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(57) Настоящее изобретение относится к применению соединений формулы (I)

где переменные определены в соответствии с описанием, для борьбы с нежелательной
растительностью. Кроме того, изобретение относится к новым соединениям формулы (I),
композициям, содержащим их, и способу борьбы с нежелательной растительностью, который
включает обеспечение эффективного гербицидного количества по меньшей мере одного
бензоксаборола формулы (I) для воздействия на растения, их семена и/или их место произрастания.
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Настоящее изобретение относится к соединениям бензоксаборола и к их применению в качестве 

гербицидов. Настоящее изобретение также относится к агрохимическим композициям для защиты сель-

скохозяйственных культур и к способу борьбы с нежелательной растительностью. 

Бензоксаборолы следующей формулы и их применение в области фармацевтики описаны в Bioor-

ganic & Medicinal Chemistry Letters (2912), 1299-1307. 

 
Применение вышеупомянутых соединений в качестве гербицида не упоминается в цитируемых до-

кументах уровня техники. 

Поэтому целью настоящего изобретения является обеспечение соединений, обладающих улучшен-

ным гербицидным действием, в частности хорошей гербицидной активностью при низких нормах расхо-

да. Кроме того, гербициды должны быть достаточно совместимы с растениями сельскохозяйственных 

культур для коммерческого использования. 

Эти и дополнительные цели достигаются путем применения соединений бензоксаборола формулы 

(I), определенных ниже, и их сельскохозяйственно приемлемых солей. 

Соответственно, настоящее изобретение относится к применению соединений формулы (I) 

 
где А представляет собой конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный карбо-

цикл или конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 

или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве членов кольца; 

R
1
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
2
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
3
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
5
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
6
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила, (C1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, фенила, фенил-

C1-C6-алкила, где алифатические и фенильные части вышеупомянутых радикалов являются незамещен-

ными, частично или полностью галогенированными; 

R
7
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила; 

или их сельскохозяйственно приемлемые соли для борьбы с нежелательной растительностью. 

Настоящее изобретение также относится к соединениям формулы (I) 

 
где А представляет собой конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный карбо-
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цикл или конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 

или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве членов кольца, 

R
1
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
2
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
3
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
5
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
6
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила, (С1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, фенила, фенил-

C1-C6-алкила, где алифатические и фенильные части вышеупомянутых радикалов являются незамещен-

ными, частично или полностью галогенированными; 

R
7
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила; 

или их сельскохозяйственно приемлемым солям, при условии, что, если А представляет собой цик-

логексан, R
1
, R

2
, R

3
 и R

4
 представляют собой Н, R

6
 не является Н или СН3. 

Настоящее изобретение также относится к гербицидным композициям, содержащим гербицидно 

активное количество по меньшей мере одного соединения (I), как определено выше, и по меньшей мере 

один инертный жидкий и/или твердый носитель. 

Настоящее изобретение также относится к способу борьбы с нежелательной растительностью, ко-

торый включает обеспечение гербицидно эффективного количества по меньшей мере одного соединения 

формулы (I) или его сельскохозяйственно пригодной соли, как определено, для воздействия на растения, 

их семена и/или их место произрастания. Применение может быть осуществлено до, во время и/или по-

сле, предпочтительно во время и/или после появления нежелательной растительности. 

Другие варианты осуществления настоящего изобретения очевидны из формулы изобретения, опи-

сания и примеров. Следует понимать, что упомянутые выше признаки, которые проиллюстрированы ни-

же в отношении объекта изобретения, могут применяться не только в комбинации, указанной в каждом 

конкретном случае, но и в других комбинациях, не выходя за пределы объема изобретения. 

Используемые в настоящей заявке термины "борьба" и "подавление" являются синонимами. 

Используемые в настоящей заявке термины "нежелательная растительность", "нежелательные рас-

тения" и "вредные растения" являются синонимами. 

В контексте заместителей термин "один или несколько заместителей" означает, что количество за-

местителей представляет собой, например, от 1 до 10, в частности 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 или 8. 

Если соединения бензоксаборола формулы (I) как описано в настоящей заявке, способны образовы-

вать геометрические изомеры, например, изомеры E/Z, изобретение относится как к чистым изомерам, 

так и к их смесям. Кроме того, настоящее изобретение относится к применению чистых изомеров, и к 

применению их смесей и к композициям, содержащим чистые изомеры или их смеси. 

Если соединения бензоксаборола формулы (I) как описано в настоящей заявке, имеют один или не-

сколько центров хиральности и, как следствие, присутствуют в виде энантиомеров или диастереомеров, 

изобретение относится как к чистым энантиомерам, так и к диастереомерам и их смесям. Кроме того, 

изобретение относится к применению чистых энантиомеров или диастереомеров, и к применению их 

смесей и к композициям, содержащим чистые энантиомеры или диастереомеры или их смеси. 

Если соединения бензоксаборола формулы (I) как описано в настоящей заявке, имеют ионизируе-

мые функциональные группы, их также можно использовать в виде их сельскохозяйственно приемлемых 

солей. Подходящими являются, в общем, соли таких катионов и солей присоединения кислоты тех ки-

слот, катионы и анионы которых, соответственно, не оказывают отрицательного влияния на активность 

активных соединений. 

