбутил, 2,2- 
диметилпропил, 1-этилпропил, н-гексил, 1,1- 
диметилпропил, 1,2-диметилпропил, 1-метил­
пентил, 2-метилпентил, 3-метилпентил, 4-
метилпентил, 1,1-диметилбутил, 1,2-диметил­
бутил, 1,3-диметилбутил, 2,2-диметилбутил, 2,3- 
диметилбутил, 3,3-диметилбутил, 1-этилбутил,
2- этилбутил, 1,1,2-триметилпропил, 1,2,2-
триметилпропил, 1 -этил-1 -метилпропил и 1 -
этил-2-метилпропил;

- циано-С1-С6алкил: например, цианоме­
тил, 1-цианоэтил, 2-цианоэтил, 1 -цианопроп-1 - 
ил, 2-цианопроп-1 -ил, 3-цианопроп-1 -ил, 1 -
цианобут-1 -ил, 2-цианобут-1 -ил, 3-цианобут-1 - 
ил, 4-цианобут-1-ил, 1-цианобут-2-ил, 2- 
цианобут-2-ил, 3-цианобут-2-ил, 3-цианобут-2-

ил, 4-цианобут-2-ил, 1 -(цианометил)эт-1 -ил, 1 - 
(цианометил)-1 -(метил)эт-1 -ил, 1 -(цианоме-
тил)проп-1 -ил и 2-цианогекс-6-ил;

- С1-С6галогеналкил: С1-С6алкильный оста­
ток, как указано выше, замещенный частично 
либо полностью фтором, хлором, бромом и/или 
йодом, т. е., например, хлорметил, дихлорметил, 
трихлорметил, фторметил, дифторметил, триф­
торметил, хлорфторметил, дихлорфторметил, 
хлордифторметил, 2-фторэтил, 2-хлорэтил, 2- 
бромэтил, 2-йодэтил, 2,2-дифторэтил, 2,2,2-
трифторэтил, 2-хлор-2-фторэтил, 2-хлор-2,2-
дифторэтил, 2,2-дихлор-2-фторэтил, 2,2,2- 
трихлорэтил, пентафторэтил, 2-фторпропил, 3- 
фторпропил, 2,2-дифторпропил, 2,3-
дифторпропил, 2-хлорпропил, 3-хлорпропил,
2,3-дихлорпропил, 2-бромпропил, 3-
бромпропил, 3,3,3-трифторпропил, 3,3,3-
трихлорпропил, 2,2,3,3,3-пентафторпропил, геп­
тафторпропил, 1-(фторметил)-2-фторэтил, 1-
(хлорметил)-2-хлорэтил, 1-(бромметил)-2-
бромэтил, 4-фторбутил, 4-хлорбутил, 4- 
бромбутил и нонафторбутил, 5-фторпентил, 5- 
хлорпентил, 5-бромпентил, 5-йодпентил, унде­
кафторпентил, 6-фторгексил, 6-хлоргексил, 6- 
бромгексил, 6-йодгексил и додекафторгексил;

- С1 -С6алкокси, а также алкоксильные
фрагменты С1-С6алкокси-С1-С6алкила, С1- 
С6алкокси-С3-С6алкенила, С1-С6алкокси-С3-
С6алкинила, С1-С6алкокси-С3-С6циклоалкила, 
(С1-С6алкокси)карбонила, (С1-С6алкокси)карбо- 
нил-С1-С6алкила, (С1-С6алкокси)карбонил-С3- 
С6алкенила, (С1-С6алкокси)карбонил-С3-
С6алкинила и (С1-С6алкокси)карбонил-С3- 
С6циклоалкила: метокси, этокси, н-пропокси, 1 - 
метилэтокси, н-бутокси, 1 -метилпропокси, 2- 
метилпропокси, 1,1-диметилэтокси, н-пентокси, 
1 -метилбутокси, 2-метилбутокси, 3-метил- 
бутокси, 1,1-диметилпропокси, 1,2-диметилпро- 
покси, 2,2-диметилпропокси, 1-этилпропокси, н- 
гексокси, 1 -метилпентокси, 2-метилпентокси, 3- 
метилпентокси, 4-метилпентокси, 1,1-
диметилбутокси, 1,2-диметилбутокси, 1,3-
диметилбутокси, 2,2-диметилбутокси, 2,3-
диметилбутокси, 3,3-диметилбутокси, 1- 
этилбутокси, 2-этилбутокси, 1,1,2-
триметилпропокси, 1,2,2-триметилпропокси, 1-
этил-1 -метилпропокси и 1 -этил-2-метил- 
пропокси;

- С1-С6галогеналкокси, а также галогенал-
коксильные фрагменты С1-С6галогеналкокси-С1- 
С6алкила, С1-С6галогеналкокси-С3-С6алкенила, 
С1-С6галогеналкокси-С3-С6алкинила и С1- 
С6галогеналкокси-С3-С6циклоалкила: С1-
С6алкоксильный остаток, как указано выше, 
замещенный частично либо полностью фтором, 
хлором, бромом, и/или йодом, т. е., например, 
хлорметокси, дихлорметокси, трихлорметилок- 
си, фторметокси, дифторметокси, трифтор- 
метокси, хлорфторметокси, дихлорфторметокси, 
хлордифторметокси, 2-фторэтокси, 2-
хлорэтокси, 2-бромэтокси, 2-йодэтокси, 2,2-
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дифторэтокси, 2,2,2-трифторэтокси, 2-хлор-2- 
фторэтокси, 2-хлор-2,2-дифторэтокси, 2,2- 
дихлор-2-фторэтокси, 2,2,2-трихлорэтокси, пен- 
тафторэтокси, 2-фторпропокси, 3-фтор-
пропокси, 2,2-дифторпропокси, 2,3-дифтор- 
пропокси, 2-хлорпропокси, 3-хлорпропокси, 2,3- 
дихлорпропокси, 2-бромпропокси, 3-
бромпропокси, 3,3,3-трифторпропокси, 3,3,3-
трихлорпропокси, 2,2,3,3,3-пентафторпропокси, 
гептафторпропокси, 1 -(фторметил)-2-
фторэтокси, 1-(хлорметил)-2-хлорэтокси, 1- 
(бромэтил)-2-бромэтокси, 4-фторбутокси, 4- 
хлорбутокси, 4-бромбутокси и нонафторбуток- 
си, 5-фторпентокси, 5-хлорпентокси, 5- 
бромпентокси, 5-йодпентокси, ундекафторпен- 
токси, 6-фторгексокси, 6-хлоргексокси, 6- 
бромгексокси, 6-йодгексокси и додекафторгек- 
сокси;

- С1-С6алкилтио, а также алкилтиофраг­
менты С1-С6алкилтио-С1-С6алкила, С1-
С6алкилтио-С3-С6алкенила, С -С6алкилтио-С3- 
С6алкинила и С1-С6алкилтио-С3-С6циклоалкила: 
метилтио, этилтио, н-пропилтио, 1 -метил-
этилтио, н-бутилтио, 1 -метилпропилтио, 2-
метилпропилтио, 1,1-диметилэтилтио, н- 
пентилтио, 1 -метилбутилтио, 2-метилбутилтио,
3-метилбутилтио, 2,2-диметилпропилтио, 1- 
этилпропилтио, н-гексилтио, 1,1-диметил- 
пропилтио, 1,2-диметилпропилтио, 1-метил- 
пентилтио, 2-метилпентилтио, 3-метил-
пентилтио, 4-метилпентилтио, 1,1-диметилбу- 
тилтио, 1,2-диметилбутилтио, 1,3-диметил- 
бутилтио, 2,2-диметилбутилтио, 2,3-диметил- 
бутилтио, 3,3 -диметилбутилтио, 1 -этилбутил- 
тио, 2-этилбутилтио, 1,1,2-триметилпропилтио,
1.2.2- триметилпропилтио, 1-этил-1-метилпро- 
пилтио и 1-этил-2-метилпропилтио, предпочти­
тельно метилтио и этилтио;

- С1-С6галогеналкилтио, а также галоге­
налкилтиофрагменты С1-С6галогеналкилтио-С1- 
С6алкила, С -С6галогеналкилтио-С3-С6алкенила, 
С1-С6галогеналкилтио-С3-С6алкинила и Q- 
С6галогеналкилтио-С3-С6циклоалкила: С1-С6ал- 
килтио, как указано выше, замещенный частич­
но либо полностью фтором, хлором и/или бро­
мом, т.е. например, дифторметилтио, трифтор- 
метилтио, хлордифторметилтио, бромдифтор- 
метилтио, 2-фторэтилтио, 2-хлорэтилтио, 2-
бромэтилтио, 2-йодэтилтио, 2,2-дифторэтилтио,
2.2.2- трифторэтилтио, 2,2,2-трихлорэтилтио, 2- 
хлор-2-фторэтилтио, 2-хлор-2,2-дифторэтилтио,
2.2- дихлор-2-фторэтилтио, пентафторэтилтио,
2- фторпропилтио, 3-фторпропилтио, 2-хлор-
пропилтио, 3-хлорпропилтио, 2-бромпропилтио,
3- бромпропилтио, 2,2-дифторпропилтио, 2,3-
дифторпропилтио, 2,3-дихлорпропилтио, 3,3,3- 
трифторпропилтио, 2,2,3,3,3 -пентафторпро -
пилтио, гептафторпропилтио, 1-(фторметил)-2- 
фторэтилтио, 1 -(хлорметил)-2-хлорэтилтио, 1 - 
(бромметил)-2-бромэтилтио, 4-фторбутилтио, 4- 
хлорбутилтио, 4-бромбутилтио, 5-
фторпентилтио, 5-хлорпентилтио, 5-

бромпентилтио, 5-йодпентилтио, ундекафтор- 
пентилтио, 6-фторгексилтио и 6-хлоргексилтио;

- С1 -С6алкилсульфинил, такой, как метил­
сульфинил, этилсульфинил, н-пропил-
сульфинил, 1 -метилэтилсульфинил, н-
бутилсульфинил, 1-метилпропилсульфинил, 2- 
метилпропилсульфинил, 1,1-диметилэтилсуль­
финил, н-пентилсульфинил, 1-метилбутилсуль­
финил, 2-метилбутилсульфинил, 3-метилбутил­
сульфинил, 1,1-диметилпропилсульфинил, 1,2- 
диметилпропилсульфинил, 2,2-диметилпропил­
сульфинил, 1 -этилпропилсульфинил, н-
гексилсульфинил, 1-метилпентилсульфинил, 2- 
метилпентилсульфинил, 3-метилпентилсуль­
финил, 4-метилпентилсульфинил, 1,1-диметил­
бутилсульфинил, 1,2-диметилбутилсульфинил,
1,3-диметилбутилсульфинил, 2,2-диметилбутил­
сульфинил, 2,3-диметилбутилсульфинил, 3,3- 
диметилбутилсульфинил, 1 -этилбутилсульфи­
нил, 2-этилбутилсульфинил, 1,1,2-триметил­
пропилсульфинил, 1,2,2-триметилпропилсуль­
финил, 1-этил-1-метилпропилсульфинил и 1- 
этил-2-метилпропилсульфинил;

- С1-С6алкилсульфонил: метилсульфонил,
этилсульфонил, н-пропилсульфонил, 1 -метил­
этилсульфонил, н-бутилсульфонил, 1 -метил­
пропилсульфонил, 2-метилпропилсульфонил, 
1 ,1 -диметилэтилсульфонил, н-пентилсульфо- 
нил, 1-метилбутилсульфонил, 2-метилбутил­
сульфонил, 3-метилбутилсульфонил, 1,1- 
диметилпропилсульфонил, 1,2-диметилпропил­
сульфонил, 2,2-диметилпропилсульфонил, 1-
этилпропилсульфонил, н-гексилсульфонил, 1-
метилпентилсульфонил, 2-метилпентил­
сульфонил, 3-метилпентилсульфонил, 4- 
метилпентилсульфонил, 1,1-диметилбутилсуль­
фонил, 1,2-диметилбутилсульфонил, 1,3- 
диметилбутилсульфонил, 2,2-диметилбутил­
сульфонил, 2,3-диметилбутилсульфонил, 3,3-
диметилбутилсульфонил, 1-этилбутилсуль­
фонил, 2-этилбутилсульфонил, 1,1,2-триметил­
пропилсульфонил, 1,2,2-триметилпропилсуль­
фонил, 1 -этил-1-метилпропилсульфонил и 1- 
этил-2-метилпропилсульфонил;

- С3-С6циклоалкил, а также циклоалкиль­
ные фрагменты С3-С6циклоалкил-С3-
С6алкенила, С1 -С6циклоалкил-С3-С6алкинила и 
С3-С6циклоалкил-С3-С6циклоалкила: циклопро­
пил, циклобутил, циклопентил и циклогексил;

- С3-С6циклоалкил-С1-С6алкил: например,
циклопропилметил, циклобутилметил, цикло­
пентилметил, циклогексилметил, 2-
(циклопропил)этил, 2-(циклобутил)этил, 2- 
(циклопентил)этил, 2-(циклогексил)этил, 3- 
(циклопропил)пропил, 3-(циклобутил)пропил, 3- 
(циклопентил)пропил, 3-(циклогексил)пропил,
4-(циклопропил)бутил, 4-(циклобутил)бутил, 4- 
(циклопентил)бутил, 4-(циклогексил)бутил, 5- 
(циклопропил)пентил, 5-(циклобутил)пентил, 5- 
(циклопентил)пентил, 5-(циклогексил)пентил, 6- 
(циклопропил)гексил, 6-(циклобутил)гексил, 6- 
(циклопентил)гексил и 6-(циклогексил)гексил;
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С6алкил)аминокарбонил-С3-С6алкинила, (С1-
С6алкил)карбонилокси-С3-С6алкинила, С1-
С6галогеналкокси-С3-С6алкинила, С1-
С6галогеналкилтио-С3-С6алки-нила и С3-

- С3-С6алкенил, а также алкенильные
фрагменты С1-С6алкокси-С3-С6алкенила, Q- 
С6алкилтио-С3-С6алкенила, (С1 -С6алкокси)кар-
бонил-С3-С6алкенила, С1 -С6алкиламинокарбо- 
нил-С3-С6алкенила, ди(С1 -С6алкил)аминокарбо- 
нил-С3-С6алкенила, (С1 -С6алкил)карбанилокси- 
С3-С6алкенила, С1 -С6галогеналкокси-С3-С6алке- 
нила, С1-С6галогеналкилтио-С3-С6алкенила и С3- 
С6циклоалкил-С3-С6алкенила: проп-1 -ен-1 -ил, 
проп-2-ен-1-ил, 1-метилэтенил, н-бутен-1-ил, н- 
бутен-2-ил, н-бутен-3-ил, 1-метилпроп-1-ен-1- 
ил, 2-метилпроп-1 -ен-1 -ил, 1 -метилпроп-2-ен-1 - 
ил, 2-метилпроп-2-ен-1 -ил, н-пентен-1 -ил, н- 
пентен-2-ил, н-пентен-3-ил, н-пентен-4-ил, 1- 
метилбут-1-ен-1-ил, 2-метилбут-1-ен-1-ил, 3-
метилбут-1 -ен-1 -ил, 1 -метилбут-2-ен-1 -ил, 2-
метилбут-2-ен-1-ил, 3-метилбут-2-ен-1-ил, 1-
метилбут-3-ен-1-ил, 2-метилбут-3-ен-1-ил, 3-
метилбут-3-ен-1-ил, 1,1-диметилпроп-2-ен-1-ил,
1,2-диметилпроп-1-ен-1 -ил, 1,2-диметилпроп-2- 
ен-1 -ил, 1 -этилпроп-1 -ен-2-ил, 1 -этилпроп-2-ен- 
1 -ил, н-гекс-1 -ен-1 -ил, н-гекс-2-ен-1 -ил, н-гекс-
3- ен-1-ил, н-гекс-4-ен-1-ил, н-гекс-5-ен-1-ил, 1- 
метилпент-1-ен-1-ил, 2-метилпент-1-ен-1-ил, 3- 
метилпент-1 -ен-1 -ил, 4-метилпент-1 -ен-1 -ил, 1 - 
метилпент-2-ен-1-ил, 2-метилпент-2-ен-1-ил, 3- 
метилпент-2-ен-1 -ил, 4-метилпент-2-ен-1 -ил, 1 - 
метилпент-3-ен-1-ил, 2-метилпент-3-ен-1-ил, 3- 
метилпент-3-ен-1-ил, 4-метилпент-3-ен-1-ил, 1- 
метилпент-4-ен-1-ил, 2-метилпент-4-ен-1-ил, 3- 
метилпент-4-ен-1 -ил, 4-метилпент-4-ен-1 -ил, 
1,1-диметилбут-2-ен-1-ил, 1,1-диметилбут-3-ен-
1- ил, 1,2-диметилбут-1-ен-1-ил, 1,2-диметилбут-
2- ен-1-ил, 1,2-диметилбут-3-ен-1-ил, 1,3-
диметилбут-1-ен-1-ил, 1,3-диметилбут-2-ен-1- 
ил, 1,3-диметилбут-3-ен-1-ил, 2,2-диметилбут-3- 
ен-1-ил, 2,3-диметилбут-1-ен-1-ил, 2,3-
диметилбут-2-ен-1-ил, 2,3-диметилбут-3-ен-1- 
ил, 3,3-диметилбут-1-ен-1-ил, 3,3-диметилбут-2- 
ен-1 -ил, 1 -этилбут-1 -ен-1 -ил, 1 -этилбут-2-ен-1 - 
ил, 1-этилбут-3-ен-1-ил, 2-этилбут-1-ен-1-ил, 2- 
этилбут-2-ен-1-ил, 2-этилбут-3-ен-1-ил, 1,1,2-
триметилпроп-2-ен-1 -ил, 1 -этил-1 -метилпроп-2- 
ен-1 -ил, 1 -этил-2-метилпроп-1 -ен-1 -ил и 1 -этил- 
2-метилпроп-2-ен-1 -ил;

- циано-С3-С6алкенил: например, 2-
цианоаллил, 3-цианоаллил, 4-цианобут-2-енил,
4- цианобут-3-енил и 5-цианопент-4-енил;

- С3-С6галогеналкенил: С3-С6алкенил, как
указано выше, замещенный частично либо пол­
ностью фтором, хлором, бромом и/или йодом, 
т.е., например, 2-хлораллил, 3-хлораллил, 2,3- 
дихлораллил, 3,3-дихлораллил, 2,3,3-
трихлораллил, 2,3-дихлорбут-2-енил, 2-
бромаллил, 3-бромаллил, 2,3-дибромаллил, 3,3- 
дибромаллил, 2,3,3-трибромаллил и 2,3- 
дибромбут-2-енил;

- С3-С6алкинил, а также алкинильные 
фрагменты С1-С6алкокси-С3-С6алкинила, Οι- 
С6алкилтио-С3-С6алкинила, (С1-С6алкокси)кар- 
бонил-С3-С6алкинила, С1-С6алкиламинокарбо- 
нил-С3-С6алкинила, ди(С1-С6алкил)аминокар-

С6циклоалкил-С3-С6алкинила: проп-1 -ин-1 -ил, 
проп-2-ин-1-ил, н-бут-1-ин-1-ил, н-бут-1-ин-3- 
ил, н-бут-1 -ин-4-ил, н-бут-2-ин-1 -ил, н-пент-1 - 
ин-1-ил, н-пент-1-ин-3-ил, н-пент-1-ин-4-ил, н- 
пент-1-ин-5-ил, н-пент-2-ин-1-ил, н-пент-2-ин-4- 
ил, н-пент-2-ин-5-ил, 3-метилбут-1-ин-3-ил, 3- 
метилбут-1 -ин-4-ил, н-гекс-1 -ин-1 -ил, н-гекс-1 - 
ин-3-ил, н-гекс-1-ин-4-ил, н-гекс-1-ин-5-ил, н- 
гекс-1 -ин-6-ил, н-гекс-2-ин-1 -ил, н-гекс-2-ин-4- 
ил, н-гекс-2-ин-5-ил, н-гекс-2-ин-6-ил, н-гекс-3- 
ин-1-ил, н-гекс-3-ин-2-ил, 3-метилпент-1-ин-1- 
ил, 3-метилпент-1-ин-3-ил, 3-метилпент-1-ин-4- 
ил, 3-метилпент-1-ин-5-ил, 4-метилпент-1-ин-1- 
ил, 4-метилпент-2-ин-4-ил и 4-метилпент-2-ин-
5-ил;

- циано-С3-С6алкинил: например, 3- 
цианопропаргил, 4-цианобут-2-ин-1-ил, 5- 
цианопент-3-ин-1-ил и 6-цианогекс-4-ин-1-ил.

С учетом применения предлагаемых со­
единений формулы I в качестве гербицидов или 
в качестве соединений, обладающих десикант- 
ным/дефолиантным действием, переменные 
имеют предпочтительно следующие значения, а 
именно, индивидуально либо в соответствую­
щем сочетании:

Х1 означает кислород;
Х2 означает кислород или серу, прежде 

всего кислород;
R1 означает С1-С6алкил или Q- 

С6галогеналкил, прежде всего амино или С1- 
С6алкил, особенно предпочтителен метил;

R2 означает галоген, С1-С6алкил, Q- 
С6галогеналкил или С1-С6алкилсульфонил, пре­
жде всего С1-С6галогеналкил, особенно пред­
почтительно трифторметил, хлордифторметил 
или пентафторэтил, наиболее предпочтителен 
трифторметил;

R3 означает водород или галоген, прежде 
всего водород;

R4 означает водород, фтор или хлор;
R5 означает циано или галоген, прежде 

всего циано, хлор или бром, особенно предпоч­
тителен хлор;

Y представляет собой химическую связь, 
серу, -SO- или -SO2-, прежде всего химическую 
связь или серу;

R6 означает водород, галоген, С3- 
С6циклоалкил, С1-С6галогеналкил, С3-С6алкенил 
или С1 -С6алкил, причем названные циклоал­
кильные, алкильные и алкенильные остатки мо­
гут быть замещены цианогруппой, С1- 
С6алкоксильной группой, (С1-С6алкокси)кар-
бонилом, (С1-С6алкил)карбонилоксигруппой 
или С1 -С6галогеналкоксильной группой, при 
условии, что R6 может означать галоген только 
в тех случаях, когда Y представляет собой хи­
мическую связь.
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Особенно предпочтительны те соединения 
формулы I, в которых R6 означает один из ос­
татков 6.5-6.63 или, если Y представляет собой 
химическую связь, означает также один из ос­
татков 6.1-6.4 (табл. 1).

Таблица 1
№№ R6

6.1 F

6.2 С1

6.3 Вг

6.4 I

6.5 Н

6.6 СН2С1

6.7 ch2f

6.8 chf2
6.9 CF3

6.10 ccif2
6.11 cci2f

6.12 ch2ch2cn

6.13 ch2ch2f

6.14 CH2CH2C1

№№ R6

6.15 CH2CH2Br

6.16 CH2CH2I

6.17 ch2cf3
6.18 cf2cf3
6.19 CH2CH = CH2

6.20 CH(CH3)CH = CH2

6.21 ch2ch=ch-ch3
6.22 CH(CH3)CH = CH-CH3

6.23 CH2-OCH

6.24 CH(CH3)OCH

6.25 CH3

6.26 CH2CH3

6.27 H-C3H7

6.28 изо-С3Н7

6.29 н-С4Н9

6.30 изо-С4Нд

6.31 BTOp- C4Hg

6.32 трет-С4Н9

6.33 н-С5нц
6.34 H-C6Hi3

6.35 ch2cn

6.36 CH(CH3)CN

6.37 CH2CH(CH3)CN

6.38 CH(CH3)CH2CN

6.39 ch2ch2och3 ,
6.40 CH2CH2OCH2CH3

6.41 CH(CH3)CH2OCH3

6.42 CH(CH3)CH2OCH2CH3

6.43 CH2COOCH3

№№ R6

6.44 CH2COOCH2CH3

6.45 CH2COOCH(CH3)2

6.46 CH(CH3)COOCH3

6.47 CH(CH3)COOCH2CH3

6.48 СН (CH3) COOCH (CH3) 2

6.49 CH2CH2COOCH3

6.50 CH2CH2COOCH2CH3

6.51 CH(CH2CH3)COOCH3

6.52 CH (CH2CH3) COOCH2CH3

6.53 CH(CH(CH3)2)COOCH3

6.54 CH (CH (CH3) 2) COOCH2CH3

6.55 CH2CH2OCOCH3

6.56 CH2CH2OCOCH2CH3

6.57 CH(CH3)CH2OCOCH3

6.58 CH2CH(CH3)OCOCH3

6.59 CH2CH2OCHF2

6.60 CH2CH2OCH2CF3

6.61 циклогексил

6.62 CH = CH-COOCH3

6.63 ch=ch-cooch2ch3

С учетом применения замещенных бен­
зтиазолов формулы I в качестве гербицидов са­
мыми предпочтительными являются бензтиазо­
лы формулы 1а (соответствует формуле I, в ко­
торой R1 означает СН3, R2 означает CF3, R3 озна­
чает Н, R5 означает С1, X1 и X2 означают О, Y 
представляет собой химическую связь), прежде 
всего соединения Ia.1-Ia.186 из табл. 2.

Таблица 2
Н3С О R4

R6
№№ R4 R6

Ia.l H Cl

Ia.2 F Cl

Ia.3 Cl Cl

Ia.4 H Br

Ia.5 F Br

Ia.6 Cl Br

Ia.7 H I

Ia.8 F I

Ia.9 Cl I

Ia.10 H F

Ia.ll F F

Ia.12 Cl F

Ia.13 H H

Ia.14 F H

Ia.15 Cl H

Ia.16 H CH3

Ia.17 F CH3

Ia.18 Cl CH3

Ia.19 H CH2CH3

Ia.20 F CH2CH3

Ia.21 Cl CH2CH3

Ia.22 H CH2CH2CH3



11 000623 12

№№ R4 R6

Ia.52 H CH2C=CH

Ia.53 F CH2CsCH

Ia.54 Cl CH2C=CH

Ia.55 H CH(CH3)CsCH

Ia.56 F CH(CH3)C=CH

Ia.57 Cl CH(CH3)C=CH

Ia.58 H CH2ChC-CH3
Ia.59 F CH2C.=C-CH3

Ia.60 Cl CH2C=C-CH3

Ia.61 H CH2C1

Ia.62 F CH2C1

Ia.63 Cl CH2C1

Ia.64 H ch2f

Ia.65 F ch2f

Ia.66 Cl ch2f

Ia.67 H chf2
Ia.68 F chf2
Ia.69 Cl chf2
Ia.7O H Cp3
la.71 F CF3
Ia.72 Cl CF3
Ia.73 H ccif2
Ia.74 F ccif2
Ia.75 Cl ccif2
Ia.76 H cci2f

Ia.77 F cci2f

Ia.78 Cl cci2f

Ia.79 H ch2chf2
la.80 F ch2chf2

№№ R4 R6

la.110 F CH(CH3)CH2CN

Ia.lll Cl CH(CH3)CH2CN

la.112 H ch2ch2och3
la.113 F CH2CH2OCH3

Ia.114 Cl CH2CH2OCH3

la.115 H CH2CH2OCH2CH3

Ia.116 F CH2CH2OCH2CH3

la.117 Cl ch2ch2och2ch3
Ia.118 H CH(CH3)CH2OCH3

Ia.119 F CH(CH3)CH2OCH3

Ia.120 Cl CH(CH3)CH2OCH3

Ia.121 H CH(CH3)CH2OCH2CH3

la.122 F CH (CH3) CH2OCH2CH3

Ia.123 Cl CH (CH3) CH2OCH2CH3

Ia.124 H CH2COOCH3

Ia.125 F CH2COOCH3

la. 126 Cl CH2COOCH3

Ia.127 H CH2COOCH2CH3

Ia.128 F CH2COOCH2CH3

Ia.129 Cl CH2COOCH2CH3

Ia.130 H CH2COOCH(CH3)2

la.131 F CH2COOCH(CH3)2

Ia.132 Cl CH2COOCH(CH3)2

Ia.133 H CH(CH3)COOCH3

la.134 F CH(CH3)COOCH3

Ia.135 Cl CH(CH3)COOCH3

la.136 H CH(CH3)COOCH2CH3

Ia.137 F CH(CH3)COOCH2CH3

la.138 Cl CH(CH3)COOCH2CH3
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№№ R4 R6

1а.139 Н СН (СН3) СООСН (СН3) 2

1а.140 F СН(СН3) СООСН (СН3) 2

1а.141 С1 СН(СН3) СООСН (СН3) 2

1а.142 Н сн2сн2соосн3

1а.143 F СН2СН2С00СН3

1а.144 С1 СН2СН2СООСН3

1а. 145 Н сн2сн2соосн2сн3

1а.146 F СН2СН2СООСН2СН3

1а.147 С1 сн2сн2соосн2сн3

1а.148 н СН(СН2СН3)СООСН3

1а.149 F СН(СН2СН3)СООСН3

1а.15О . С1 СН(СН2СН3)СООСН3

1а.151 н СН (СН2СН3) СООСН2СН3

1а.152 F СН (СН2СН3) СООСН2СН3

1а. 153 С1 СН(СН2СН3)СООСН2СН3

1а. 154 Н СН [СН(СН3)2] соосн3

1а.155 F СН [СН(СН3)2] соосн3

1а.156 С1 СН[СН(СН3)21С00СН3

1а.157 н сн2сн2ососн3

1а.158 F сн2сн2ососн3

1а.159 С1 сн2сн2ососн3

1а.16О н сн2сн2ососн2сн3

1а.161 F СН2СН2ОСОСН2СН3

1а.162 С1 СН2СН2ОСОСН2СН3

1а.163 Н СН(СН3)СН2ОСОСН3

1а.164 F СН(СН3)СН2ОСОСН3

1а.165 С1 СН(СН3)СН2ОСОСН3

1а.166 Н СН2СН(СН3)ОСОСН3

1а.167 F СН2СН(СН3)ОСОСН3

№№ R4 R6

1а.168 С1 СН2СН(СН3)ОСОСН3

1а.169 н ch2ch2ochf2
1а.17О F ch2ch2ochf2
1а.171 С1 ch2ch2ochf2
1а.172 н ch2ch2och2cf3
1а.173 F ch2ch2och2cf3
1а.174 С1 ch2ch2och2cf3
1а.175 н циклогексил

1а.176 F циклогексил

1а.177 С1 циклогексил
1а.178 н сн=сн-соосн3

1а.179 F сн=сн-соосн3

1а.18О С1 сн=сн-соосн3

1а.181 Н СН = СН-С00СН2СН3

1а.182 F СН = СН-СООСН2СН3

1а.183 С1 СН = СН-СООСН2СН3

1а.184 Н CN

1а.185 F CN

1а.186 С1 CN

Кроме того, самыми предпочтительными 
являются замещенные бензтиазолы формул Ib- 
Iu, в частности:

- соединения Ib.1-Ib.186, отличающиеся от 
соединений Ia.1-Ia.186 только лишь тем, что R1

- соединения Id.13-Id.186, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.186 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, а Y означает кисло-

- соединения Ie.13-Ie.186, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.186 только лишь тем, что

- соединения If.13-If.186, отличающиеся от 
соединений Ia.13-Ia.186 только лишь тем, что R1 

означает аминогруппу, a Y означает серу

- соединения Ig.13-Ig.183, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.183 только лишь тем, что

- соединения Ih.13-Ih.183, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.183 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, а Y означает -SO-

- соединения Ic.13-Ic.186, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.186 только лишь тем, что 
Y означает кислород
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- соединения Ii. 13-Ii. 183, отличающиеся от 
соединений Ia. 13-Ia. 183 только лишь тем, что Y

- соединения Io.13-Io.186, отличающиеся 
от соединений Ia. 13-Ia. 186 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, R5 означает циано­
группу, а Y означает кислород

- соединения Ik. 13-Ik. 183, отличающиеся 
от соединений Ia. 13-Ia. 183 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, а Y означает -SO2-

- соединения Il.1-Il.186, отличающиеся от 
соединений Ia.1-Ia.186 только лишь тем, что R5

- соединения Ip.13-Ip.186, отличающиеся 
от соединений Ia. 13-Ia. 186 только лишь тем, что 
Y означает серу, a R5 означает цианогруппу

- соединения Iq.13-Iq.186, отличающиеся 
от соединений Ia. 13-Ia. 186 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, R5 означает циано-

- соединения Im.1-Im.186, отличающиеся 
от соединений Ia.1-Ia.186 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, a R5 означает циано-

- соединения Ir. 13-Ir. 183, отличающиеся от 
соединений Ia. 13-Ia. 183 только лишь тем, что Y 
означает -SO-, a R5 означает цианогруппу

- соединения Is. 13-Is. 183, отличающиеся от 
соединений Ia. 13-Ia. 183 только лишь тем, что R1 

означает аминогруппу, R5 означает цианогруп­
пу, a Y означает -SO-

- соединения In.13-In. 186, отличающиеся 
от соединений Ia. 13-Ia. 186 только лишь тем, что 
Y означает кислород, а R5 означает цианогруппу
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- соединения It. 13-It. 183, отличающиеся от 
соединений Ia.13-Ia.183 только лишь тем, что R5 
означает цианогруппу, а Y означает -SO2-

- соединения Iu.13-Iu.183, отличающиеся 
от соединений Ia.13-Ia.183 только лишь тем, что 
R1 означает аминогруппу, R5 означает циано-

Замещенные бензтиазолы формулы I могут 
быть получены различным путем, например, с 
помощью одного из следующих способов:

Способ А.
Взаимодействие замещенного бензтиазола 

формулы I, где R1 означает водород, с соедине­
нием формулы II, осуществляемое по известной

L1 представляет собой обычную уходящую 
группу, такую как галоген, предпочтительно 
хлор, бром или йод, (гало-
ген)алкилсульфонилокси, предпочтительно ме- 
тилсульфонилокси или трифторметилсульфони- 
локси, арилсульфонилокси, предпочтительно 
толуолсульфонилокси, и алкоксисульфонилок- 
си, предпочтительно метоксисульфонилокси 
или этоксисульфонилокси.

Обычно работают в инертном органиче­
ском растворителе, например, в протонном рас­
творителе, таком как низшие спирты, предпоч­
тительно в метаноле или этаноле, при необхо­
димости в смеси с водой, или в апротонном рас­
творителе, например, в простом алифатическом 
либо циклическом эфире, таком как метил-трет-

бутиловый эфир, 1 ,2-диметоксиэтан, тетрагид­
рофуран и диоксан, в алифатическом кетоне, 
таком как ацетон, диэтилкетон и этилме­
тилкетон, в амиде, таком как диметилформамид 
и N-метилпирролидон, в сульфоксиде, таком как 
диметилсульфоксид, в мочевине, такой как тет­
раметилмочевина и 1,3-диметилтетрагидро- 
2(1Н)-пиримидинон, в эфире карбоновой кисло­
ты, таком как этиловый эфир уксусной кислоты, 
или в галогенированном алифатическом либо 
ароматическом углеводороде, таком как ди­
хлорметан, дихлорэтан, хлорбензол и дихлор­
бензолы.

При необходимости можно работать в 
присутствии основания, причем приемлемы как 
неорганические основания, например, карбона­
ты, такие как карбонат натрия и карбонат калия, 
гидрокарбонаты, такие как гидрокарбонат на­
трия и гидрокарбонат калия, или гидриды ще­
лочных металлов, такие как гидрид натрия и 
гидрид калия, так и органические основания, 
например, амины, такие как триэтиламин, пири­
дин и Ν,Ν-диэтиланилин, или алкоголяты ще­
лочных металлов, такие как метанолят натрия, 
этанолят натрия и трет-бутанолят калия.

Количество основания и алкилирующего 
агента II составляет предпочтительно соответ­
ственно от 0,5- до 2-кратного молярного коли­
чества в пересчете на количество исходного 
соединения I (где R1 является водородом).

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от 0°С до температуры кипе­
ния реакционной смеси, прежде всего в интер­
вале от 0 до 60°С.