Предпочтительными катионами являются ионы щелочных металлов, предпочтительно лития, на-

трия и калия, щелочноземельных металлов, предпочтительно кальция и магния, и переходных метал-

лов, предпочтительно марганца, меди, цинка и железа, дополнительно аммония и замещенного аммо-

ния, в котором от одного до четырех атомов водорода заменены на С1-С4-алкил, гидрокси-С1-С4-алкил,  

(С1-С4-алкокси)-С1-С4-алкил, гидрокси-(С1-С4-алкокси)-С1-С4-алкил, фенил или бензил, предпочти-
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тельно ионы аммония, метиламмония, изопропиламмония, диметиламмония, диизопропиламмония, 

триметиламмония, гептиламмония, додециламмония, тетрадециламмония, тетраметиламмония, тетра-

этиламмония, тетрабутиламмония, 2-гидроксиэтил-аммония (соль оламина), 2-(2-гидроксиэт-1-

окси)эт-1-иламмония (соль дигликоламина), ди(2-гидроксиэт-1-ил)аммония (соль диоламина, трис(2-

гидроксиэтил)аммония (соль троламина), трис(2-гидроксипропил)аммония, бензилтриметиламмония, 

бензилтриэтиламмония, N,N,N-триметилэтаноламмония (соль холина), кроме того, ионы фосфония, 

ионы сульфония, предпочтительно три(С1-С4-алкил)сульфония, такого как триметилсульфония, и ионы 

сульфоксония, предпочтительно три(C1-C4-алкил)сульфоксония, и, наконец, соли многоосновных ами-

нов, например, N,N-бис-(3-аминопропил)метиламина и диэтилентриамина. 

Анионы полезных солей присоединения кислот в основном представляют собой хлорид, бромид, 

фторид, йодид, гидросульфат, метилсульфат, сульфат, дигидрофосфат, гидрофосфат, нитрат, бикарбонат, 

карбонат, гексафторсиликат, гексафторфосфат, бензоат, а также анионы C1-C4-алкановых кислот, пред-

почтительно формиат, ацетат, пропионат и бутират. 

Другие варианты осуществления настоящего изобретения очевидны из формулы изобретения, опи-

сания и примеров. Следует понимать, что упомянутые выше признаки, которые проиллюстрированы ни-

же в отношении объекта изобретения, могут применяться не только в комбинации, указанной в каждом 

конкретном случае, но и в других комбинациях, не выходя за пределы объема изобретения. 

Органические фрагменты, упомянутые в определении переменных, например, A, R
1
, R

2
, R

3
, R

4
, R

5
, 

R
6
, R

7
 являются, как термин галоген, собирательными терминами для отдельных перечней отдельных 

членов группы. Термин галоген обозначает в каждом случае фтор, хлор, бром или йод. Все углеводород-

ные цепи, т.е. все алкильные, галогеналкильные, алкенильные, алкинильные, алкокси, алкенилокси, ал-

кинилокси, алкилтио, алкилсульфинильные, алкилсульфонильные, (алкил)амино, ди(алкил)амино, ал-

коксиалкильные, алкоксиалкокси, (алкил)карбонильные, (алкокси)карбонильные цепи могут быть пря-

моцепочечными или разветвленными, причем префикс Cn-Cm обозначает в каждом случае возможное 

число атомов углерода в группе. То же самое относится к скомпонованым радикалам, таким как цикло-

алкилалкил и фенилалкил. Примерами таких значений являются: 

C1-C4-алкил и также С1-С4-алкильные фрагменты С1-С4-алкокси, С1-С4-алкилтио, С1-С4-

алкилсульфонила, (С1-С4-алкил)карбонила, (С1-С4-алкил)карбонила, (С1-С4-алкокси)карбонила, (С1-С4-

алкил)карбонилокси, С1-С4-алкилокси-С1-С4-алкила, C3-C6-циклоалкил-С1-С4-алкила, (С1-С4-

алкиламино)карбонила, ди(С1-С4-алкил)аминокарбонила, (С1-С4-алкиламино)сульфонила, ди(С1-С4-

алкил)аминосульфонила или фенил-C1-C4-алкила: например, СН3, C2H5, н-пропила, СН(СН3)2, н-бутила, 

СН(СН3)-С2Н5, СН2-СН(СН3)2 и С(СН3)3; 

C1-C6-алкил и также C1-C6-алкильные фрагменты C1-C6-алкокси, C1-C6-алкилтио, C1-C6-

алкилсульфонила, (С1-C6-алкил)карбонила, (C1-C6-алкил)карбонила, (С1-C6-алкокси)карбонила, (С1-C6-

алкил)карбонилокси, C1-C6-алкилокси-C1-C6-алкила, C3-C6-циклоалкил-C1-C6-алкила, фенил(С1-C6-

алкил)аминокарбонила, (C1-C6-алкиламино)карбонила, ди(C1-C6-алкил)аминокарбонила, (С1-C6-

алкиламино)сульфонила, ди(C1-C6-алкил)аминосульфонила или фенил-C1-C6-алкила: C1-C4-алкил, как 

упомянуто выше, а также, например, н-пентил, 1-метилбутил, 2-метилбутил, 3-метилбутил, 2,2-