Один из предпочтительных вариантов спо­
соба состоит в том, что соль соединения I, полу­
ченную циклизацией соединения IV, где R1 яв­
ляется Н, или соединения V, где R1 является Н, 
согласно способу Ж, алкилируют без выделения 
из реакционной смеси, которая может еще со­
держать избыточное основание, например, гид­
рид натрия, алкоголят натрия или карбонат на­
трия.

При невозможности получения непосред­
ственно путем циклизации в основных услови­
ях, описанной в способе Ж соли тех соединений 
I, в которых R1 означает водород, можно полу­
чить также по известной технологии из продук­
тов способов Г-И. С этой целью смешивают, 
например, водный раствор неорганического ли­
бо органического основания с замещенным бен­
зтиазолом I, где R1 представляет собой водород. 
Солеобразование в этом случае происходит 
обычно уже при 20-25°С с достаточной скоро­
стью.

Особенно целесообразно получать натрие­
вую соль за счет растворения замещенного бен­
зтиазола I, где R1 является водородом, в водном 
растворе гидроксида натрия при 20-25°С, при­
меняя при этом бензтиазол I (где R1 означает Н) 
и гидроксид натрия в примерно эквимолярных 
количествах. Соответствующую соль бензтиа­
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зола I в таких случаях можно выделять затем, 
например, путем осаждения с помощью соот­
ветствующего инертного растворителя либо 
путем выпаривания растворителя.

Соли замещенных бензтиазолов I, ион ме­
талла которых не является ионом щелочного 
металла, могут быть получены обычно "переса­
ливанием" соответствующей соли щелочного 
металла (т.е. за счет замены указанных ионов 
один на другой) в водном растворе, равно как и 
соли аммония, фосфония, сульфония и сульфок- 
сония - с помощью гидроксидов аммиака, фос­
фония, сульфония или сульфоксония. Таким 
путем можно получить, например, металличе­
ские соли бензтиазолов, нерастворимые в воде.

Способ Б.
Взаимодействие замещенного бензтиазола 

формулы I, где R1 означает водород, с электро­
фильным аминирующим реагентом в присутст­
вии основания

В качестве аминирующего реагента до на­
стоящего времени особенно хорошо зарекомен­
довал себя 2,4-динитрофеноксиамин, однако 
возможно также применение, например, гидро- 
ксиламин-О-сульфоновой кислоты (HOSA), уже 
известной из литературы как аминирующий 
реагент (ср., например, Е. Hofer и др., Synthesis 
1983, 466; W. Friedrichsen и др., Heterocycles 20 
(1983) 1271; Н. Hart и др., Tetrahedron Lett. 25 
(1984) 2073; В. Vercek и др., Monatsh. Chem. 114 
(1983) 789; G. Sosnousky и др., Z. Naturforsch. 38 
(1983) 884; R.S. Atkinson и др., J. Chem. Soc. 
Perkin Trans. 1 987, 2787).

Аминирование может осуществляться по 
известной методике (см., например, Т. Sherad- 
sky, Tetrahedron Lett. 1968, 1909; M.P. Wentland 
и др., Journ. Med. Chem. 27 (1984) 1103 и прежде 
всего европейские заявки ЕР-А 240194, ЕР-А 
476697 и ЕР-А 517181, где описывается амини­
рование урацилов).

Обычно реакцию проводят в полярном 
растворителе, например, в диметилформамиде, 
N-метилпирролидоне, диметилсульфоксиде или 
этилацетате, зарекомендовавшем себя до на­
стоящего времени как особенно пригодный для 
указанной цели.

В качестве основания приемлемы среди 
прочих карбонаты щелочных металлов, такие 
как карбонат калия, алкоголяты щелочных ме­
таллов, такие как метилат натрия и трет- 
бутанолят калия, или гидриды щелочных метал­
лов, такие как гидрид натрия.

Количество основания и аминирующего 
реагента составляет предпочтительно соответ­
ственно от 0,5- до 2-кратного молярного коли­

чества в пересчете на количество исходного 
соединения.

Способ В.
Сульфирование замещенного бензтиазола 

формулы I, где Х2 означает кислород

Y\ R6
I (χΐ, X2 = О) I (χΐ = О; X2 = S)

Сульфирование осуществляют, как прави­
ло, в инертном растворителе либо разбавителе, 
например, в ароматическом углеводороде, таком 
как толуол и ксилолы, в простом эфире, таком 
как диэтиловый эфир, 1 ,2-диметоксиэтан и тет­
рагидрофуран, или в органическом амине, таком 
как пиридин.

В качестве сульфирующего реагента наи­
более пригодны сульфид фосфора (V) и 2,4- 
бис(4-метоксифенил)-1,3,2,4-дитиадифосфетан- 
2,4-дитион ("реагент Лауссона"). Для практиче­
ски полного завершения реакции достаточным 
является обычно 1-5-кратное молярное количе­
ство в пересчете на сульфируемое исходное со­
единение.

Температура реакции находится обычно в 
интервале от 20 до 200°С, предпочтительно в 
интервале от 40°С до температуры кипения ре­
акционной смеси.

Способ Г.
Взаимодействие замещенного бензтиазола 

формулы I, где группировка -YR6 представляет 
собой хлор, бром, алкилсульфонил или галоге­
налкилсульфонил, осуществляемое по извест­
ной технологии со спиртом либо меркаптаном 
формулы III в присутствии основания

Реакцию целесообразно проводить в 
инертном растворителе, например, в простом 
эфире, таком как диэтиловый эфир, метил-трет- 
бутиловый эфир, диметоксиэтан, диэтиленгли­
кольдиметиловый эфир, тетрагидрофуран и ди- 
оксан, в кетоне, таком как ацетон, диэтилкетон, 
этилметилкетон и циклогексанон, в диполярном 
апротонном растворителе, таком как ацетонит­
рил, диметилформамид, N-метилпирролидон и 
диметилсульфоксид, в протонном растворителе, 
таком как метанол и этанол, в ароматическом, 
при необходимости галоидированном углеводо­
роде, таком как бензол, хлорбензол и 1 ,2- 
дихлорбензол, в гетероароматическом раствори­
теле, таком как пиридин и хинолин, либо в сме­
си таких растворителей. Предпочтительны из 
указанных тетрагидрофуран, ацетон, диэтилке­
тон и диметилформамид.



21 000623 22

В качестве оснований при этом могут слу­
жить, например, гидроксиды, гидриды, алкок­
сиды, карбонаты или гидрокарбонаты щелоч­
ных и щелочно-земельных металлов, третичные 
алифатические амины, такие как триэтиламин, 
N-метилморфолин и Ν^τππ-Ν,Ν-диизопропил- 
амин, би- и трициклические амины, такие как 
диазабициклоундекан (ДБУ) и диазабициклоок­
тан (ДАБЦО), или ароматические азотистые 
основания, такие как пиридин, 4-диметиламино­
пиридин и хинолин. Возможны также сочетания 
различных оснований. Предпочтительными ос­
нованиями являются гидрид, гидроксид и кар­
бонат натрия, карбонат калия, метилат и этилат 
натрия и трет-бутилат калия.

Обычно исходные вещества применяют 
приблизительно в стехиометрических количест­
вах, однако с учетом условий проведения спо­
соба или для обеспечения максимальной полно­
ты превращения исходного соединения I (X1, Х2 
означают О; -YR6 представляет собой С1, Вг, 
-БО2-алкил, -БО2-галогеналкил) может быть 
также предпочтителен избыток того или иного 
компонента.

Молярное соотношение между спиртом 
либо меркаптаном III и основанием составляет, 
как правило, от 1:1 до 1:3.

Концентрация исходных веществ в раство­
рителе обычно составляет от 0,1 до 5,0 моль/л.

Реакцию можно осуществлять при темпе­
ратурах в интервале от 0°С до температуры де­
флегмации используемого растворителя, соот­
ветственно смеси растворителей.

Способ Д.
Окисление замещенного бензтиазола фор­

мулы I, где Y представляет собой серу, с полу­
чением соединения I, где Y представляет собой 
-SO-, осуществляемое по известной технологии 
(ср., например, Houben-Weyl, Methoden der Or- 
ganischen Chemie, изд-во Georg Thieme Verlag, 
Штутгарт, том Е 11/1, 1985, стр. 702 и далее, 
том IX, 4-е издание. 1955, стр. 211)

Пригодными для указанной реакции окис­
лителями являются, например, пероксид водо­
рода, органические пероксиды, такие как перок­
сид уксусной кислоты, пероксид трифторуксус­
ной кислоты, м-хлорпербензойная кислота, 
трет-бутилгидропероксид и трет­
бутилгипохлорит, а также неорганические со­
единения, такие как метаиодат натрия, хромовая 
кислота и азотная кислота.

Обычно работают, в зависимости от окис­
лителя, в органической кислоте, такой как ук­
сусная кислота и трихлоруксусная кислота, в 
хлорированном углеводороде, таком как мети­
ленхлорид, хлороформ и 1 ,2-дихлорэтан, в аро-

матическом углеводороде, таком как бензол,
хлорбензол и толуол, либо в протонном раство­
рителе, таком как метанол и этанол. Приемлемы
также смеси названных растворителей.

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от -30°С до температуры ки­
пения соответствующей реакционной смеси, 
причем предпочтителен нижний диапазон тем­
ператур.

Целесообразно исходное соединение и 
окислитель применять в приблизительно сте­
хиометрическом соотношении, однако возмож­
но также использование того или другого ком­
понента в избытке.

Способ Е.
Окисление замещенного бензтиазола фор­

мулы I, где Y представляет собой серу или -SO-, 
с получением соединения I, где Y представляет 
собой -SO2-, осуществляемое по известной тех­
нологии (ср., например, Houben-Weyl, Methoden 
der Organischen Chemie, изд-во Georg Thieme 
Verlag, Штутгарт, том Е 11/2, 1985, стр. 1132 и 
далее и том IX, 4-е издание, 1 955, стр. 222 и да-

В качестве окислителей для указанной ре­
акции пригодны среди прочих пероксид водо­
рода, органические пероксиды, такие как перок­
сид уксусной кислоты, пероксид трифторуксус­
ной кислоты и м-хлорпербензойная кислота, 
далее, неорганические окислители, такие как 
перманганат калия. Присутствие катализатора, 
например вольфрамата, может оказать положи­
тельное воздействие на ход реакции.

Как правило, реакцию проводят в инерт­
ном растворителе, причем в зависимости от 
окислителя могут применяться, например, орга­
нические кислоты, такие как уксусная кислота и 
пропионовая кислота, хлорированные углеводо­
роды, такие как метиленхлорид, хлороформ и 
1 ,2-дихлорэтан, ароматические углеводороды 
либо галогеноуглеводороды, такие как бензол, 
хлорбензол и толуол, или вода. Возможно также 
применение смесей названных растворителей.

Обычно работают при температурах в ин­
тервале от -30°С до температуры кипения соот­
ветствующей реакционной смеси, предпочти­
тельно в интервале от 1 0°С до температуры ки­
пения.

Целесообразно применять исходное со­
единение I, где Х означает S или SO, и окисли­
тель в приблизительно стехиометрических ко­
личествах. Однако для оптимизации превраще­
ния исходного соединения в требуемый продукт
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может оказаться целесообразным использовать 
окислитель в избытке.

Способ Ж.
Циклизация енаминового эфира формулы 

IV или енаминкарбоксилата формулы V в при-

предпочтительно С1-С4алкил, или фенил.
Как правило, циклизацию осуществляют в 

инертном органическом растворителе либо раз­
бавителе, являющимся апротонным, например, в 
простом алифатическом или циклическом эфи­
ре, таком как 1,2-диметоксиэтан, тетра­
гидрофуран и диоксан, в ароматическом углево­
дороде, таком как бензол и толуол, или в поляр­
ном растворителе, таком как диметилформамид 
и диметилсульфоксид. Пригодны для этих целей 
также смеси из полярного растворителя и угле­
водорода, такого как н-гексан. В зависимости от 
исходного соединения в качестве разбавителя 
можно использовать также воду.

В качестве оснований могут рассматри­
ваться предпочтительно алкоголяты щелочных 
металлов, прежде всего алкоголяты натрия, гид­
роксиды щелочных металлов, прежде всего гид­
роксид натрия и гидроксид калия, карбонаты 
щелочных металлов, прежде всего карбонат на­
трия и карбонат калия, и гидриды металлов, 
прежде всего гидрид натрия. При использова­
нии в качестве основания гидрида натрия оказа­
лось целесообразным работать в простом али­
фатическом или циклическом эфире, в частно­
сти в диметилформамиде либо в диметилсуль­
фоксиде.

Для успешного проведения реакции доста­
точным является обычно 0,5-2-кратное моляр­
ное количество основания в пересчете на коли­
чество соединения IV, соответственно соедине­
ния V.

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от -78°С до температуры ки­
пения соответствующей реакционной смеси, 
прежде всего в интервале от -60 до +60°С.

Если R1 в формуле IV или V представляет 
собой водород, то продукт способа получают в 
виде соли металла, причем металл соответству­
ет катиону применяемого основания. Соль мож­
но выделять и очищать по известной техноло­
гии, а при необходимости ее с помощью кисло­

ты можно переводить в свободное соединение I, 
где R1 означает водород.

Способ З.
Перевод 2-аминобензтиазола формулы VI 

в соединения формулы I, где -YR6 представляет 
собой галоген, циано, родано или цианато, по 
методу Зандмейера либо по одному из его вари-

При осуществлении реакции такого типа 2- 
аминобензтиазол VI сначала переводят в диазо- 
ниевую соль, а именно, предпочтительно по 
известной технологии взаимодействием 2- 
аминобензтиазола VI в водном растворе кисло­
ты, например, в водном растворе соляной ки­
слоты, бромисто-водородной кислоты или сер­
ной кислоты, с нитритом, таким как нитрит на­
трия и нитрит калия. Затем полученную таким 
путем диазониевую соль без последующей очи­
стки можно подвергать в присутствии катализа­
тора на основе переходного металла, прежде 
всего соли меди (I), такой как хлорид меди (I), 
бромид меди (I), цианид меди (I), роданид меди 
(I) и цианат меди (I), взаимодействию с соответ­
ствующей кислотой HYR6, такой как соляная 
кислота и бромисто-водородная кислота, либо с 
соответствующей металлической солью кисло­
ты HYR6, такой как хлорид лития, натрия и ка­
лия, бромид лития, натрия и калия, цианид ли­
тия, натрия и калия и роданид лития, натрия и 
калия.

Другая возможность получения диазоние- 
вой соли бензтиазола VI состоит в том, что со­
единение VI подвергают в безводной системе, 
например, в ледяном уксусе, содержащем хло­
ристый водород, в диоксане, в абсолютном эта­
ноле, в тетрагидрофуране, в ацетонитриле либо 
в ацетоне, взаимодействию с эфиром азотистой 
кислоты, таким как трет-бутилнитрит и изопро­
пилнитрит. В этом случае диазотирование мож­
но проводить в присутствии катализатора на 
основе переходного металла и соответствующей 
металлической соли группировки -YR6, как ука­
зано выше.

Температура реакции находится обычно в 
интервале от -30 до +80°С.

Компоненты реакции диазотирования 
применяют обычно в приблизительно стехио­
метрических количествах, однако может ока­
заться целесообразным один из компонентов 
использовать в избытке, например, для обеспе­
чения максимально полного превращения одно­
го из других компонентов.

Катализатор на основе переходного метал­
ла может применяться в меньшем количестве, в
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приблизительно эквимолярном количестве либо 
в избытке, а кислоты и соли металлов - либо в 
приблизительно эквимолярных количествах, 
либо предпочтительно в значительном избытке.

Способ И.
Перевод 2-аминобензтиазола формулы VI 

в соединения формулы I, где Y представляет 
собой серу, "меркаптодедиазотированием"

nh2 s^r6
I (X1, X2 = О; Y = S)

Для осуществления указанной реакции 2- 
аминобензтиазол VI в безводной системе, на­
пример, в простом эфире, таком как диоксан и 
тетрагидрофуран, в нитриле, таком как ацето­
нитрил, либо в галогеноуглеводороде, таком как 
метиленхлорид и 1,2-дихлорэтан, взаимодейст­
вием с эфиром азотистой кислоты, таким как 
трет-бутилнитрит и изопропилнитрит, перево­
дят в соответствующую диазониевую соль бен­
зтиазола. Затем эту соль подвергают взаимодей­
ствию с соответствующим дисульфидом R6-SS- 
R6. Однако само диазотирование может также 
осуществляться уже в присутствии дисульфида.

Реакцию проводят обычно в диапазоне 
температур от -30 до +80°С.

Компоненты реакции применяют предпоч­
тительно в приблизительно стехиометрических 
количествах при условии, что избыток одного 
или нескольких компонентов целесообразен, 
например, лишь для обеспечения максимально 
полного превращения соединения VI.

Замещенные бензтиазолы формулы I с од­
ним или несколькими центрами хиральности 
получают обычно в виде смесей энантиомеров 
либо диастереомеров, разделение которых на 
практически чистые изомеры при необходимо­
сти осуществляют по обычным для таких случа­
ев методам, например, путем кристаллизации 
или хроматографии на оптически активном ад­
сорбате. Чистые, оптически активные изомеры 
можно получить, например, также из соответст­
вующих оптически активных исходных мате­
риалов.

Те замещенные бензтиазолы формулы I, в 
которых R1 означает водород, могут быть пере­
ведены по известной методике в их соли (см. 
соответствующие пояснения в способе А).

Енаминовые эфиры формулы IV являются 
новыми. Их получение можно осуществлять по 
известным методам, в частности с помощью 
одного из следующих способов.

Способ К.
Взаимодействие эфира β-кетокарбоновой 

кислоты формулы VII с мочевиной формулы 
VIII

L2 представляет собой низкомолекулярный 
алкил, предпочтительно С1-С4алкил, или фенил.

Предпочтительно работают в основном в 
безводной среде в инертном растворителе либо 
разбавителе, особенно предпочтительно в при­
сутствии кислотного или основного катализато­
ра. В качестве растворителя, соответственно 
разбавителя, приемлемы, в первую очередь, 
азеотропно смешиваемые с водой органические 
растворители, например, ароматические углево­
дороды, такие как бензол, толуол и о-, м-, п- 
ксилол, галоидированные углеводороды, такие 
как метиленхлорид, хлороформ, тетрахлорметан 
и хлорбензол, простые алифатические и цикли­
ческие эфиры, такие как 1 ,2-диметоксиэтан, 
тетрагидрофуран и диоксан, или циклогексан, а 
также спирты, такие как метанол и этанол.

В качестве кислотных катализаторов при­
годны предпочтительно сильные минеральные 
кислоты, такие как серная кислота и соляная 
кислота, фосфорсодержащие кислоты, такие как 
ортофосфорная кислота и полифосфорная ки­
слота, органические кислоты, такие как п- 
толуолсульфоновая кислота, а также кислотные 
катиониты, как, например, "Amberlyst 15" (фир­
ма Fluka).

В качестве основных катализаторов при­
годны среди прочих гидриды щелочных метал­
лов, такие как гидрид натрия, равно как и отно­
сящиеся к особенно предпочтительным алкого- 
ляты щелочных металлов, такие как метанолят и 
этанолят натрия.

Мочевину VIII и эфир β-кетокарбоновой 
кислоты VII применяют преимущественно в 
приблизительно стехиометрических количест­
вах или же работают с небольшим избытком 
того или другого компонента до порядка 1 0 
мол.%.

Достаточным для проведения реакции яв­
ляется обычно количество катализатора от 0,5 
до 2 мол.% по отношению к количеству исход­
ных соединений.

Как правило, реакцию проводят при тем­
пературах в интервале от 60 до 1 20°С, для быст­
рого же удаления образующейся воды работают
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предпочтительно при температуре кипения ре­
акционной смеси.

Способ Л.
Взаимодействие енольного эфира формулы 

IX с мочевиной формулы VIII

IV Y^R6

L2 и L3 представляют собой соответствен­
но низкомолекулярный алкил, предпочтительно 
СгС4алкил, или фенил.

Реакцию проводят предпочтительно в 
инертном, смешиваемом с водой, органическом 
растворителе, например, в простом алифатиче­
ском или циклическом эфире, таком как 1,2- 
диметоксиэтан, тетрагидрофуран и диоксан, 
либо в низшем спирте, прежде всего в этаноле, 
причем температура реакций находится обычно 
в интервале от 50 до 100°С, предпочтительно 
при температуре кипения реакционной смеси. 
Однако реакцию можно осуществлять также в 
ароматическом разбавителе, таком как бензол, 
толуол, и о-, м-, п-ксилол, причем в этом случае 
рекомендуется добавлять либо кислотный ката­
лизатор, такой как соляная кислота и п- 
толуолсульфоновая кислота, либо основание, 
например, алкоголят щелочного металла, такой 
как метанолят натрия или этанолят натрия. В 
этом варианте способа температура реакции 
обычно находится также в интервале от 50 до 
100°С, предпочтительно, однако, от 60 до 80°С.

Касательно соотношений компонентов по 
массе следует соблюдать таковые, указанные 
для способа К.

Способ М.
Взаимодействие енаминового эфира фор­

мулы Х с изоцианатом формулы XI

L2 представляет собой низкомолекулярный 
алкил, предпочтительно С1-С4алкил, или фенил.

Реакцию целесообразно осуществлять в 
присутствии в основном безводного апротонно- 
го органического растворителя либо разбавите­
ля, например, простого алифатического или 
циклического эфира, такого как диэтиловый

эфир, 1 ,2-диметоксиэтан, тетрагидрофуран и
диоксан, алифатического или ароматического 
углеводорода, такого как н-гексан, бензол, то­
луол и о-, м-, п-ксилол, галоидированного, али­
фатического углеводорода, такого как метилен­
хлорид, хлороформ, тетрахлорметан, 1 ,2- 
дихлорэтан и хлорбензол, апротонного, поляр­
ного растворителя, такого как диметилформа­
мид, триамид гексаметилфосфорной кислоты и 
диметилсульфоксид, или же в присутствии сме­
си названных растворителей.

При необходимости можно работать также 
в присутствии основания типа гидрида металла, 
такого, например, как гидрид натрия и калия, 
либо органического третичного основания, та­
кого как триэтиламин и пиридин, причем орга­
ническое основание может служить одновре­
менно растворителем.

Эдукты применяют преимущественно в 
стехиометрических количествах или работают с 
небольшим избытком одного или другого ком­
понента до порядка 10 мол.%. При работе без 
растворителя в присутствии органического ос­
нования последнее применяют в большем из­
бытке.

Температура реакции находится предпоч­
тительно в интервале от -80 до +50°С, прежде 
всего от -60 до +30°С.

В особенно предпочтительном варианте 
осуществления способа полученный енамино­
вый эфир IV взаимодействием с избыточным 
основанием непосредственно (т.е. "in situ") со­
гласно способу Ж переводят в целевой продукт 
формулы I.

Способ Н.
Взаимодействие енаминового эфира фор­

мулы Х с уретаном формулы XII

L2 и L4 независимо друг от друга представ­
ляют собой низкомолекулярный алкил, пред­
почтительно C ГС4 алкил, или фенил.

Эту реакцию целесообразно осуществлять 
в апротонном, полярном растворителе либо раз­
бавителе, таком как диметилформамид, 2-
бутанон, диметилсульфоксид и ацетонитрил, а 
именно, предпочтительно в присутствии осно­
вания, например, алкоголята щелочного или 
щелочно-земельного металла, прежде всего ал- 
коголята натрия, такого как метанолят натрия, 
карбоната щелочного или щелочно-земельного 
металла, прежде всего карбоната натрия, или же 
гидрида щелочного металла, такого как гидрид 
лития и гидрид натрия. Достаточным является 
обычно 1 -2-кратное молярное количество осно­
вания в пересчете на количество исходных со­
единений Х или XII.
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Температура реакции находится в основ­
ном в диапазоне от 80 до 180°С, предпочтитель­
на температура кипения реакционной смеси.

Касательно соотношения исходных соеди­
нений по массе следует соблюдать таковые, ука­
занные для способа К.

В особенно предпочтительном варианте 
осуществления способа в качестве основания 
применяют алкоголят натрия, а образующийся в 
ходе реакции спирт непрерывно отгоняют. По­
лученные таким путем енаминовые эфиры IV 
без выделения из реакционной смеси могут под­
вергаться согласно способу Ж циклизации с 
получением в результате соли замещенного бен­
зтиазола формулы I (где R1 является Н).

Способ О.
Взаимодействие изоцианата формулы XIII 

с производным анилина формулы XIV

L2 представляет собой низкомолекулярный 
алкил, предпочтительно С1-С4 алкил, или фенил.

Эту реакцию целесообразно осуществлять 
в основном в безводном, апротонном, органиче­
ском растворителе либо разбавителе, например, 
в присутствии простого алифатического или 
циклического эфира, такого как диэтиловый 
эфир, 1 ,2-диметоксиэтан, тетрагидрофуран и 
диоксан, алифатического либо ароматического 
углеводорода, такого как н-гексан, бензол, то­
луол и о-, м, п-ксилол, галоидированного, али­
фатического углеводорода, такого как метилен­
хлорид, хлороформ, тетрахлорметан, 1 ,2- 
дихлорэтан и хлорбензол, апротонного, поляр­
ного растворителя, такого как диметилформа­
мид, триамид гексаметилфосфорной кислоты и 
диметилсульфоксид, или же в присутствии сме­
си названных растворителей.

При необходимости можно работать в 
присутствии основания типа гидрида металла, 
такого как гидрид натрия и калия, алкоголята 
щелочного или щелочно-земельного металла, 
такого как метанолят натрия, этанолят натрия и 
трет-бутанолят калия, или органического азоти­
стого основания, такого как триэтиламин и пи­
ридин, причем органическое основание может 
служить одновременно растворителем.

Эдукты применяют преимущественно в 
приблизительно стехиометрических количест­
вах или один из компонентов используют в из­
бытке до порядка 20 мол.%. При работе без рас­
творителя в присутствии органического основа­
ния последнее применяют в еще большем из­
бытке.

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от -80 до +150°С, предпочти­
тельно от -30°С до температуры кипения соот­
ветствующей реакционной смеси.

Енаминкарбоксилаты формулы V также 
являются новыми; их также можно получать по 
известной методике, например, взаимодействи­
ем амида формулы XV с уретаном формулы

L2 представляет собой низкомолекулярный 
алкил, предпочтительно С1-С4алкил, или фенил.

Эту реакцию осуществляют предпочти­
тельно в практически безводном растворителе 
либо разбавителе при нормальном давлении, 
особенно предпочтительно в присутствии ки­
слотного катализатора.

Для получения енаминкарбоксилатов V, 
где R1 представляет собой амино, рекомендует­
ся применять соединения формулы XVI с за­
щищенной аминогруппой (например, в качестве 
гидразона).

В качестве растворителей, соответственно 
разбавителей, могут рассматриваться в первую 
очередь азеотропно смешиваемые с водой орга­
нические жидкости, например, ароматические 
углеводороды, такие как бензол, толуол и о-, 
м-, п-ксилол, либо галоидированные углеводо­
роды, такие как тетрахлорметан и хлорбензол.

Приемлемыми катализаторами являются 
прежде всего сильные минеральные кислоты, 
такие как серная кислота, органические кисло­
ты, такие как п-толуолсульфоновая кислота, 
фосфорсодержащие кислоты, такие как орто­
фосфорная кислота и полифосфорная кислота, 
или же катиониты, такие как "Amberlyst 15" 
(фирма Fluka).

Достаточные для реакции температуры на­
ходятся в основном в интервале от приблизи­
тельно 70 до 150°С; однако, для быстрого уда­
ления образующейся в ходе реакции воды целе­
сообразно работать при температуре кипения 
соответствующей реакционной смеси.

Соединения XV и XVI применяют обычно 
в примерно стехиометрических количествах; 
предпочтительно, однако, соединение XVI ис­
пользовать с небольшим избытком порядка 20 
мол.%.

Амид формулы XV может быть получен 
следующим путем:

Реакцию осуществляют предпочтительно в 
безводном инертном апротонном растворителе,
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например, в галоидированном углеводороде, 
таком как метиленхлорид, хлороформ, тетра­
хлорметан и хлорбензол, в ароматическом угле­
водороде, таком как бензол, толуол и о-, м-, п- 
ксилол, либо в простом алифатическом или 
циклическом эфире, таком как диэтиловый 
эфир, дибутиловый эфир, 1,2-диметоксиэтан, 
тетрагидрофуран и диоксан.

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от приблизительно 70 до 
140°С, прежде всего от 100 до 120°С.

Соединения XVII и XIV применяют обыч­
но в примерно стехиометрических количествах 
или же один из компонентов используют в из­
бытке порядка 10 мол.%.

"Аминолиз" соединений формулы VII, 
осуществляемый взаимодействием с соедине­
ниями формулы XIV, может проводиться без 
растворителя (ср., например, J. Chem. Soc. Dyes 
Col. 42, 81 (1926); Ber. 64, 970 (1931); Org. 
Synth. Coll. том IV, 80 (1963), J. Am. Chem. Soc. 
70, 2402, (1 948)) либо в инертном безводном 
растворителе, соответственно разбавителе, пре­
жде всего в апротонном растворителе, напри­
мер, в ароматическом углеводороде, таком как 
толуол и ксилолы, или в галоидированном аро­
матическом углеводороде, таком как хлорбен­
зол. При этом рекомендуется работать в присут­
ствии основного катализатора, например, высо­
ко кипящего амина (см., например, Helv. Chim. 
Acta 11, 779 (1928) и патент США 2416738) или 
пиридина.

Предпочтительно температура реакции на­
ходится в интервале от приблизительно 1 30 до 
1 60°С.

Исходные соединения применяют пре­
имущественно в примерно стехиометрических 
количествах либо работают с небольшим из­
бытком того или другого компонента до поряд­
ка 10 мол.%. При работе в присутствии основ­
ного катализатора достаточным является коли­
чество последнего от 0,5 до 2 мол.% в пересчете 
на количество одного из эдуктов.

Исходные соединения, указанные для от­
дельных способов, либо известны, либо могут 
быть получены по известной технологии или 
аналогично одному из вышеописанных спосо­
бов.

Изоцианаты формулы XI и производные 
анилина формулы XIV являются новыми, если 
Y представляет собой -SO- или -SO2-. Предпоч­
тительны из них такие соединения XI и XIV, в 
которых R4, R5 и/или R6 имеют следующее зна­
чение:

R4 означает водород, фтор, хлор или бром;
R5 означает циано или галоген, прежде

всего циано, фтор, хлор или бром;
R6 означает С1-С6галогеналкил, С3-

С6алкенил, С3-С6алкинил или С1-С6алкил, кото­
рый может быть незамещенным либо может 
быть замещен цианогруппой, С1-С6алкок- 
сильной группой, (С1-С6алкокси)карбонилом,
(С1-С6алкил)карбонилоксигруппой или С1- 
С6галогеналкоксильной группой. Особенно 
предпочтительны те соединения формул XI и 
XIV, в которых R6 означает один из остатков из 
группы 6.101-6.149 (табл. 3).

Таблица 3
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№№ R6

6.148 ch2ch2ochf2
6.149 ch2ch2och2cf3

Самыми предпочтительными являются 
анилиновые производные XIVa (соответствует 
формуле XIV, в которой R5 означает Cl, a Y оз­
начает -SO-), в частности, указанные в табл. 4 
соединения XIVa. 1 -XIVa. 188.

Таблица 4

XIVa

№№ R4 R6

XIVa.1 H ch3
XIVa;2 F ch3
XIVa.3 Cl CH3

XIVa.4 Br CH3

XIVa.5 H CH2CH3

XIVa.6 F сн2сн3

XIVa.7 Cl CH2CH3

XIVa.8 Br CH2CH3

XIVa.9 H ch2ch2ch3
XIVa.10 F ch2ch2ch3
XIVa.ll Cl ch2ch2ch3
XIVa.12 Br ch2ch2ch3
XIVa.13 H CH(CH3)2

XIVa.14 F CH(CH3)2

XIVa.15 Cl CH(CH3)2

№№ R4 R6

XIVa.16 Br CH(CH3)2

XIVa.17 H ch2ch2ch2ch3
XIVa.18 F CH2CH2CH2CH3

XIVa.19 Cl ch2ch2ch2ch3
XIVa.20 Br CH2CH2CH2CH3

XIVa.21 H CHCH(CH3)2

XIVa.22 F CHCH(CH3)2

XIVa.23 Cl CHCH(CH3)2

XIVa.24 Br CHCH(CH3)2

XIVa.25 H C(CH3)3

XIVa.26 F C(CH3)3

XIVa.27 Cl C(CH3)3

XIVa.28 Br C(CH3)3

XIVa.29 H CH(CH3)CH2CH3

XIVa.30 F CH(CH3)CH2CH3

XIVa.31 Cl CH(CH3)CH2CH3

XIVa.32 Br CH(CH3)CH2CH3

XIVa.33 H CH2CH = CH2

XIVa.34 F CH2CH = CH2

XIVa.35 Cl CH2CH = CH2

XIVa.36 Br CH2CH = CH2

XIVa.37 H CH<CH3)CH = CH2

XIVa.38 F CH(CH3)CH = CH2

XIVa.39 Cl CH(CH3)CH = CH2

XIVa.40 Br CH(CH3)CH = CH2

XIVa.41 H CH2C = CH

XIVa.42 F CH2C = CH

XIVa.43 Cl CH2C = CH

XIVa.44 Br CH2C = CH

№№ R4 R6

XIVa.45 H CH(CH3)CsCH

XIVa.46 F CH(CH3)CsCH

XIVa.47 Cl CH(CH3)C=CH

XIVa.48 Br CH(CH3)C=CH

XIVa.49 H CH2CbC-CH3
XIVa.50 F CH2C=C-CH3

XIVa.51 Cl CH2C=C-CH3

XIVa.52 Br ch2c=c-ch3
XIVa.53 H CH2C1

XIVa.54 F CH2C1

XIVa.55 Cl CH2C1

XIVa.56 Br CH2C1

XIVa.57 H ch2f

XIVa.58 F ch2f

XIVa.59 Cl ch2f

XIVa.60 Br ch2f

XIVa.61 H chf2
XIVa.62 F chf2
XIVa.63 Cl chf2
XIVa.64 Br chf2
XIVa.65 H CF3
XIVa.66 F CF3
XIVa.67 Cl cf3
XIVa.68 Br CF3

XIVa.69 H CC1F2

XIVa.70 F ccif2
XIVa.71 Cl ccif2
XIVa.72 Br ccif2
XIVa.73 H cci2f

№№ R4 R6

XIVa.74 F CC12F

XIVa.75 Cl cci2f

XIVa.76 Br cci2f

XIVa.77 H CH2CH2C1

XIVa.78 F CH2CH2C1

XIVa.79 Cl CH2CH2C1

XIVa.80 Br CH2CH2C1

XIVa.81 H ch2ch2f

XIVa.82 F ch2ch2f

XIVa.83 Cl ch2ch2f

XIVa.84 Br ch2ch2f

XIVa.85 H ch2cf3
XIVa.86 F ch2cf3
XIVa.87 Cl ch2cf3
XIVa.88 Br ch2cf3
XIVa.89 H CF2CF3 .
XIVa.90 F cf2cf3
XIVa.91 Cl cf2cf3
XIVa.92 Br cf2cf3
XIVa.93 H ch2cn

XIVa.94 F ch2cn

XIVa.95 Cl ch2cn

XIVa.96 Br ch2cn

XIVa.97 H CH(CH3)CN

XIVa.98 F CH(CH3)CN

XIVa.99 Cl CH(CH3)CN

XIVa.100 Br CH(CH3)CN

XIVa.101 H ch2ch2cn

XIVa.102 F ch2ch2cn
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№№ R4 R6