диметилпропил, 1-этилпропил, н-гексил, 1,1-диметилпропил, 1,2-диметилпропил, 1-метилпентил, 2-

метилпентил, 3-метилпентил, 4-метилпентил, 1,1-диметилбутил, 1,2-диметилбутил, 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 или 1-этил-2-метилпропил, предпочти-

тельно метил, этил, н-пропил, 1-метилэтил, н-бутил, 1,1-диметилэтил, н-пентил или н-гексил; 

C2-C6-алкенил и также C2-C6-алкенильные фрагменты (С1-C6-алкокси)-С2-C6-алкенила: линейная 

или разветвленная этилен-ненасыщенная углеводородная группа, содержащая от 2 до 6 атомов углерода, 

и С=С-двойную связь в любом положении, такая как этенил, 1-пропенил, 2-пропенил, 1-метилэтенил, 1-

бутенил, 2-бутенил, 3-бутенил, 1-метил-1-пропенил, 2-метил-1-пропенил, 1-метил-2-пропенил, 2-метил-

2-пропенил, 1-пентенил, 2-пентенил, 3-пентенил, 4-пентенил, 1-метил-1-бутенил, 2-метил-1-бутенил, 3-

метил-1-бутенил, 1-метил-2-бутенил, 2-метил-2-бутенил, 3-метил-2-бутенил, 1-метил-3-бутенил, 2-

метил-3-бутенил, 3-метил-3-бутенил, 1,1-диметил-2-пропенил, 1,2-диметил-1-пропенил, 1,2-диметил-2-

пропенил, 1-этил-1-пропенил, 1-этил-2-пропенил, 1-гексенил, 2-гексенил, 3-гексенил, 4-гексенил, 5-

гексенил, 1-метил- 1-пентенил, 2-метил-1-пентенил, 3-метил-1-пентенил, 4-метил-1-пентенил, 1-метил-2-

пентенил, 2-метил-2-пентенил, 3-метил-2-пентенил, 4-метил-2-пентенил, 1-метил-3-пентенил, 2-метил-3-

пентенил, 3-метил-3-пентенил, 4-метил-3-пентенил, 1-метил-4-пентенил, 2-метил-4-пентенил, 3-метил-4-

пентенил, 4-метил-4-пентенил, 1,1-диметил-2-бутенил, 1,1-диметил-3-бутенил, 1,2-диметил-1-бутенил, 

1,2-диметил-2-бутенил, 1,2-диметил-3-бутенил, 1,3-диметил-1-бутенил, 1,3-диметил-2-бутенил, 1,3-

диметил-3-бутенил, 2,2-диметил-3-бутенил, 2,3-диметил-1-бутенил, 2,3-диметил-2-бутенил, 2,3-диметил-

3-бутенил, 3,3-диметил-1-бутенил, 3,3-диметил-2-бутенил, 1-этил-1-бутенил, 1-этил-2-бутенил, 1-этил-3-

бутенил, 2-этил-1-бутенил, 2-этил-2-бутенил, 2-этил-3-бутенил, 1,1,2-триметил-2-пропенил, 1-этил-1-

метил-2-пропенил, 1-этил-2-метил-1-пропенил и 1-этил-2-метил-2-пропенил; 

C2-C6-алкинил и также C2-C6-алкинильные фрагменты (С1-C6-алкокси)-С2-C6-алкинила: линейная 

или разветвленная ненасыщенная углеводородная группа, содержащая от 2 до 6 атомов углерода и со-
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держащую по меньшей мере одну С-С-тройную связь, такую как этинил, 1-пропинил, 2-пропинил (про-

паргил), 1-бутинил, 2-бутинил, 3-бутинил, 1-метил-2-пропинил и тому подобное; 

С1-С4-галогеналкил: С1-С4-алкильный радикал, как указано выше, который частично или полностью 

замещен фтором, хлором, бромом и/или йодом, например, хлор-метил, дихлорметил, трихлорметил, 

фторметил, дифторметил, трифторметил, хлорфторметил, дихлорфторметил, хлордифторметил, бромме-

тил, йодметил, 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, гептафторпропил, 1-(фторметил)-2-фторэтил, 1-(хлорметил)-2-хлорэтил, 1-

(бромметил)-2-бромэтил, 4-фторбутил, 4-хлорбутил, 4-бромбутил, нонафторбутил, 1,1,2,2,-

тетрафторэтил и 1-трифторметил-1,2,2,2-тетрафторэтил; 

C1-C6-галогеналкил: С1-С4-галогеналкил как упомянуто выше, а также, например, 5-фторпентил, 5-

хлорпентил, 5-бромпентил, 5-йодпентил, ундекафторпентил, 6-фторгексил, 6-хлоргексил, 6-бромгексил, 

6-йодгексил и додекафторгексил; 

C3-C6-циклоалкил: моноциклические насыщенные углеводороды, имеющие от 3 до 6 членов кольца, 

такие как циклопропил, циклобутил, циклопентил и циклогексил; 

С1-С4-алкокси: например, метокси, этокси, пропокси, 1-метилэтокси бутокси, 1-метилпропокси, 2-

метилпропокси и 1,1-диметилэтокси; 