XIVa.103 Cl ch2ch2cn

XIVa.104 Br ch2ch2cn

XIVa.105 H CH(CH3)CH2CN

XIVa.106 F CH(CH3)CH2CN

XIVa.107 Cl CH(CH3)CH2CN

XIVa.108 Br CH(CH3)CH2CN

XIVa.109 H ch2ch2och3
XIVa.110 F CH2CH2OCH3

XIVa.111 Cl CH2CH2OCH3

XIVa.112 Br CH2CH2OCH3

XIVa.113 H CH2CH2OCH2CH3

XIVa.114 F CH2CH2OCH2CH3

XIVa.115 Cl CH2CH2OCH2CH3

XIVa.116 Br CH2CH2OCH2CH3

XIVa.117 H CH(CH3)CH2OCH3

XIVa.118 F CH(CH3)CH2OCH3

XIVa.119 Cl CH(CH3)CH2OCH3

XIVa.120 Br CH(CH3)CH2OCH3

XIVa.121 H СН (Сн3) ch2och2ch3
XIVa.122 F CH(CH3) ch2och2ch3
XIVa.123 Cl CH(CH3)CH2OCH2CH3

XIVa.124 Br CH (CH3) CH2OCH2CH3

XIVa.125 H CH2COOCH3

XIVa.126 F CH2COOCH3

XIVa.127 Cl CH2COOCH3

XIVa.128 Br CH2COOCH3

XIVa.129 H CH2COOCH2CH3

XIVa.130 F ch2cooch2ch3
XIVa.131 Cl CH2COOCH2CH3

№№ R4 R6

XIVa.132 Br CH2COOCH2CH3

XIVa.133 H CH2COOCH(CH3)2

XIVa.134 F CH2COOCH(CH3)2

XIVa.135 Cl CH2COOCH(CH3)2

XIVa.136 Br CH2COOCH(CH3)2

XIVa.137 H CH(CH3)COOCH3

XIVa.138 F CH(CH3)COOCH3

XIVa.139 Cl CH(CH3)COOCH3

XIVa.140 Br CH(CH3)COOCH3

XIVa.141 H CH<CH3) COOCH2CH3

XIVa.142 F CH(CH3)COOCH2CH3

XIVa.143 Cl CH(CH3)COOCH2CH3

XIVa.144 Br CH(CH3)COOCH2CH3

XIVa.145 H CH2CH2COOCH3

XIVa.146 F CH2CH2COOCH3

XIVa.147 Cl ch2ch2cooch3
XIVa.148 Br CH2CH2COOCH3

XIVa.149 H CH2CH2COOCH2CH3

XIVa.150 F CH2CH2COOCH2CH3

XIVa.151 Cl CH2CH2COOCH2CH3

XIVa.152 Br CH2CH2COOCH2CH3

XIVa.153 H CH(CH2CH3)COOCH3

XIVa.154 F CH(CH2CH3)COOCH3

XIVa.155 Cl CH(CH2CH3)COOCH3

XIVa.156 Br CH(CH2CH3)COOCH3

XIVa.157 H CH(CH2CH3)COOCH2CH3

XIVa.158 F CH(CH2CH3)COOCH2CH3

XIVa.159 Cl CH (CH2CH3) COOCH2CH3

XIVa.160 Br CH(CH2CH3)COOCH2CH3

№№ R4 R6

XIVa.161 H CH [CH(CH3)2] COOCH3

XIVa.162 F CH [CH(CH3)2I COOCH3

XIVa.163 Cl CH [CH(CH3)2] COOCH3

XIVa.164 Br CH [CH(CH3)2] COOCHg

XIVa.165 H CH2CH2OCOCH3

XIVa.166 F CH2CH2OCOCH3

XIVa.167 Cl CH2CH2OCOCH3

XIVa.168 Br CH2CH2OCOCH3

XIVa.169 H CH2CH2OCOCH2CH3

XIVa.170 F CH2CH2OCOCH2CH3

XIVa.171 Cl CH2CH2OCOCH2CH3

XIVa.172 Br CH2CH2OCOCH2CH3

XIVa.173 H CH(CH3)CH2OCOCH3

XIVa.174 F CH(CH3)CH2OCOCH3

XIVa.175 Cl CH(CH3)CH2OCOCH3

XIVa.176 Br CH(CH3)CH2OCOCH3

XIVa.177 H CH2CH (CH3) OCOCH3

XIVa.178 F CH2CH (CH3) OCOCH3

XIVa.179 Cl CH2CH(CH3)OCOCH3

XIVa.180 Br CH2CH(CH3)OCOCH3

XIVa.181 H CH2CH2OCHF2

XIVa.182 F ch2ch2ochf2
XIVa.183 Cl ch2ch2ochf2
XIVa.184 Br ch2ch2ochf2
XIVa.185 H ch2ch2och2cf3
XIVa.186 F ch2ch2och2cf3 .
XIVa.187 Cl ch2ch2och2cf3
XIVa.188 Br ch2ch2och2cf3

Кроме того, самыми предпочтительными 
являются изоцианаты XIa-XIh и анилиновые 
производные XIVb-XIVh, в частности:

- соединения XIa.1-XIa.188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVa.1-XIVa.188

- соединения XIVb.1-XIVb.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa.1 -XIVa.1 88 только

- соединения XIb.l-XIb.1 88, в которых Y и 
R4R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVb.l-XIVb.1 88
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- соединения XIVc.1-XIVc.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa. 1-XIVa. 188 только 
лишь тем, что R5 означает фтор

- соединения XIc.1-XIc.188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVc. 1-XIVc. 188

- соединения XIVd.1-XIVd.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa. 1-XIVa. 188 только 
лишь тем, что R5 означает фтор, а Y означает

- соединения XId. 1-XId. 188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVd. 1-XIVd. 188

- соединения XIVe.1-XIVe.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa. 1-XIVa. 188 только 
лишь тем, что R5 означает бром

- соединения XIe.1-XIe.188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVe. 1 -XIVe. 188

- соединения XIVf.1-XIVf.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa. 1-XIVa. 188 только 
лишь тем, что R5 означает бром, а Y означает 
-SO2-

R4

SO2
\R6

- соединения XIf. 1-XIf. 188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVf. 1 -XIVf. 188

- соединения XIVg. 1-XIVg.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa. 1-XIVa. 188 только 
лишь тем, что R5 означает цианогруппу

- соединения XIg. 1-XIg. 188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVg. 1-XIVg. 188



39 000623 40

- соединения XIVh.1-XIVh.188, отличаю­
щиеся от соединений XIVa.1-XIVa.188 только 
лишь тем, что R5 означает цианогруппу, a Y оз-

- соединения XIh.1-XIh.188, в которых Y и 
R4-R6 имеют те же значения, что и у соответст­
вующих соединений XIVh. 1-XIVh. 188

Изоцианаты формулы XI могут быть полу­
чены, например, из производных анилина фор­
мулы XIV согласно способу Т

Этот способ можно осуществлять в инерт­
ном, в основном безводном растворителе или 
разбавителе либо вообще без растворителя, 
причем амины XIV предпочтительно подверга­
ют взаимодействию с фосгеном, "фосгенным 
эквивалентом", таким как дифосген, трифосген 
и карбонилдиимидазол, или же с трихлормети­
ловым эфиром хлормуравьиной кислоты.

В качестве растворителя или разбавителя 
могут рассматриваться прежде всего апротон- 
ные, органические растворители, например, 
ароматические углеводороды, такие как толуол 
и о-, м-, п-ксилол, галоидированные углеводо­
роды, такие как метиленхлорид, хлороформ, 1 ,2- 
дихлорэтан и хлорбензол, простые алифатиче­
ские или циклические эфиры, такие как 1,2- 
диметоксиэтан, тетрагидрофуран и диоксан, или 
сложные эфиры, такие как этиловый эфир ук-

сусной кислоты, а также смеси этих растворите­
лей.

Эдукты применяют предпочтительно в 
приблизительно стехиометрических количест­
вах или один из компонентов используют в из­
бытке порядка 200 мол.%.

В зависимости от применяемого производ­
ного анилина XIV может оказаться целесооб­
разным добавлять основание, такое как триэти­
ламин, например, в 0,5-2-кратном молярном 
количестве в пересчете на количество соедине­
ния XIV.

Температура реакции находится, как пра­
вило, в интервале от -20°С до температуры де­
флегмации растворителя или реакционной сме­
си.

Производные анилина формулы XIV могут 
быть получены, в свою очередь, по известной 
методике (ср., например, Houben-Weyl, Metho­
den der Organischen Chemie, изд-во Georg 
Thieme Verlag, том XI/1 , 4-е издание 1 957, стр. 
431 и далее) восстановлением соответствующих 
нитропроизводных формулы XVIII

В качестве восстановителей могут рас­
сматриваться, в первую очередь,

- элементарные металлы, такие как железо, 
олово и цинк,

- водород в присутствии соответствующих 
катализаторов, таких как палладий или платина 
на угле или никель Ренея, или

- комплексные гидриды, такие как LiAlH4 
и NaBH4, необязательно в присутствии катали­
заторов.

В качестве растворителей, в зависимости 
от восстановителя, пригодны обычно карбоно­
вые кислоты, такие как уксусная кислота и про­
пионовая кислота, спирты, такие как метанол и 
этанол, простые эфиры, такие как диэтиловый 
эфир, метил-трет-бутиловый эфир, тетрагидро­
фуран и диоксан, ароматические углеводороды, 
такие как бензол и толуол, а также смеси рас­
творителей такого типа.

Реакции могут проводиться при темпера­
турах в интервале от -1 00°С до температуры 
кипения соответствующей реакционной смеси.

Исходные соединения применяют обычно 
в приблизительно стехиометрических количест­
вах; однако, в отдельных случаях может ока­
заться целесообразным избыток того или друго­
го компонента до порядка 10 мол.%.

Соединения формул XI и XIV также могут 
содержать один или несколько цетров хираль­
ности и в этом случае их получают обычно в 
виде смесей энантиомеров либо диастереоме-
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ров. Эти смеси при необходимости могут разде­
ляться с помощью обычных для этих целей ме­
тодов, например, путем кристаллизации или 
посредством хроматографии на оптически ак­
тивном адсорбате, на практически чистые изо­
меры. Чистые, оптически активные изомеры 
можно получить, например, также из соответст­
вующих оптически активных исходных мате­
риалов.

Если не указано иное, все вышеописанные 
способы целесообразно осуществлять при атмо­
сферном давлении либо при собственном давле­
нии соответствующей реакционной смеси.

Обработку реакционных смесей осуществ­
ляют, как правило, по известным методам, на­
пример, разбавлением реакционной смеси водой 
и последующим выделением требуемого про­
дукта путем фильтрации, кристаллизации или 
экстракции растворителя, либо удалением рас­
творителя, распределением остатка в смеси во­
ды и соответствующего органического раство­
рителя и последующей обработкой органиче­
ской фазы с получением требуемого продукта.

В основном получение замещенных бен­
зтиазолов формулы I возможно с помощью од­
ного из описанных выше способов синтеза. Од­
нако по соображениям экономичности и техно­
логичности может оказаться целесообразным 
некоторые соединения I получать из аналогич­
ных замещенных бензтиазолов I, отличающих­
ся, однако, прежде всего значением радикала R6.

Соединения формулы I и их пригодные для 
использования в сельском хозяйстве соли - как в 
виде смесей изомеров, так и в виде чистых изо­
меров - могут применяться в качестве гербици­
дов. Гербицидные препараты, содержащие со­
единения формулы I, дают очень хороший эф­
фект при борьбе с растительностью на площа­
дях, на которых не возделываются культурные 
растения, прежде всего при высоких нормах 
расхода. В посевах таких культур, как пшеница, 
рис, кукуруза, соя и хлопчатник, эти препараты 
эффективны против сорняков и вредоносных 
растений, практически не нанося вреда культур­
ным растениям. Этот эффект достигают прежде 
всего при низких нормах расхода.

В зависимости от соответствующего мето­
да обработки соединения формулы I, соответст­
венно содержащие эти соединения гербицидные 
препараты могут применяться для уничтожения 
нежелательной растительности также в целом 
ряде других культурных растений. Среди тако­
вых можно назвать, например, следующие куль­
туры: Allium сера, Ananas comosus, Arachis hy- 
pogaea, Asparagus officinalis. Beta vulgaris spp. 
altissima, Beta vulgaris spp. rapa, Brassica napus 
var. napus, Brassica napus var. napobrassica, Bras- 
sica rapa var. silvestris, Camellia sinensis, Cartha- 
mus tinctorius, Carya illinoinensis, Citrus limon, 
Citrus sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, 
Coffea liberica), Cucumis sativus, Cynodon dacty- 
lon, Daucus carota, Elaeis guineensis, Fragaria

vesca, Glycine max, Gossypium hirsutum (Gos- 
sypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gos- 
sypium vitifolium), Helianthus annuus, Hevea bra- 
siliensis, Hordeum vulgare, Humulus lupulus, Ipo- 
moea batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum 
usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus 
spp., Manihot esculenta, Medicago sativa, Musa 
spp., Nicotiana tabacum (N. rustica), Olea eu- 
ropaea, Oryza sativa, Phaseolus lunatus, Phaseolus 
vulgaris, Picea abies, Pinus spp., Pisum sativum, 
Prunus avium, Prunus persica, Pyrus communis, 
Ribes sylvestre, Ricinus communis, Saccharum 
officinarum, Secale cereale, Solanum tuberosum, 
Sorghum bicolor (S. vulgare), Theobroma cacao, 
Trifolium pratense, Triticum aestivum, Triticum 
durum, Vicia faba, Vitis vinifera и Zea mays.

Кроме того, соединения формулы I могут 
применяться также в культурах, которые благо­
даря методам селекции и/или генной инженерии 
приобрели значительную устойчивость к дейст­
вию гербицидов.

Замещенные бензтиазолы формулы I могут 
применяться также для десикации и/или дефо­
лиации растений. В качестве десикантов они 
пригодны, прежде всего, для предуборочного 
подсушивания надземных частей таких куль­
турных растений, как картофель, рапс, подсол­
нечник и соя. Тем самым обеспечивается воз­
можность полностью механизированной уборки 
урожая этих важных культур.

Интерес с экономической точки зрения 
представляет далее возможность облегчить сбор 
урожая цитрусовых, маслин или других видов и 
сортов семечковых и косточковых плодов и 
орехов за счет сконцентрированного в опреде­
ленный промежуток времени значительного 
снижения или уменьшения прочности сцепле­
ния указанных плодов с деревом. Тот же самый 
механизм, т. е. создание благоприятных условий 
для образования разделительной ткани между 
плодами, соответственно листьями и побегами 
растений, играет важную роль также для хоро­
шо регулируемой дефолиации культурных рас­
тений, прежде всего хлопчатника.

Кроме того, сокращение времени созрева­
ния отдельных растений хлопчатника обеспечи­
вает повышение качества волокон после уборки.

Соединения формулы I, соответственно 
содержащие их гербицидные препараты могут 
применяться, например, в виде предназначен­
ных для непосредственного опрыскивания вод­
ных растворов, порошков, суспензий, в том чис­
ле высококонцентрированных водных, масля­
ных или каких-либо других суспензий, или дис­
персий, эмульсий, масляных дисперсий, паст, 
препаратов для опыливания, препаратов для 
опудривания или гранулятов, которые исполь­
зуют для обработки самыми разными методами, 
такими как опрыскивание, обработка в виде ту­
манов, опыливание, опудривание или полив. 
Методика обработки и используемые формы 
зависят от целей применения, но во всех случа­



43 000623 44

ях должно быть обеспечено максимально тонкое 
и равномерное распределение действующих 
веществ по изобретению.

В качестве инертных вспомогательных 
веществ для приготовления предназначенных 
для непосредственного опрыскивания раство­
ров, эмульсий, паст или масляных дисперсий 
могут рассматриваться в основном следующие: 
фракции нефтяного топлива с температурой 
кипения от средней до высокой, такие как керо­
син и дизельное топливо, далее каменноуголь­
ные масла, а также масла растительного или 
животного происхождения, алифатические, 
циклические и ароматические углеводороды, 
например, парафины, тетрагидронафталин, ал­
килированные нафталины и их производные, 
алкилированные бензолы и их производные, 
спирты, такие как метанол, этанол, пропанол, 
бутанол и циклогексанол, кетоны, такие как 
циклогексанон, сильно полярные растворители, 
например, амины, такие как N-
метилпирролидон, и вода.

Водные формы применения могут приго­
тавливаться из эмульсионных концентратов, 
суспензий, паст, смачивающихся порошков или 
диспергируемых в воде гранулятов добавлением 
воды. Для приготовления эмульсий, паст или 
масляных дисперсий субстраты как таковые 
либо после их растворения в масле или раство­
рителе можно с помощью смачивателей, адгези­
вов, диспергаторов или эмульгаторов гомогени­
зировать в воде. Возможно также из действую­
щего вещества, смачивателей, адгезивов, дис­
пергаторов или эмульгаторов и необязательно 
растворителей или масла получать концентраты, 
пригодные для разбавления водой.

В качестве поверхностно-активных ве­
ществ (адъювантов) могут использоваться соли 
щелочных и щелочно-земельных металлов и 
аммониевые соли ароматических сульфокислот, 
например, лигнин-, фенол-, нафталин- и дибу­
тилнафталинсульфокислоты, а также соли жир­
ных кислот, алкил- и алкиларилсульфонаты, 
алкилсульфаты, сульфаты лаурилового эфира и 
жирных спиртов и соли сульфатированных гек­
са-, гепта- и октадеканолов, а также гликолевых 
эфиров жирных спиртов, продукты конденсации 
сульфированного нафталина и его производных 
с формальдегидом, продукты конденсации наф­
талина, соответственно нафталинсульфокислот 
с фенолом и формальдегидом, полиоксиэтиле­
ноктилфеноловый эфир, этоксилированный изо­
октил-, октил- или нонилфенол, полигликоле­
вые эфиры алкилфенила и трибутилфенила, ал­
килариловые полиэфиры спиртов, изотридеци­
ловый спирт, конденсаты этиленоксида и жир­
ных спиртов, этоксилированное касторовое 
масло, полиоксиэтилен- или полиоксипропиле­
налкиловые эфиры, ацетат эфира лаурилового 
спирта и полигликоля, сложные эфиры сорбита, 
отработанный лигнинсульфитный щелок или 
метилцеллюлоза.

Порошковые препараты, препараты для 
опыливания и опудривания могут приготавли­
ваться путем смешения или совместного из­
мельчения действующих веществ с каким-либо 
твердым наполнителем.

Грануляты, например, грануляты в обо­
лочке, импрегнированные грануляты и гомоген­
ные грануляты могут быть получены за счет 
связывания действующих веществ с твердыми 
наполнителями. В качестве таких твердых на­
полнителей могут служить минеральные земли, 
в частности кремниевые кислоты, силикагели, 
силикаты, тальк, каолин, известняк, известь, 
мел, болюс, лесс, глина, доломит, диатомовая 
земля, сульфат кальция и магния, оксид магния, 
измельченные синтетические материалы, удоб­
рения, такие как сульфат аммония, фосфат ам­
мония, нитрат аммония, мочевины и раститель­
ные продукты, такие как мука зерновых, мука из 
коры деревьев, древесная мука и мука из орехо­
вой скорлупы, целлюлозные порошки или ка­
кие-либо другие твердые наполнители.

Концентрация действующих веществ I в 
готовых для применения композициях может 
варьироваться в широких пределах. Как прави­
ло, композиции содержат, по крайней мере, од­
но действующее вещество в количестве от 0,001 
до 98 мас.%, предпочтительно от 0,01 до 95 
мас.%. Действующие вещества применяют при 
этом со степенью чистоты от 90 до 100%, пред­
почтительно от 95 до 100% (согласно ЯМР- 
спектру).

Ниже представлены примеры, поясняющие 
методику приготовления таких композиций и их 
состав.

I. 20 мас.ч. соединения № I.2 растворяют в 
смеси, состоящей из 80 мас.ч. алкилированного 
бензола, 10 мас.ч. продукта присоединения 8-10 
молей этиленоксида к 1 молю N- 
моноэтаноламида олеиновой кислоты, 5 мас.ч. 
кальциевой соли додецилбензолсульфокислоты 
и 5 мас.ч. продукта присоединения 40 молей 
этиленоксида к 1 молю касторового масла. По­
сле декантирования и тонкого равномерного 
распределения раствора в 100000 мас.ч. воды 
получают водную дисперсию, содержащую 0,02 
мас.% действующего вещества.

II. 20 мас.ч. соединения № I.3 растворяют в 
смеси, состоящей из 40 мас. ч. циклогексанона, 
30 мас. ч. изобутанола, 20 мас. ч. продукта при­
соединения 7 молей этиленоксида к 1 молю изо­
октилфенола и 1 0 мас. ч. продукта присоедине­
ния 40 молей этиленоксида к 1 молю касторово­
го масла. После декантирования и тонкого рав­
номерного распределения раствора в 1 00000 
мас.ч. воды получают водную дисперсию, со­
держащую 0,02 мас.% действующего вещества.

III. 20 мас.ч. действующего вещества № I.5 
растворяют в смеси, состоящей из 25 мас. ч. 
циклогексанона, 65 мас. ч. получаемой при пере­
гонке нефти фракции нефтяного топлива с тем­
пературой кипения 210-280°С и 10 мас.ч. про­



45 000623 46

дукта присоединения 40 молей этиленоксида к 1 
молю касторового масла. После декантирования 
и тонкого равномерного распределения раство­
ра в 100000 мас.ч. воды получают водную дис­
персию, содержащую 0,02 мас.% действующего 
вещества.

IV. 20 мас.ч. действующего вещества № I.7 
тщательно перемешивают с 3 мас.ч. натриевой 
соли диизобутилнафталин-а-сульфо-кислоты, 
17 мас.ч. натриевой соли лигнинсульфокислоты 
из отработанного сульфитного щелока и 60 
мас. ч. порошкообразного геля кремниевой ки­
слоты, после чего тщательно измельчают в мо­
лотковой мельнице. После тонкого и равномер­
ного распределения смеси в 20000 мас.ч. воды 
получают раствор для опрыскивания, содержа­
щий 0,1 мас.% действующего вещества.

V. 3 мас.ч. действующего вещества № I.33 
смешивают с 97 мас.ч. тонкодисперсного као­
лина. Таким путем получают препарат для опы­
ливания, содержащий 3 ма^% действующего 
вещества.

VI. 20 мас. ч. действующего вещества №
I.11 тщательно смешивают с 2 мас. ч. кальциевой 
соли додецилбензолсульфокислоты, 8 мас.ч. 
полигликолевого эфира жирного спирта, 2
мас. ч. натриевой соли конденсата фенолмоче­
вины и формальдегида и 68 мас. ч. парафинового 
минерального масла. Таким путем получают 
стабильную масляную дисперсию.

VII. 1 мас. ч соединения № I.9 растворяют 
в смеси, состоящей из 70 мас.ч. циклогексанона, 
20 мас. ч. этоксилированного изооктилфенола и 
10 мас.ч. этоксилированного касторового масла. 
Таким путем получают стабильный эмульсион­
ный концентрат.

VIII. 1 \rnc. ч. соединения № I.14 раство­
ряют в смеси, состоящей из 80 мас.ч. циклогек­
санона и 20 мас.ч. Wettol® ЕМ 31 (неионный 
эмульгатор на основе этоксилированного касто­
рового масла; фирма BASF AG). Такие путем 
получают стабильный эмульсионный концен­
трат.

Действующие вещества формулы I, соот­
ветственно гербицидные препараты могут при­
меняться в методах как предвсходовой, так и 
послевсходовой обработки. Если действующие 
вещества обладают недостаточной совместимо­
стью с некоторыми культурными растениями, 
то рекомендуется применять такую технологию 
обработки, при которой гербицидные препараты 
следует распылять с помощью соответствую­
щих опрыскивателей так, чтобы они по возмож­
ности не попадали на листья чувствительных 
культур, а были направлены на листья растущих 
среди них нежелательных растений или на от­
крытые участки почвы (способ направленного 
опрыскивания, способ ленточного опрыскива­
ния).

Нормы расхода действующих веществ 
формулы I в зависимости от цели обработки, 
времени года, обрабатываемых растений и ста-

дии роста составляют от 0,001 до 3,0, предпоч­
тительно от 0,01 до 1,0 кг/га активной субстан­
ции (а.с.).

Для расширения спектра действия и дос­
тижения синергетического эффекта замещенные 
бензтиазолы формулы I можно смешивать с 
многочисленными представителями других 
групп действующих веществ, обладающих гер­
бицидными или регулирующими рост свойст­
вами, и использовать их таким образом для со­
вместной обработки. В качестве таких сокомпо­
нентов для совместной обработки могут слу­
жить, например, 1,2,4-тиадиазолы, 1,3,4- 
тиадиазолы, амиды, аминофосфорная кислота и 
ее производные, аминотриазолы, анилиды, ари- 
локси- и гетероарилоксиалкановые кислоты и их 
производные, бензойная кислота и ее производ­
ные, бензотиадиазиноны, 2-(гетароил/ароил)- 
1,3-циклогександионы, гетероарил-арилкетоны, 
бензилизоксазолидиноны, мета-СFз-
фенилпроизводные, карбаматы, хинолинкарбо­
новая кислота и ее производные, хлорацетани­
лиды, производные циклогексан-1,3-диона, диа­
зины, дихлорпропионовая кислота и ее произ­
водные, дигидробензофураны, дигидрофуран-3- 
оны, динитроанилины, динитрофенолы, дифе­
ниловые эфиры, дипиридилы, галогенкарбоно­
вые кислоты и их производные, мочевины, 3- 
фенилурацилы, имидазолы, имидазолиноны, N- 
фeнил-3,4,5,6-тeтpaгидpoфтaлимиды, оксадиа­
золы, оксираны, фенолы, эфиры арилокси- и 
гетероарилоксифеноксипропионовой кислоты, 
фенилуксусная кислота и ее производные, 2- 
фенилпропионовая кислота и ее производные, 
пиразолы, фенилпиразолы, пиридазины, пири­
динкарбоновая кислота и ее производные, пи- 
римидиловые эфиры, сульфонамиды, сульфо­
нилмочевины, триазины, триазиноны, триазоли- 
ноны, триазолкарбоксамиды и урацилы.

Кроме того, может оказаться полезным и 
целесообразным соединения формулы I инди­
видуально либо в сочетании с другими гербици­
дами применять также в смесях с целым рядом 
других средств защиты растений для совмест­
ной обработки, например, со средствами борьбы 
против вредителей или фитопатогенных грибов, 
соответственно бактерий. Интерес представляет 
далее возможность смешения с растворами ми­
неральных солей, предназначенных для компен­
сации недостатка питательных веществ и мик­
роэлементов. Можно также вводить добавки 
нефитотоксичных масел и масляных концентра­
тов.

Примеры по получению
Пример 1 .
3-[2,4-дихлор-6-фторбензтиазол-7-ил]-6- 

трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидиндион (со - 
единение I.4).

1,6 г гидрида натрия (97%-ного) помещали 
в 200 мл абсолютного диметилформамида, по­
сле чего при 0-5°С добавляли по каплям 11,0 г 
этилового эфира 3-амино-4,4,4-трифторбут-2-
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енкарбоновой кислоты. По истечении одного 
часа перемешивания при этой температуре ох­
лаждали до -30°С и затем по каплям добавляли
16,2 г 2,4-дихлор-6-фтор-7-изоцианатобенз- 
тиазола в 50 мл абсолютного тетрагидрофурана. 
По истечении одного часа перемешивания при 
этой температуре медленно нагревали до ком­
натной температуры. Затем смешивали с ледя­
ной водой и устанавливали разбавленной соля­
ной кислотой значение рН 3-4, после чего про­
дукт экстрагировали этиловым эфиром уксус­
ной кислоты. Эфирный раствор сушили и затем 
концентрировали.

1Н-ЯМР (250 МГц; в й6-диметил- 
сульфоксиде): δ [част./млн] = 6,43 (s, 1H), 8,06 
(d,1H).

Пример 2.
3-[4-хлор-6-фтор-2-пропоксибензтиазол-7- 

ил]-6-трифторметил-2,4(1Н,3Н)-пиримидиндион 
(соединение I.8).

К 1,1 г гидрида натрия (97%-ного) в 40 мл 
абсолютного тетрагидрофурана по каплям до­
бавляли при комнатной температуре 1 08 мл аб­
солютного н-пропанола. По истечении 30 мин 
перемешивания медленно добавляли 7,0 г 3- 
[2,4-дихлор-6-фторбензтиазол-7-ил]-6-трифтор- 
метил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидиндиона (соединение 
I.4). По истечении 1 2 ч перемешивания раство­
ритель отгоняли при пониженном давлении, 
после чего остаток растворяли в воде. Водную 
фазу смешивали с 10%-ной соляной кислотой до 
значения рН 3-4. Образовавшийся осадок от­
фильтровывали, промывали водой и затем су­
шили. Выход: 5,2 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в d6-диметилсуль- 
фоксиде): δ [част./млн] = 0,95 (t,3H), 1,72 
(sex,2H), 4,53 (t,2H), 6,46 (s,1H), 7,82 (d,1H).

Пример 3.
3-[4-хлор-6-фтор-2-пропоксибензтиазол-7- 

ил] -1 -метил-6 -трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)- 
пиримидиндион (соединение I.9).

К смеси из 200 мл абсолютного этилме­
тилкетона, 1,7 г карбоната калия и 5,0 г 3-[4- 
хлор-6-фтор-2-пропоксибензтиазол-7-ил]-6- 
трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидиндиона (со- 
единение I.8) при температуре приблизительно 
20°С добавляли по каплям 1,7 г метилиодида. 
По истечении 1 2 ч перемешивания при комнат­
ной температуре нерастворимые компоненты 
отгоняли. Полученный прозрачный раствор 
концентрировали. Затем остаток растворяли в 
воде, после чего нейтрализовали разбавленной 
соляной кислотой. Затем продукт экстрагирова­
ли этиловым эфиром уксусной кислоты. В за­
вершение эфирную фазу сушили над сульфатом 
натрия и концентрировали. Очистку полученно­
го таким путем сырого продукта осуществляли 
посредством хроматографии на силикагеле 
(элюенты: циклогексан/метил-трет-бутиловый
эфир = 9:1). Выход: 1,0 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в СDСlз): δ [част./млн]
= 1,04 (t,3H), 1,88 (sex,2H), 3,58 (s,3H), 4,58
(t,2H), 6,39 (s,1H), 7,32 (d,1H).

Пример 4.
3- (4-хлор-6-фтор-2-метилбензтиазол-7-ил)- 

6-трифторметил-2,4( 1 H,3 Н)-пиримидиндио н 
(соединение I.15).

0,5 г (20 ммолей) гидрида натрия суспен­
дировали в 50 мл диметилформамида и при ох­
лаждении льдом смешивали с 2,7 г (15 ммолей) 
метилового эфира 3-амино-4,4,4-трифторбут-2- 
еновой кислоты. По истечении 1 ч охлаждали до 
-30°С и к реакционной смеси добавляли изо­
цианат из предварительной стадии 4.4, раство­
ренный в 20 мл тетрагидрофурана. Далее пере­
мешивали в течение 1 6 ч при температуре при­
близительно 20°С. Затем реакционную смесь 
смешивали с ледяной водой, после чего подкис­
ляли разбавленной соляной кислотой. Требуе­
мый продукт экстрагировали этилацетатом, по­
сле чего органическую фазу сушили над суль­
фатом магния и в завершение концентрировали. 
Очистку сырого продукта осуществляли по­
средством колоночной хроматографии на сили­
кагеле (элюенты: циклогексан/метил-трет- 
бутиловый эфир = 9:1). Выход: 1 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в СВС13): δ [част./млн] 
=2,85 (s,3H), 6,26 (s,lH), 7,45 (d,lH).

Предварительная стадия 4.1 .
4- хлор-6-фтор-2-метилбензтиазол.
К раствору из 22 г (0,1 моля) 2,4-дихлор-6- 

фторбензтиазола и 3,3 г (5 ммолей) дихлор- 
бис(трифенилфосфин)никеля в 1 00 мл диэтило­
вого эфира добавляли по каплям 67 мл раствора 
метилхлорида магния в тетрагидрофуране (3М; 
0,2 моля). По истечении 2 ч перемешивания 
смесь сливали на насыщенный водный раствор 
хлорида аммония. Требуемый продукт экстра­
гировали диэтиловым эфиром, после чего объе­
диненные органические фазы промывали водой, 
сушили над сульфатом магния и в завершение 
концентрировали. После кристаллизации из 
петролейного эфира получили 1 0 г требуемого 
продукта.

Ή-ЯМР (250 МГц; в CDCl3): δ [част./млн] 
= 2,85 (s,3H), 7,24 (dd,1H), 7,41 (dd,1H).

Предварительная стадия 4.2.
4-хлор-6-фтор-2-метил-7-нитробензтиазол.
К раствору из 10 г (50 ммолей) 4-хлор-6- 

фтор-2-метилбензтиазола в 35 мл концентриро­
ванной серной кислоты добавляли раствор из 7 
мл концентрированной азотной кислоты в 6 мл 
концентрированной серной кислоты. По истече­
нии 1 0 мин смесь сливали при перемешивании в 
ледяную воду. Затем суспендированный тре­
буемый продукт отделяли и для очистки раство­
ряли в 1 00 мл смеси циклогексан/этилацетат 
(3:1). После фильтрации через слой силикагеля 
из оставшегося раствора получили 8 г требуемо­
го продукта; 1пл: 130-132°С.
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Предварительная стадия 4.3.
7-амино-4-хлор-6-фтор-2-метилбензтиазол.
К нагретой до 80°С суспензии из 8 г (32 

ммоля) 4-хлор-6-фтор-2-метил-7-нитробензтиа- 
зола в 100 мл воды и 9 мл концентрированной 
соляной кислоты добавляли 6 г железного по­
рошка, после чего в течение 3 ч нагревали до 
температуры дефлегмации. Затем реакционную 
смесь смешивали с 200 мл этилацетата. Твердую 
часть смеси отфильтровывали, а оставшуюся 
органическую фазу промывали водой, сушили 
над сульфатом магния и в завершение концен­
трировали. Выход: 4,5 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в СDС1з): δ [част./млн] 
= 2,85 (s,3H), 3,93 (s,2H), 7,22 (d,lH).

Предварительная стадия 4.4.
4-хлор-6-фтор-7-изоцианато-2-метилбенз-

тиазол.
Раствор из 3,2 г (15 ммолей) 7-амино-4- 

хлор-6-фтор-2-метилбензтиазола и 15 г (76 ммо­
лей) дифосгена в 150 мл толуола нагревали в 
течение 6 ч до температуры дефлегмации. По­
лученный после концентрирования сырой про­
дукт непосредственно превращали в действую­
щее вещество I.15.

Пример 5.
3-(4-хлор-6-фтор-2-(метилтио)бензтиазол- 

7-ил)-6 -трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидин- 
дион (соединение I.10).

Сначала следующим путем получали 4- 
хлор-6-фтор-7-изоцианато-2-(метилтио)бензтиа- 
зол: раствор из 7 г (28 ммолей) 7-амино-4-хлор- 
6-фтор-2-(метилтио)бензтиазола и 55 г (0,28 
моля) дифосгена в 200 мл толуола нагревали в 
течение 7 ч до температуры дефлегмации, затем 
смешивали с 20 г дифосгена (0,1 моля), продол­
жали нагрев до температуры дефлегмации еще в 
течение 8 ч и в завершение концентрировали.

Затем суспензию из 0,7 г (30 ммолей) гид­
рида натрия в 50 мл диметилформамида смеши­
вали при охлаждении льдом с 2,7 г (15 ммолей) 
этилового эфира 3-амино-4,4,4-трифторбут-2- 
еновой кислоты. По истечении одного часа пе­
ремешивания смесь охлаждали до -30°С, после 
чего ее смешивали с полученным сначала изо­
цианатом в 50 мл тетрагидрофурана. Далее про­
должали перемешивание еще в течение 1 6 ч при 
температуре приблизительно 20°С. После до­
бавления ледяной воды смесь подкисляли раз­
бавленной соляной кислотой. Продукт экстра­
гировали этилацетатом. Отделенную органиче­
скую фазу в завершение сушили над сульфатом 
магния и концентрировали. Выход: 4 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в СDС1з): δ [част./млн] 
= 2,78 (s,3H), 6,22 (s,lH), 7,35 (d,lH).