C1-C6-алкокси и также C1-C6-алкокси фрагменты (C1-C6-алкокси)карбонила, (C1-C6-

алкокси)сульфонила, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-С2-

C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C2-C6-алкинила: С1-С4-алкокси, как упомянуто выше, а также, например, 

пентокси, 1-метилбутокси, 2-метилбутокси, 3-метоксилбутокси, 1,1-диметилпропокси, 1,2-

диметилпропокси, 2,2-диметилпропокси, 1-этилпропокси, 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-

метилпропокси; 

С1-С4-галогеналкокси: C1-C4-алкокси радикал, как указано выше, который частично или полностью 

замещен фтором, хлором, бромом и/или йодом, например, хлор-метокси, дихлорметокси, трихлорметок-

си, фторметокси, дифторметокси, трифторметокси, хлорфторметокси, дихлорфторметокси, хлордифтор-

метокси-2-фторэтокси, 2-хлорэтокси, 2-бромэтокси, 2,2-дифторэтокси, 2,2,2-трифторэтокси, 2-хлор-2-

фторэтокси, 2-хлор-2,2-дифторэтокси, 2,2-дихлор-2-фторэтокси, 2,2,2-трихлорэтокси, пентафторэтокси, 

2-фторпропокси, 3-фторпропокси, 2,2-дифторпропокси, 2,3-дифторпропокси, 2-хлорпропокси, 3-

хлорпропокси, 2,3-дихлорпропокси, 3,3,3-трифторпропокси, 3,3,3-трихлорпропокси, 2,2,3,3,3-

пентафторпропокси, гептафторпропокси, 1-(фторметил)-2-фторэтокси, 4-фторбутокси, нонафторбутокси, 

1,1,2,2,-тетрафторэтокси и 1-трифторметил-1,2,2,2-тетрафторэтокси; 

C1-C6-галогеналкокси: С1-С4-алкокси, как упомянуто выше: С1-С4-галогеналкокси, как упомянуто 

выше, а также, например, 5-фторпентил, 5-хлорпентил, 5-бромпентил, 5-йодпентил, ундекафторпентил, 

6-фторгексил, 6-хлоргексил, 6-бромгексил, 6-йодгексил и додекафторгексил; 

C2-C6-алкенилокси: C2-C6-алкенил, как определено выше, который присоединен через атом кисло-

рода, такой как этенилокси (винилокси), 1-пропенилокси, 2-пропенилокси (аллилокси), 1-бутенилокси, 2-

бутенилокси, 3-бутенилокси 1-метил-2-пропенилокси и тому подобное; 

C2-C6-алкинилокси: C2-C6-алкинил, как определено выше, который присоединен через атом кисло-

рода, такой как этинилокси, 1-пропинил, 2-пропинилокси (пропаргилокси), 1-бутинилокси, 2-

бутинилокси, 3-бутинилокси 1-метил-2-пропинилокси и тому подобное; 

(С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкил: C1-C6-алкил, в частности C1-C4-алкил, как определено выше, например 

метил, этил или изопропил, где 1 атом водорода заменен на C1-C6-алкокси, как определено выше, приме-

ры включают метоксиметил, этоксиметил, н-пропоксиметил, бутоксиметил, 1-метоксиэтил, 1-этоксиэтил, 

1-(н-пропокси)этил, 1-бутоксиэтил, 2-метоксиэтил, 2-этоксиэтил, 2-(н-пропокси)этил, 2-бутоксиэтил, 2-

метоксипропил, 2-этоксипропил, 2-(н-пропокси)пропил, 2-бутоксипропил; 

(С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси: C1-C6-алкокси, в частности C1-C4-алкокси, как определено выше, 

например метокси или этокси, где 1 атом водорода заменен на C1-C6-алкокси, как определено выше, 

примеры включают метоксиметокси, этоксиметокси, н-пропоксиметокси, бутоксиметокси, 2-

метоксиэтокси, 2-этоксиэтокси, 2-(н-пропокси)этокси и 2-бутоксиэтокси; 

(С1-C6-алкокси)-С2-C6-алкенил: C2-C6-алкенил, в частности С2-С4-алкенил, как определено выше, 

например этенил, пропенил, 1-бутенил или 2-бутенил, где 1 атом водорода заменен на C1-C6-алкокси, как 

определено выше; 

(С1-C6-алкокси)-С2-C6-алкинил: C2-C6-алкинил, в частности С2-С4-алкинил, как определено выше, 

например этинил, пропинил или 2-бутинил, где 1 атом водорода заменен на C1-C6-алкокси, как определе-

но выше; 

фенил-C1-C6-алкил: C1-C6-алкил, в частности C1-C4-алкил, как определено выше, например метил 
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или этил, где 1 атом водорода заменен на фенил, примеры включают бензил, 1-фенилэтил, 2-фенилэтил, 

1-фенилпропил, 2-фенилпропил, 1-фенил-1-метилэтил и т.д. 

Предпочтительные варианты осуществления изобретения, упомянутые ниже, следует понимать как 

предпочтительные либо независимо друг от друга, либо в сочетании друг с другом. Конкретные группы 

вариантов осуществления изобретения относятся к тем бензоксаборолам формулы (I), где переменные А, 

R
1
, R

2
, R

3
, R

4
 R

5
, R

6
 и R

7
 либо независимо друг от друга, либо в сочетании друг с другом, имеют следую-

щие значения. 

Конкретные группы вариантов осуществления относятся к соединениям бензоксаборола формулы 

(I), где 

другие конкретные группы вариантов осуществления относятся к соединениям бензоксаборола 

формулы (I), где 

А представляет собой конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный карбоцикл 

или конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 

гетероатома, выбранных из О или S, в качестве членов кольца; 

R
1
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

предпочтительно, Н, C1-C4-алкила; 

в частности, Н, СН3, СН2СН3; 

особенно CH3; 

более конкретно Н, 

другие конкретные группы вариантов осуществления относятся к соединениям бензоксаборола 

формулы (I), где 

R
2
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

предпочтительно Н, C1-C4-алкила; в частности Н, СН3, СН2СН3; 

особенно CH3; 

более конкретно Н, 

другие конкретные группы вариантов осуществления относятся к соединениям бензоксаборола 

формулы (I), где 

R
3
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, C2-(С1-C6-алкокси)-

С1-C6-алкила, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеука-

занных радикалов являются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

предпочтительно Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, C2-(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, (С1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеуказанных радикалов яв-

ляются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

в частности, Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-галогеналкила; 

более конкретно Н, Cl, F, C1-C4-алкила, С1-С4-галогеналкила; 

еще более конкретно Н, Cl, и F; 

особенно Н, 

R
4
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, C2-(С1-C6-алкокси)-

С1-C6-алкила, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеука-

занных радикалов являются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

предпочтительно Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, C2-(C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, (С1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеуказанных радикалов яв-

ляются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

в частности, Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-галогеналкила; 

более конкретно Н, Cl, F, C1-C4-алкила, С1-С4-галогеналкила; 

еще более конкретно Н, Cl, F, CF3, CH3; 

особенно Н, F, Cl, CF3, 

R
5
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, C2-(С1-C6-алкокси)-

С1-C6-алкила, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеука-

занных радикалов являются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

предпочтительно Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, (С1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкокси, где алифатические и циклоалифатические части вышеуказанных радикалов яв-

ляются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

в частности, Н, галогена, C1-C6-алкила, C1-C6-галогеналкила; 

более конкретно Н, Cl, F, C1-C4-алкила, С1-С4-галогеналкила; 

еще более конкретно Н, Cl, F, СН3; 

особенно Н, Cl, F, 

R
6
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, фенила, фенил-

C1-C6-алкила, где алифатические и циклоалифатические части вышеуказанных радикалов являются не-

замещенными, частично или полностью галогенированными; 

предпочтительно Н, галогена, C1-C4-алкила, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, где алифатические и 

циклоалифатические части вышеуказанных радикалов являются незамещенными, частично или полно-
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стью галогенированными; 

в частности, Н, C1-C6-алкила; 

более конкретно Н, C1-C4-алкила; 

еще более конкретно Н, СН3, СН2СН3; 

особенно Н, CH3. 

Особенно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой водород; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 не является Н; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Еще более предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой водород; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Еще более конкретно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой водород; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из галогена и C1-C6-алкила; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

В частности, особенно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из O или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой водород; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 представляет собой Cl или F; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Кроме того, особенно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой СН3; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 не является Н; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Еще более предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой СН3; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 
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R
4
 выбран из группы, состоящей из галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Еще более конкретно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой CH3; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из галогена и C1-C6-алкила; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

В частности, особенно предпочтительными являются соединения бензоксаборола формулы (I), где 

А представляет собой 4-7-членный карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасы-

щенный, 4-7-членный гетероцикл, имеющий 1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве 

членов кольца; 

R
1
 представляет собой СН3; 

R
2
 представляет собой водород; 

R
3
 является таким, как определено выше; 

R
4
 представляет собой Cl или F; 

R
5
 является таким, как определено выше; и 

R
6
 представляет собой Н. 

Особое предпочтение отдают соединениям бензоксаборола формулы I.a, I.b, I.c, I.d и I.e: 

 
Таблица А-1. Соединения формулы I.a, где R

2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.a.A-1.1-I.a.A-1.96). 

Таблица А-2. Соединения формулы I.b, где R
2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.b.A-2.1-I.b.A-2.96). 

Таблица А-3. Соединения формулы I.c, где R
2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.c.A-3.1-I.c.A-3.96). 

Таблица А-4. Соединения формулы I.d, где R
2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.d.A-4.1-I.d.A-4.96). 

Таблица А-5. Соединения формулы I.e, где R
2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.e.A-5.1-I.e.A-5.96). 

Таблица А-6. Соединения формулы I.f, где R
2
, R

3
, R

4
 и R

5
 являются такими, как определено в стро-

ках табл. A (I.f.A-6.1-I.f.A-6.96). 
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Таблица А 
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Соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением можно получить с помо-

щью стандартных способов органической химии, например, следующих способов. 

Аннелированные бензальдегиды, соответствующие (II), известны (например, CAS-номера 420802-

37-5, 137987-77-0, 2089861-40-3, 2092080-77-6, 2110359-08-3, 857081-99-3) или могут быть получены по 

аналогии с методиками, описанными для известных примеров. 