Предварительная стадия 5.1.
2-амино-4-хлор-6-фторбензтиазол.
30 г 2-хлор-4-фторанилина (0,2 моля) под­

вергали реакции аналогично предварительной 
стадии 9.1. Выход: 19,4 г.

Ή-ЯМР (400 МГц; в dб-димeтилcyль- 
фoкcидe): δ [част./млн] = 7,28 (d,1H), 7,62 
(d,1H), 7,90 (s,2H).

Предварительная стадия 5.2.
4-хлор-6-фтор-2-(метилтио)бензтиазол.
27 г (0,13 моля) 2-амино-4-хлор-6- 

фторбензтиазола подвергали реакции аналогич­
но предварительной стадии 6.1 . Выход: 20 г.

Ή-ЯМР (270 МГц; в СDС1з): δ [част./млн] 
= 2,80 (s,3H), 7,21 (dd,1H), 7,36 (dd,1H).

Предварительная стадия 5.3.
4-хлор-6-фтор-2-метилсульфинил-7-

нитробензтиазол.
21,8 г (93 ммоля) 4-хлор-6-фтор-2- 

(метилтио)бензтиазола подвергали реакции ана­
логично предварительной стадии 4.2. Выход:
21,2 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в СDС1з): δ [част./млн] 
= 3,16 (s,3H), 7,66 (d,lH).

Предварительная стадия 5.4.
7-амино-4-хлор-6-фтор-2-(метилтио)бенз-

тиазол.
19,1 г 4-хлор-6-фтор-2-метилсульфинил-7- 

нитробензтиазола подвергали реакции анало­
гично предварительной стадии 4.3 с тем, одна­
ко, отличием, что с целью восстановить как 
нитрогруппу, так и сульфинильную группу про­
водили нагрев в течение 24 ч до температуры 
дефлегмации. Выход: 1 2 г.

Ή-ЯМР (270 МГц; в CDCl3): δ [част./млн] 
= 2,82 (s,3H), 7,20 (d,lH).

Пример 6.
3-(4,6-дихлор-2-(метилтио)бензтиазол-7- 

ил) -6 -трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидиндион 
(соединение I.20).

4,0 г (15 ммолей) 7-амино-4,6-дихлор-2- 
(метилтио)бензтиазола подвергали реакции ана­
логично примеру 5. Выход: 4,4 г.

Ή-ЯМР (270 МГц; в СDС1з): δ [част./млн] 
= 2,82 (s,3H), 6,27 (s,lH), 7,66 (s,lH).

Предварительная стадия 6.1.
4.6- дихлор-2-(метилтио)бензтиазол.
К раствору из 34 г (0,16 моля) 2-амино-4,6- 

дихлорбензтиазола в 1 л 1,2-дихлорэтана добав­
ляли 43,7 г (0,47 моля) диметилсульфида и 154,5 
г (1,5 моля) трет-бутилнитрита. По истечении 16 
ч перемешивания промывали водой и 1 0%-ным 
едким натром, сушили над сульфатом магния и 
концентрировали. Выход: 34 г; Цл: 108-110°С.

Предварительная стадия 6.2.
4.6- дихлор-2-метилтио-7-нитробензтиазол.
23 г (92 ммоля) 4,6-дихлор-2-

(метилтио)бензтиазола подвергали реакции ана­
логично предварительной стадии 4.2. Отличие 
заключалось в том, что очистку сырого продук­
та осуществляли посредством хроматографии на 
силикагеле (элюенты: циклогексан/этилацетат = 
4:1). Выход: 23 г; V 130-132°С.

Предварительная стадия 6.3.
7-амино-4,6-дихлор-2-(метилтио)бензтиа­

зол.
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5.5 г (19 ммолей) 4,6-дихлор-2-метилтио-7- 
нитробензтиазола подвергали реакции анало­
гично предварительной стадии 4.3. Выход: 5,0 г.

'H-ЯМР (270 МГц; в СDСlз): δ [част./млн] 
= 2,84 (s,3H), 4,15 (s,2H), 7,39 (s,1H).

Пример 7.
3-(4-хлор-6-фтор-2-(метилсульфинил)бенз- 

тиазол-7-ил)-1 -метил-6-трифторметил- 
2,4(1Н,3Н)-пиримидиндион (соединение I.22) и

3-(4-хлор-6-фтор-2-(метилсульфонил)бенз- 
тиазол-7-ил)-1 -метил-6-трифторметил- 
2,4(1Н,3Н)-пиримидиндион (соединение 1.23).

К раствору из 0,7 г (1,6 ммоля) 3-(4-хлор-6- 
фтор-2-(метилтио)бензтиазол-7-ил)-1-метил-6- 
трифторметил-2,4(1Н,3Н)-пиримидиндиона в 50 
мл дихлорметана добавляли при 0°С 0,6 г (1,7 
ммоля) 50%-ной м-хлорпербензойной кислоты. 
По истечении 16 ч перемешивания промывали 
последовательно водой, насыщенным водным 
раствором тиосульфата натрия, водой, 1 0%-ным 
едким натром и водой, после чего сушили над 
сульфатом магния и в завершение концентриро­
вали. Разделение обоих продуктов осуществля­
ли посредством хроматографии на силикагеле 
(элюенты: циклогексан/метил-трет-бутиловый 
эфир = 4:1). Выход: сначала 50 мг соединения 
I.23, а затем 0,12 г соединения I.22.

Пример 8.
3-(4,6-дихлор-2-метилбензтиазол-7-ил)-6- 

трифторметил-2,4( 1Н,3 Н)-пиримидиндион (со­
единение I.24).

3.5 г (15 ммолей) 7-амино-4,6-дихлор-2- 
метилбензтиазола подвергали реакции анало­
гично примеру 5. Выход: 3 г.

1 H-ЯМР (270 МГц; в d6-диметилсуль- 
фоксиде): δ [част./млн] = 2,86 (s,3H), 6,58 (s, 1H), 
8,04 (s,1H).

Предварительная стадия 8.1.
4,6-дихлор-2-метил-7-нитробензтиазол.
6,9 г (32 ммоля) 4,6-дихлор-2-метил- 

бензтиазола подвергали реакции аналогично 
предварительной стадии 4.2. Выход: 8,3 г.

Л-ЯМР (270 МГц; в СDСlз): δ [част./млн] 
= 2,91 (s,3H), 7,73 (s,lH).

Предварительная стадия 8.2.
7-амино-4,6-дихлор-2-метилбензтиазол.
8,3 г (32 ммоля) 4,6-дихлор-2-метил-7- 

нитробензтиазола подвергали реакции анало­
гично предварительной стадии 4.3. Выход: 3,5 г.

'H-ЯМР (270 МГц; в d6-диметилсуль- 
фоксиде): δ [част./млн] = 2,81 (s,3H), 5,99 (s,2H), 
7,47 (s,1H).

Пример 9.
3-(4,6-дихлорбензтиазол-7-ил)-6-трифтор- 

метил-2,4 (1Н,3Н) -пиримидиндион (соединение 
I.26).

Из 3,0 г (14 ммолей) 7-амино-4,6-
дихлорбензтиазола по описанной в примере 5 
технологии получили 3 г целевого продукта.

!H-.HMP (270 МГц; в d6-диметилсуль-
фоксиде): δ [част./млн] = 6,56 (s,1H), 8,12 (s,1H),
9,57 (s,1H).

Предварительная стадия 9.1.
2-амино-4,6-дихлорбензтиазол.
К раствору из 200 г (1,23 моля) 2,4- 

дихлоранилина и 200 г (2,46 моля) тиоцианата 
натрия в 1,5 л ледяной уксусной кислоты мед­
ленно добавляли по каплям при охлаждении 
льдом 197 г (1,23 моля) брома. По истечении 16 
ч перемешивания при температуре приблизи­
тельно 20°С твердую часть смеси отделяли и 
промывали 1 0%-ным едким натром и водой. 
Выход: 205 г.

Л-ЯМР (270 МГц; в d6-диметилсуль- 
фоксиде): δ [част./млн] = 7,39 (d,1H), 7,80 
(d,1H), 8,00 (s,2H).

Предварительная стадия 9.2.
2-бром-4,6-дихлорбензтиазол.
К раствору из 27 г (0,12 моля) 2-амино-4,6- 

дихлорбензтиазола в 0,5 л ацетонитрила добав­
ляли 35 г (0,24 моля) бромида меди (I) и 126 г 
(1,23 моля) бромида натрия, после чего по кап­
лям добавляли 16,5 г (0,16 моля) трет­
бутилнитрита. По истечении 1 6 ч перемешива­
ния реакционную смесь подкисляли 1 0%-ной 
соляной кислотой. Затем продукт экстрагирова­
ли метил-трет-бутиловым эфиром. Органиче­
скую фазу промывали водой, сушили над суль­
фатом магния и в завершение концентрировали. 
Очистку сырого продукта осуществляли по­
средством колоночной хроматографии на сили­
кагеле (элюенты: циклогексан/уксусный эфир = 
1:1). Выход: 9,1 г.

Л-ЯМР (250 МГц; в dб-димeтилcyль- 
фoкcидe): δ [част./млн] = 7,78 (d,1H), 8,24 
(d,1H).

Предварительная стадия 9.3.
4.6- дихлорбензтиазол.
К охлажденному до -78°С раствору из 14 г 

(49 ммолей) 2-бром-4,6-дихлорбензтиазола в 
200 мл тетрагидрофурана добавляли по каплям 
раствор из 98 ммолей метилхлорида магния в 
тетрагидрофуране. По истечении 2 ч подкисля­
ли 10%-ной соляной кислотой и затем продукт 
экстрагировали диэтиловым эфиром. Органиче­
скую фазу промывали последовательно водой, 
насыщенным водным раствором гидрокарбона­
та натрия и повторно водой, сушили над суль­
фатом натрия и в завершение концентрировали. 
Очистку сырого продукта осуществляли по­
средством хроматографии на силикагеле (элю­
енты: петролейный эфир/метил-трет-бутиловый 
эфир = 5:1). Выход: 5,2 г.

Л-ЯМР (250 МГц; в d6-диметилсуль- 
фоксиде): δ [част./млн] = 7,79 (d,1H), 8,36 
(d,1H), 9,53 (s,1H).

Предварительная стадия 9.4.
4.6- дихлор-7-нитробензтиазол.
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5,2 г (26 молей) 4,6-дихлорбензтиазола 
подвергали реакции аналогично предваритель­
ной стадии 4.2. Выход: 5,8 г.

1Н-ЯМР (270 МГц; в б6-диметилсульфо- 
ксиде): δ [част./млн] = 8,17 (s,1H), 9,65 (s,1H).

Предварительная стадия 9.5.
7-амино-4,6-дихлорбензтиазол.
5,8 г 4,6-дихлор-7-нитробензтиазола под­

вергали реакции аналогично предварительной 
стадии 4.3. Выход: 3,0 г.

Ή-ЯМР (250 МГц; в 06-диметилсульфо­
ксиде): δ [част./млн] = 6,11 (s,2H), 7,52 (d,1H), 
9,38 (d,1H).

Пример 1 0.
Этиловый эфир 3-[4-хлор-6-фтор-7-(6-

трифторметил-2,4(1Н,3Н)-пиримидиндион-3- 
ил)бензтиазол-2-ил] акриловой кислоты (соеди­
нение I.28).

4,0 г (13 ммолей) этилового эфира 3-(7- 
амино-4-хлор-6-фторбензтиазол-2-ил)акриловой 
кислоты подвергали реакции аналогично при­
меру 5. Выход: 0,8 г.

‘H-ЯМР (270 МГц; в CDCl3): δ [част./млн] 
= 1,34 (t,3H), 4,30 (q,2H), 6,31 (s,1H), 6,75 (d,1H), 
7,52 (d,1H), 7,88 (d,1H), 9,30 (s,1H).

Предварительная стадия 10.1.
Этиловый эфир 3-(4-хлор-6-фторбенз-

тиазол-2-ил)акриловой кислоты.
К раствору из 12 г (59 ммолей) 2-амино-4- 

хлор-6-фторбензтиазола в 0,4 л ацетонитрила 
добавляли 150 г (1,48 моля) этилового эфира 
акриловой кислоты, 11 ,4 г (85 ммолей) хлорида 
меди (II) и 11 ,4 г (0,11 моля) трет-бутилнитрита. 
По истечении 3 дней перемешивания смесь под­
кисляли разбавленной соляной кислотой. Про­
дукт экстрагировали метил-трет-бутиловым 
эфиром, после чего экстракты сушили над 
сульфатом магния и в завершение концентриро­
вали. Очистку сырого продукта осуществляли 
посредством колоночной хроматографии на си­
ликагеле (элюенты: циклогексан/метил-трет- 
бутиловый эфир = 19:1). Выход: 9,0 г.

‘H-ЯМР (400 МГц; в СDСlз): δ [част./млн] 
= 1,36 (t,3H), 4,30 (q,2H), 6,74 (d,lH), 7,31 
(dd,1H), 7,48 (dd,1H), 7,90 (d,1H).

Предварительная стадия 10.2.
Этиловый эфир 3-(4-хлор-6-фтор-7-

нитробензтиазол-2-ил)акриловой кислоты.
8,0 г (28 ммолей) этилового эфира 3-(4- 

хлор-6-фторбензтиазол-2-ил)акриловой кислоты 
подвергали реакции аналогично предваритель­
ной стадии 4.2. Выход: 9,2 г.

‘H-ЯМР (270 МГц; в dб-димeтилcyльфo- 
кcидe): δ [част./млн] = 1,31 (t,3H), 4,26 (q,2H), 
7,08 (d,1H), 7,88 (d,1H), 8,22 (d,1H).

Предварительная стадия 1 0.3.
Этиловый эфир 3-(7-амино-4-хлор-6-

фторбензтиазол-2-ил)акриловой кислоты.
1 0 г (30 ммолей) этилового эфира 3-(4- 

хлор-6-фтор-7-нитробензтиазол-2-ил)акриловой

кислоты подвергали реакции аналогично пред­
варительной стадии 4.3. Выход: 7,8 г.

‘H-ЯМР (250 МГц; в d6-димeтилcyльфo- 
кcидe): δ [част./млн] = 1,30 (t,3H), 4,25 (q,2H), 
6,01 (s,2H), 6,82 (d,1H), 7,55 (d,1H), 7,82 (d,1H).

Пример 11 .
3- (4-хлор-2-этил-6-фторбензтиазол-7-ил)- 

6-трифторметил-2,4(1Н,3Н)-пиримидиндион 
(соединение 1.18).

5,4 г 7-амино-4-хлор-2-этил-6-фторбенз- 
тиазола подвергали реакции аналогично приме­
ру 5. Выход: 5,7 г; tra: 178-180°С.

Предварительная стадия 11.1.
4- хлор-2-этил-6-фторбензтиазол.
К раствору из 22,0 г (0,1 моля) 2,4-дихлор- 

6-фторбензтиазола и 3,3 г (5 ммолей) дихлоро- 
бис(трифенилфосфин)никеля в 0,5 л диэтилово­
го эфира добавляли раствор из 0,2 моля этил­
бромида магния в диэтиловом эфире. По исте­
чении 2 ч перемешивания сливали на насыщен­
ный водный раствор хлорида аммония. Продукт 
экстрагировали диэтиловым эфиром. Объеди­
ненные органические фазы промывали водой, 
сушили над сульфатом магния и в завершение 
концентрировали. Очистку сырого продукта 
осуществляли посредством хроматографии на 
силикагеле (элюенты: циклогексан/метил-трет- 
бутиловый эфир = 8:2). Выход: 10,3 г.

‘H-ЯМР (270 МГц; в CDCl3): δ [част./млн] 
= 1,46 (t,3H), 3,16 (q,2H), 7,25 (dd,1H), 7,43 
(dd,1H).

Предварительная стадия 11.2.
4-хлор-2-этил-6-фтор-7-нитробензтиазол.
9 г (42 ммоля) 4-хлор-2-этил-6- 

фторбензтиазола подвергали реакции аналогич­
но предварительно стадии 4.2. Выход: 8,4 г; tra: 
70-73°С.

Предварительная стадия 11.3.
7-амино-4-хлор-2-этил-6-фторбензтиазол.
8,5 г (33 ммоля) 4-хлор-2-этил-6-фтор-7- 

нитробензтиазола подвергали реакции анало­
гично предварительной стадии 4.3. Выход: 6,4 г.

‘H-ЯМР (270 МГц; в СDСl3): δ [част./млн] 
= 1,44 (t,3H), 3,16 (q,2H), 7,21 (d,lH), 8,00 (s,2H).

В нижеследующей табл. 5 наряду с указан­
ными выше действующими веществами пред­
ставлены также другие замещенные бензтиазо­
лы формулы I, которые были получены по той 
же технологии либо могут быть получены ана­
логичным путем.