Бензальдегидборолы формулы (IV), где A, R
3
, R

4
, R

6
 и R являются такими, как определено выше, 

могут быть получены с помощью введения в реакцию бензальдегида (II), где X представляет собой 

OSO2CF3, Cl, Br или I, с тетраалкоксидибораном, как показано на следующей схеме 1. 
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Схема 1. 

 
Реакцию можно проводить аналогично известным методикам (борилирование Мияуры; см. напри-

мер: Li, Pengbin и др., Organic & Biomolecular Chemistry, 12(22), 3604-3610; 2014. Fang, Hao и др., Tetra-

hedron Letters, 46(10), 1671-1674; 2005). 

Могут быть использованы различные тетраалкоксидибораны, предпочтительно 4,4,4',4',5,5,5',5'-

октаметил-2,2'-би-1,3,2-диоксаборолан или 5,5,5',5'-тетраметил-2,2'-би-1,3,2-диоксаборинан. 

Реакцию обычно проводят при температуре в диапазоне между 20-100°C в инертном органическом 

растворителе. Предпочтительно реакцию проводят при температуре в диапазоне между 0-100°C. 

Реакцию можно проводить при атмосферном давлении или при повышенном давлении, в случае не-

обходимости, в атмосфере инертного газа, непрерывно или периодически. 

В одном варианте осуществления способа в соответствии с изобретением, бензальдегид формулы 

(II) с тетраалкоксидибораном формулы (III) используют в эквимолярных количествах. 

В другом варианте осуществления способа в соответствии с изобретением, тетраалкоксидиборан 

формулы (III) используют в избытке относительно бензальдегида формулы (II). 

Предпочтительно молярное соотношение тетраалкоксидиборана формулы (III) к бензальдегиду 

формулы (II) находится в пределах от 2:1 до 1:1, предпочтительно от 1.5:1 до 1:1, особенно предпочти-

тельно 1.2:1. 

Реакцию бензальдегида формулы (II) с тетраалкоксидибораном формулы (III) обычно проводят в 

органическом растворителе. Пригодными в принципе являются все растворители, которые способны 

растворять бензальдегид формулы (II) и тетраалкоксидиборан формулы (III) по меньшей мере частично и 

предпочтительно полностью в условиях реакции. Примерами пригодных растворителей являются алифа-

тические углеводороды, такие как пентан, гексан, циклогексан, нитрометан и смеси C5-C8-алканов, аро-

матические углеводороды, такие как бензол, хлорбензол, толуол, крезолы, о-, м- и п-ксилол, галогениро-

ванные углеводороды, такие как дихлорметан, 1,2-дихлорэтан, хлороформ, четыреххлористый углерод и 

хлорбензол, простые эфиры, такие как диэтиловый эфир, диизопропиловый эфир, трет-бутиловый эфир 

(ТБМЭ), диоксан, анизол и тетрагидрофуран (ТГФ), сложные эфиры, такие как этилацетат и бутилацетат; 

нитрилы, такие как ацетонитрил и пропионитрил, а также диполярные апротонные растворители, такие 

как сульфолан, диметилсульфоксид, N,N-диметилформамид (ДМФ), N,N-диметилацетамид (DMAC), 1,3-

диметил-2-имидазолидинон (DMI), N,N'-диметилпропилен мочевина (DMPU), диметилсульфоксид 

(ДМСО) и 1-метил-2-пирролидинон (NMP). Предпочтительным растворителем является ДМФ, как опре-

делено выше. 

Термин "растворитель", используемый в настоящей заявке, также включает смеси двух или более из 

вышеуказанных соединений. 

Реакцию бензальдегида формулы (II) и тетраалкоксидиборана формулы (III) обычно проводят в 

присутствии основания. Примеры пригодных оснований включают металлосодержащие основания и 

азотсодержащие основания. Примерами пригодных металлосодержащих оснований являются неоргани-

ческие соединения, такие как гидроксиды щелочных и щелочноземельных металлов, и другие гидрокси-

ды металлов, такие как гидроксид лития, гидроксид натрия, гидроксид калия, гидроксид магния, гидро-

ксид кальция и гидроксид алюминия; оксид щелочного металла и щелочноземельного металла и другие 

оксиды металлов, такие как оксид лития, оксид натрия, оксид калия, оксид магния, оксид кальция и ок-

сид магния, оксид железа, оксид серебра; гидриды щелочных и щелочно-земельных металлов, такие как 

гидрид лития, гидрид натрия, гидрид калия и гидрид кальция, формиаты щелочных металлов и щелочно-

земельных металлов, ацетаты и другие соли металлов карбоновых кислот, такие как формиат натрия, 

бензоат натрия, ацетат лития, ацетат натрия, ацетат калия, ацетат магния и ацетат кальция; карбонаты 

щелочных и щелочноземельных металлов, такие как карбонат лития, карбонат натрия, карбонат калия, 

карбонат магния и карбонат кальция, а также гидрокарбонаты (бикарбонаты) щелочных металлов, такие 

как гидрокарбонат лития, гидрокарбонат натрия, гидрокарбонат калия; фосфаты щелочных металлов и 

щелочноземельных металлов, такие как фосфат натрия, фосфат калия и фосфат кальция; алкоксиды ще-

лочных и щелочноземельных металлов, такие как метоксид натрия, этоксид натрия, этоксид калия, трет-

бутоксид калия, трет-пентоксид калия и диметоксимагний; и, кроме того, органические основания, такие 

как третичные амины, такие как три-C1-C6-алкиламины, например триэтиламин, триметиламин, N-

этилдиизопропиламин, и N-метилпиперидин, пиридин, замещенные пиридины, такие как коллидин, лю-

тидин, N-метилморфолин и также бициклические амины, такие как 1,8-диазабицикло[5.4.0]ундец-7-ен 

(DBU) или 1,5-диазабицикло[4.3.0]нон-5-ен (DBN). Предпочтительными основаниями являются алкок-
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сиды щелочных и щелочноземельных металлов, как определено выше. Термин "основание", используе-

мый в настоящей заявке, также включает смеси двух или более, предпочтительно двух из вышеуказан-

ных соединений. Особое предпочтение отдают использованию одного основания. Основания можно ис-

пользовать в избытке, предпочтительно от 1 до 10, особенно предпочтительно от 2 до 4 основных экви-

валентов в перерасчете на бензальдегид формулы (II), и их также можно использовать в качестве раство-

рителя. 

Реакцию бензальдегида формулы (II) и тетраалкоксидиборана формулы (III) проводят в присутст-

вии катализатора. Примерами пригодных катализаторов являются комплексы палладия, такие как тетра-

кистрифенилфосин палладий, 1,1'-бис(дифенилфосфино)ферроцендихлорпалладий(II), дихлорбис (три-

фенилфосфин) палладий или ацетат палладия. 

Предпочтительно молярное соотношение бензальдегида формулы (II) и палладиевого катализатора 

находится в диапазоне от 10:1 до 1000:1, предпочтительно от 120:1 до 100:1, особенно предпочтительно 

50:1. 

Квалифицированный работник с помощью обычных способов может легко определить окончание 

реакции. 

Реакционные смеси обрабатывают обычным способом, например, путем смешивания с водой, раз-

деления фаз и, при необходимости, хроматографической очистки сырого продукта. 

Бензальдегидборолы формулы (IV) могут быть преобразованы в соответствующие бензоксаборолы 

(I), как показано на следующей схеме 2. 

Схема 2. 

 
Реакция может быть проведена аналогично известным методикам (например, Zhang, Yong-Kang и 

др., Journal of Medicinal Chemistry, 60(13), 5889-5908; 2017. Jacobs, Robert Т. и др, Future Medicinal Chem-

istry, 3(10), 1259-1278; 2011. Wienhold, Falk и др, Synthesis, (24), 4059-4067; 2011). 

Для R
2
=H применяется восстанавливающее средство, предпочтительно NaBH4, LiBH4, LiAlH4. 

Реакцию обычно проводят при температуре в диапазоне от 0 до 100°C в инертном органическом 

растворителе. 

Реакцию можно проводить при атмосферном давлении или при повышенном давлении, если необ-

ходимо, в атмосфере инертного газа, непрерывно или периодически. 

В одном варианте осуществления способа согласно изобретению бензальдегидборол формулы (IV) 

с восстанавливающим средством используют в эквимолярных количествах. 

В другом варианте осуществления способа согласно изобретению восстанавливающее средство ис-

пользуют в избытке в отношении бензальдегидборолов формулы (IV). 

Предпочтительно молярное отношение восстанавливающего средства к бензальдегидборолам фор-

мулы (IV) находится в диапазоне от 2:1 до 1:1, предпочтительно от 1.5:1 до 1:1, особенно предпочти-

тельно 1.2:1. 

Реакцию бензальдегидборолов формулы (IV) с восстанавливающим средством обычно проводят в 

органическом растворителе. В принципе, пригодными являются все растворители, которые способны 

растворять бензальдегидборолы формулы (IV) и восстанавливающее средство, по меньшей мере, частич-

но и предпочтительно полностью в условиях реакции. Примерами подходящих растворителей являются 

алифатические углеводороды, такие как пентан, гексан, циклогексан и смеси C5-C8-алканов, ароматиче-

ские углеводороды, такие как бензол, хлорбензол, толуол, крезолы, о-, м- и п-ксилол, простые эфиры, 

такие как диэтиловый эфир, диизопропиловый эфир, трет-бутилметиловый эфир (ТВМЕ), диоксан, ани-

зол и тетрагидрофуран (ТГФ), а также диполярные апротонные растворители, такие как сульфолан, ди-

метилсульфоксид, N,N-диметилформамид (ДМФ), N,N-диметилацетамид (DMAC), 1,3-диметил-2-

имидазолидинон (DMI), N,N'-диметилпропиленмочевина (DMPU), диметилсульфоксид (ДМСО) и 1-

метил-2-пирролидинон (NMP). Предпочтительным растворителем является ТГФ, как определено выше. 

Термин растворитель, используемый в настоящем описании, также включает смеси двух или более из 

вышеуказанных соединений. 

Квалифицированный работник с помощью обычных способов может легко определить окончание 

реакции. 

Реакционные смеси обрабатывают обычным способом, например, путем смешивания с водой, раз-

деления фаз и, при необходимости, путем хроматографической очистки сырого продукта. 