Таблица 5

№№ R1 R4 Y R6 ^-ЯМР [δ в 
част./млн]/МС [ml/tj^

1.1 Н Н - С1 6,25 (s, 1Н), 7,00 (d, 1H),
7,37 (d, 1H)

1.2
( = 1а.1)

сн3 Н С1 3,48 (s, 3H), 6,40 (s, 1H),
7,27 (d, 1H), 7,65 (d, 1H)
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№№ R1 R4 Y R6 ^-ямр [δ в 
част./млн]/МС [ш]/1пл

1.3
( = 1с.19)

сн3 н О с2н5 1,48 (t, ЗН), 3,56 (s, ЗН),
4,70 (q, 2Н), 6,40 (s, 1Н),
7,04 (d, 1Н), 7,48 <d, 1Н)

1.4 Н F - С1 6,43 (s, 1Н), 8,06 (d, 1Н>

1.5
( = 1а.2)

сн3 F - С1 3,62 (s, ЗН), 6,40 (s, 1H),
7,46 (d, 1H)

L6 н F О с2н5 1.49 (t, ЗН), 4,65 (q, 2Н),
6.50 (s, 1Н), 7,82 (d, 1Н)

1.7
( = 1с.2О)

сн3 F О с2н5 1,47 (t, ЗН), 3,56 (s, ЗН),
4,67 (q, 2Н), 6,38 (s, 1Н),
7,33 (d, 1Н)

1.8 н F О н-С3Н7 0,95 (t, ЗН), 1,72 (sex, 2Н), 
4,53 (t, 2Н), 6,46 (s, 1Н)
7,82 (d, 1Н)

1.9
( = 1с.23)

сн3 F О И-С3Н7 1,04 (t, ЗН), 1,88 (sex, 2Н), 
3,58 (s, ЗН), 4,58 (t, 2Н),
6,39 (s, 1Н), 7,32 (d, 1Н)

1.10 н F S сн3 2,78 (s, ЗН), 6,22 (s, 1Н),
7,35 (d, 1Н)

1.11
( = 1е.17)

СН3 F S сн3 2,78 (s, ЗН), 3,56 (s, ЗН),
6,38 (s, 1Н), 7,38 (d, 1Н)

1.12 н Н О с2н5 1.50 (t, ЗН), 4,69 (q, 2Н),
6,26 (s, 1Н), 7,05 (d, 1Н),
7.50 (d, 1Н)

1.13 н F S С2Н5 1,50 (t, ЗН), 3,32 (q, 2Н),
6,33 (s, 1Н), 7,15 (d, 1Н)

1.14
( = 1е.20)

сн3 F S с2н5 1,51 (t, ЗН), 3,37 (q, 2Н),
3,59 (s, ЗН), 6,40 (s, 1Н),
7,40 (d, 1Н)

1.15 с2н5 F - С1 1,39 (t, ЗН), 4,06 (q, 2Н),
6,38 (s, 1Н), 7,49 (d, 1Н)

1.16 н F - сн3 2,85 (s, ЗН), 6,26 (s, 1Н),
7,45 (d, 1Н)

1.17
( = 1а.17)

сн3 F - сн3 2,85 (s, ЗН), 3,59 (s, ЗН),
6,41 (s, 1Н), 7,45 (d, 1Н)

№№ R1 R4 Y R6 ^-ямр [δ в 
част./млн]/МС bnl/tjuj

1.18 H F - c2h5 1,36 (t, ЗН), 3,17 (q, 2Н),
6,55 (s, 1Н), 7,92 (d, 1H)

1.19
( = 1а.2О)

CH3 F ■ c2H5 1.45 (t, 3H), 3,15 (q, 2H),
3,60 (s, 3H), 6,41 (s, 1H),
7.46 (d, 1H)

1.20 H Cl s CH3 2,82 (s, 3H), 6,27 (s, 1H),
7,66 (s, 1H)

1.21
( = 1е.18)

CH3 Cl s CH3 2,81 (s, 3H), 3,60 (s, 3H),
6,40 (s, 1H), 7,65 (s, 1H)

1.22
( = Ig.l7)

CH3 F so CH3 441 [M] +, 426 [M-CH3] +

1.23
( = 11.17)

CH3 F so2 CH3 3,43 (s, 3H), 3,60 (s, 3H),
6,42 (s, 1H), 7,64 (d, 1H)

1.24 H Cl - CH3 2,86 (s, 3H), 6,58 (s, 1H),
8,04 (s, 1H)

1.25
( = 1а.18)

CH3 Cl - CH3 2,86 (s, 3H), 3,45 (s, 3H),
6,71 (s, 3H), 8,06 (s, 3H)

1.26 H Cl - H 6.56 (s, 1H), 8,12 (s, 1H),
9.57 (s, 1H)

1.27
( = 1а.15)

CH3 Cl - H

1.28 H F CH = CH-CO2C2H5 1,34 (t, 3H), 4,30 (q, 2H),
6,31 (s, 1H), 6,75 (d, 1H),
7,52 (d, 1H), 7,88 (d, 1H),
9,30 (s, 1H)

1.29
( = 1а.182)

CH3 F CH = CH-CO2C2H5 1,34 (t, 3H), 3,60 (s, 3H),
4,30 (q, 2H), 6,42 (s, 1H),
6,74 (d, 1H), 7,51 (d, 1H),
7,87 (d, 1H)

1.30 H F s H-C3H7 1,01 (t, 3H), 1,80 (sext, 2H), 
3,35 (t, 2H), 6,43 (s, 1H),
7,90 (d, 1H)

1.31
( = Ie.23)

CH3 F s h-C3H7 1,08 (t, 3H), 1,87 (sext, 2H), 
3,33 (t, 2H), 3,58 (s, 3H),
6,39 (s, Ш), 7,38 (d, 1H)

1.32 H Cl s C2H5 1,45 (t, 3H), 3,39 (q, 2H),
6,52 (s, 1H), 8,02 (s, 1H)

№№ R1 R4 Y R6 ^-ЯМР [δ в 
част./млн]/МС Iml/tjjjj

1.33
( = Ie.21)

CH3 Cl s C2H5 150-153°С

1.34 H Cl s h-C3H7 1,01 (t, ЗН), 1,80 (sext, 2Н), 
3,36 (t, 2Н), 6,54 (s, 1Н),
8,02 (s, 1H)

1.35
( = Ie.24)

CH3 Cl s h-C3H7 1,08 (t, 3H), 1,87 (sext, 2H), 
3,32 (t, 2H), 3,58 (s, 3H),
6,38 (s, 1H), 7,61 (s, 1H)

1.36 H Cl s CH(CH3)2 1,49 (d, 6H), 4,07 (m, 1H), 
6,52 (s, 1H), 8,03 (s, 1H)

1.37
( = Ie.27)

CH3 Cl s CH(CH3)2 1,52 (d, 6H), 3,59 (s, 3H),
4,14 (m, 1H), 6,39 (s, 1H),
7,62 (s, 1H)

1.38 H F - CH(CH3)2

1.39
( = Ia.26)

CH3 F - CH(CH3)2

1.40 H Cl - Cl

1.41 CH3 Cl - Cl 429 [M] +, 394 [Μ-Cl] +

Пример 12.
7-амино-4-хлор-6-фтор-2-(метилсульфи- 

нил)бензтиазол (соединение XIV. 1; = XIVa.2).
К смеси из 455 мл воды, 32,6 мл концен­

трированной соляной кислоты и 37,2 г железно­
го порошка при температуре дефлегмации не­
большими порциями добавляли 23,0 г 4-хлор-6- 
фтор-2-метилсульфинил-7-нитробензтиазола.
По завершении добавления смесь продолжали 
нагревать еще в течение 2 ч до температуры 
дефлегмации. После охлаждения добавляли 200 
мл этилового эфира уксусной кислоты, после 
чего неорганические соли отфильтровывали. 
Органическую фазу промывали водой, сушили 
над сульфатом натрия и в завершение концен­
трировали. Полученный сырой продукт без по­
следующей очистки использовали для дальней­
шей переработки.

1Н-ЯМР (250 МГц; в d6-димeтилcyльфo- 
кcидe): см. табл. 6.

В табл. 6 наряду с указанными выше пред­
ставлены также другие производные анилина 
формулы XIV, которые были получены по той 
же технологии либо могут быть получены ана­
логичным путем

№ R4 Y R6 ^-ЯМР [δ в част./млн]

XIV.l 
( = XIVa.2)

F SO CH3 3,20 (s,3H), 6,15 (s,2H), 7,60 
(d,lH)

XIV.2 
( = XIVb.3)

Cl so2 CH3 3,61 (s,3H), 6,50 (s,2H), 7,77 
(s,lH)

XIV.3 
( = XIVa.6)

F so C2H5 1,21 (t,3H), 3,18 (m,lH), 3,40 
(m,lH), 6,14 (s,2H), 7,60 (d,lH)

Пример 13.
4,6-дихлор-7-изоцианато-2-(метилсульфо- 

нил)бензтиазол (соединение ХЫ; = Х№.3).
5 г (17 ммолей) 7-амино-4,6-дихлор-2- 

(метилсульфонил)бензтиазола и 1 7 г (85 ммо­
лей) дифосгена нагревали в 200 мл толуола в 
течение 8 ч до температуры дефлегмации, после 
чего реакционную смесь концентрировали. По­
лученный сырой продукт без последующей очи­
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стки использовали в дальнейшем реакционном 
процессе.

ИК (пленка): ν = 2272 см-1.
Пример 14.
Аналогично примеру 7 получили 4-хлор-2- 

этилсульфинил-6-фтор-7-изоцианатобензтиазол 
(соединение ХЬ2; = ХЫ.6).

ИК (пленка): ν = 2264 см-1.
Примеры по применению
(гербицидное действие)

Гербицидное действие замещенных бен­
зтиазолов формулы I было подтверждено в ходе 
проведения следующих опытов в теплице.

В качестве вегетационных сосудов служи­
ли пластиковые цветочные горшки с супесью с 
содержанием приблизительно 3% гумуса в каче­
стве субстрата. Семена опытных растений высе­
вали раздельно по видам.

Предвсходовую обработку суспендиро­
ванными или эмульгированными в воде дейст­
вующими веществами проводили непосредст­
венно после высевания с помощью соответст­
вующих сопел, обеспечивающих мелкокапель­
ное опрыскивание. Сосуды подвергали легкому 
дождеванию с тем, чтобы способствовать про­
растанию и росту, после чего сосуды накрывали 
прозрачными пластиковыми крышками, пока 
растения не пошли в рост. Такие крышки обес­
печивают равномерную всхожесть опытных 
растений, пока еще не испытывающих воздей­
ствия активных субстанций. Нормы расхода при 
предвсходовой обработке составляли 0,01 56 или 
0,0078 кг/га активной субстанции (а.с.).

Для послевсходовой обработки опытные 
растения в зависимости от экстерьера выращи­
вали сначала до достижения ими высоты от 3 до 
15 см и лишь после этого обрабатывали суспен­
дированными или эмульгированными в воде 
действующими веществами. С этой целью 
опытные растения либо непосредственно высе­
вали и выращивали в тех же самых сосудах, ли­
бо их выращивали сначала отдельно как заро­
дышевые растения, а за несколько дней до об­
работки пересаживали в сосуды для экспери­
ментов. Нормы расхода для послевсходовой 
обработки составляли 0,0156, 0,0078 или 0,0039 
кг/га активной субстанции.

Растения по видам выдерживали при тем­
пературах в интервале 10-25°С, соответственно 
20-35°С. Опыты проводились в течение 2-4 не­
дель. В течение этого периода времени за расте­
ниями вели тщательный уход, определяя при 
этом их реакцию на каждую из проводимых об­
работок.

Оценку производили по шкале с градацией 
от 0 до 1 00. При этом показатель 1 00 означал, 
что растения не взошли, соответственно, что 
имеет место полная гибель, по крайней мере, их 
надземных частей, а показатель 0 означал, что 
растения не повреждены или наблюдается их 
нормальный рост.

Опыты в теплице проводили на растениях 
следующих видов:

Латинское название 
Amaranthus retroflexus 
Galium aparine 
Ipomoea subspecies 
Setaria faberii 
Sinapis alba 
Solanum nigrum 
Zea mays

Русское название 
щирица запрокинутая 
цепкий подмаренник 
подвиды ипомеи 
щетинник 
горчица белая 
паслен черный 
кукуруза обыкновенная

При нормах расхода 0,0156 или 0,0078 
кг/га а.с. соединение № 1.7 при предвсходовой 
обработке проявило очень высокую гербицид­
ную эффективность действия против Setaria fa- 
berii в посевах кукурузы. В отличие от этого 
сравнительное соединение А, известное из заяв­
ки Германии DE-A 4241658 (№ 1.01)

никакого эффекта по отношению к Setaria faberii 
не показало.

Соединение № I.7 проявило, кроме того, 
при послевсходовой обработке при нормах рас­
хода 0,0156 или 0,0078 кг/га а.с. очень высокую 
эффективность действия против Amaranthus 
retroflexus, Galium aparine, Ipomoea subspecies и 
Solanum nigrum.

Соединение № I.5 при нормах расхода 
0,0078 или 0,0039 кг/га а.с. проявило при по­
слевсходовой обработке более высокую эффек­
тивность действия против Amaranthus retro- 
flexus, Galium aparine, Ipomoea subspecies и Si- 
napis alba no сравнению с контрольным соеди­
нением В, известным из международной заявки 
WO 92/20675 (№ 1.01).

Примеры по применению (десикант- 
ное/дефолиантное действие)

В качестве опытных растений служили 
молодые, 4-листные (без семядолей) растения 
хлопчатника, которые выращивали в условиях 
теплицы (относительная влажность воздуха 50­
70%; дневная/ночная температура 27/22°С).

Листья молодых растений хлопчатника ин­
тенсивно, до появления капель, опрыскивали 
водной композицией действующих веществ (с 
добавками 0,1 5 мас.% алкоксилата жирного 
спирта Plurafac® LF 700 (малопенное, неионное 
поверхностно-активное вещество фирмы BASF 
AG) в пересчете на раствор для опрыскивания).
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Норма расхода воды составляла в соответст­
вующем пересчете 1000 л/га. По истечении 13 
дней определяли число опавших листьев и сте­
пень дефолиации в %.

На необработанных контрольных растени­
ях опадания листьев не происходило.

ФОРМУЛА ИЗОБРЕТЕНИЯ 

1. Замещенные бензтиазолы общей форму-

в которой переменные имеют следующее значе­
ние:

Х1 и Х2 независимо друг от друга означают 
кислород или серу;

R1 означает водород, амино, С1-С6алкил 
или С1-C6гaлoгeнaлкил;

R2 означает водород, галоген, С1-С6алкил, 
С1-С6галогеналкил, С1-С6алкилтио, С1-
С6алкилсульфинил или С1-С6алкилсульфонил;

R3 означает водород, галоген или С1- 
С6алкил;

R4 означает водород или галоген;
R5 означает циано, галоген, С1-С6алкил, С1- 

С6галогеналкил, Д-С6алкокси или С1- 
С6галогеналкокси;

Y представляет собой химическую связь, 
кислород, серу, -SO- или -SO2-;

R6 означает водород, циано, галоген, С3- 
С6циклоалкил, С1-С6галогеналкил, С3-
С6алкенил, С3-С6галогеналкенил, С3-С6алкинил 
или Д-С6алкил, причем названные циклоал­
кильные, алкильные, алкенильные и алкиниль­
ные остатки могут быть замещены цианогруп­
пой, Д-Далкоксигруппой, С1-С6алкилтио- 
группой, (С1-С6алкокси)карбонилом, С1-
С6алкиламинокарбонилом, ди(С1-С6алкил)ами- 
нокарбонилом, (С1-С6алкил)карбанилокси-
группой, С1-С6галогеналкоксигруппой, С1- 
С6галогеналкилтиогруппой или С3-С6цикло- 
алкилом, при условии, что R6 может означать 
циано только в тех случаях, когда Y представля­
ет собой химическую связь, кислород или серу, 
и R6 может означать галоген только в тех случа­
ях, когда Y представляет собой химическую 
связь,

а также пригодные для применения в сель­
ском хозяйстве соли соединений I.

2. Енаминовые эфиры формулы IV

где L2 означает Д-С6алкил или фенил, а пере­
менные R1-R6 и Y имеют значения, указанные в
п.1.

где L2 означает С1-С6алкил или фенил, а пере­
менные R1-R6 и Y имеют значения, указанные в
п.1.

4. Изоцианаты формулы XI

где Y представляет собой -SO- или -SO2-, а пе­
ременные R4-R6 имеют значения, указанные в
п.1.

5. Производные анилина формулы XIV

где Y представляет собой -SO- или -SO2-, а пе­
ременные R4-R6 имеют значения, указанные в
п.1.

6. Гербицидные препараты, содержащие 
гербицидно эффективное количество, по край­
ней мере, одного замещенного бензтиазола 
формулы I или одной из пригодных для приме­
нения в сельском хозяйстве солей соединения I 
по п.1 и, по крайней мере, один инертный жид­
кий и/или твердый наполнитель, а также при 
необходимости, по крайней мере, одно поверх­
ностно-активное вещество.

7. Средства десикации и/или дефолиации 
растений, содержащие обладающее десикант- 
ным и/или дефолиантным действием количест­
во, по крайней мере, одного замещенного бен­
зтиазола формулы I или одной из пригодных 
для применения в сельском хозяйстве солей со­
единения I по п.1, и, по крайней мере, один 
инертный жидкий и/или твердый наполнитель, а
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также при необходимости, по крайней мере, 
одно поверхностно-активное вещество.

8. Способ борьбы с нежелательной расти­
тельностью, отличающийся тем, что гербицидно 
эффективным количеством, по крайней мере, 
одного замещенного бензтиазола формулы I или 
одной из пригодных для применения в сельском 
хозяйстве солей соединения I по п.1 воздейст­
вуют на растения, среду их произрастания или 
на посевной материал.

9. Способ десикации и/или дефолиации 
растений, отличающийся тем, что обладающим 
десикантным и/или дефолиантным действием 
количеством, по крайней мере, одного замещен­
ного бензтиазола формулы I или одной из при­
годных для применения в сельском хозяйстве 
солей соединения I по п.1 воздействуют на рас­
тения.

1 0. Способ получения замещенных бен­
зтиазолов формулы I по п.1 , отличающийся тем, 
что либо

а) замещенный бензтиазол формулы I, где 
R1 означает водород, а Х1 означает кислород

вергают взаимодействию со спиртом HOR6 или 
меркаптаном HSR6, либо

г) замещенный бензтиазол формулы I, где 
Х1 и Х2 означают кислород, a Y означает серу

окисляют, либо
д) енаминовый эфир формулы IV

алкилируют или аминируют, либо
б) замещенный бензтиазол формулы I, где

Х2 означает кислород,

или енаминкарбоксилат формулы V

циклизуют, либо
е) 2-аминобензтиазол формулы VI

обрабатывают сульфирующим реагентом, либо
в) замещенный бензтиазол формулы I, где

группировка YR6 представляет собой хлор, 
бром, ^О2-алкил или -SO2-галогеналкил, под-

диазотируют и продукт подвергают реакции 
Зандмейера или одному из ее вариантов.
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