Для R
2
=С1-С4 алкила применяется алкилирующий агент, предпочтительно метилбромид магния, 

этилмагнийбромид, метиллитий, этиллитий. 



042660 

- 12 - 

Реакцию обычно проводят при температуре в диапазоне от 0 до 100°C в инертном органическом 

растворителе. 

Реакция может быть проведена при атмосферном давлении или при повышенном давлении, если 

необходимо, в атмосфере инертного газа, непрерывно или периодически. 

В одном варианте осуществления способа согласно изобретению бензальдегидборол формулы (IV) 

с алкилирующим агентом используют в эквимолярных количествах. 

В другом варианте осуществления способа согласно изобретению алкилирующий агент используют 

в избытке в отношении бензальдегидборолов формулы (IV). 

Предпочтительно молярное отношение алкилирующего агента к бензальдегидборолам формулы 

(IV) находится в диапазоне от 2:1 до 1:1, предпочтительно от 1.5:1 до 1:1, особенно предпочтительно 

1.2:1. 

Реакцию бензальдегидборолов формулы (IV) с алкилирующим агентом обычно проводят в органи-

ческом растворителе. В принципе, пригодными являются все растворители, которые способны раство-

рять бензальдегидборолы формулы (IV) и алкилирующий агент по меньшей мере частично и предпочти-

тельно полностью в условиях реакции. Примерами подходящих растворителей являются алифатические 

углеводороды, такие как пентан, гексан, циклогексан и смеси C5-C8-алканов, ароматические углеводоро-

ды, такие как бензол, хлорбензол, толуол, крезолы, о-, м- и п-ксилол, простые эфиры, такие как диэтило-

вый эфир, диизопропиловый эфир, трет-бутилметиловый эфир, (ТВМЕ), диоксан, анизол и тетрагидро-

фуран (ТГФ), а также диполярные апротонные растворители, такие как сульфолан, диметилсульфоксид, 

N,N-диметилформамид (ДМФ), N,N-диметилацетамид (DMAC), 1,3-диметил-2-имидазолидинон (DMI), 

N,N'-диметилпропиленмочевина (DMPU), диметилсульфоксид (ДМСО) и 1-метил-2-пирролидинон 

(NMP). Предпочтительным растворителем является ТГФ, как определено выше. Термин растворитель, 

используемый в настоящем описании, также включает смеси двух или более из вышеуказанных соедине-

ний. 

Квалифицированный работник с помощью обычных способов может легко определить окончание 

реакции. 

Реакционные смеси обрабатывают обычным способом, например, путем смешивания с водой, раз-

деления фаз и, при необходимости, хроматографической очистки сырого продукта. 

Соединения формулы (I) обладают гербицидной активностью. Поэтому они могут использоваться 

для борьбы с нежелательными растениями или нежелательной растительностью. Они также могут быть 

использованы в способе борьбы с нежелательной растительностью или нежелательными растениями, 

который обеспечивает действие по меньшей мере одного соединения формулы (I) или его соли на расте-

ния, их среду или на семена. Чтобы обеспечить действие соединения формулы (I) или его соли на расте-

ния, их среду или на семена, соединения по изобретению наносят на растения, их среду или семена ука-

занных растений. 

Для расширения спектра действия и для достижения синергетических эффектов соединения бензок-

саборола формулы (I) можно смешивать с большим количеством представителей других гербицидных 

или регулирующих рост групп активных ингредиентов, а затем применять одновременно. 

Пригодными компонентами для смесей являются, например, гербициды из классов ацетамидов, 

амидов, арилоксифеноксипропионатов, бензамидов, бензофурана, бензойных кислот, бензотиадиазино-

нов, бипиридилия, карбаматов, хлорацетамидов, хлоркарбоновых кислот, циклогександионов, динитроа-

нилинов, динитрофенола, дифенилового эфира, глицинов, имидазолинонов, изоксазолов, изоксазолиди-

нонов, нитрилов, N-фенилфталимидов, оксадиазолов, оксазолидиндионов, оксиацетамидов, феноксикар-

боновых кислот, фенилкарбаматов, фенилпиразолов, фенилпиразолинов, фенилпиридазинов, фосфино-

вых кислот, фосфорамидатов, фосфородитиоатов, фталаматов, пиразолов, пиридазинонов, пиридинов, 

пиридинкарбоновых кислот, пиридинкарбоксамидов, пиримидиндионов, пиримидинил (тио) бензоатов, 

хинолинкарбоновых кислот, семикарбазонов, сульфониламинокарбонилтриазолинонов, сульфонилмоче-

вин, тетразолинонов, тиадиазолов, тиокарбаматов, триазинов, триазинонов, триазолов, триазолинонов, 

триазолокарбоксамидов, триазолопиримидинов, трикетонов, урацилов, мочевины. 

Соединения формулы (I) также могут использоваться вкомбинациях соединений бензоксаборола 

формулы (I) с по меньшей мере одним дополнительным гербицидом В и/или по меньшей мере одним 

сафенером С). 

Дополнительное гербицидное соединение В (компонент В) в частности, выбрано из гербицидов 

класса b1)-b15): 

b1) ингибиторы биосинтеза липидов; 

b2) ингибиторы ацетолактатсинтазы (ингибиторы ALS); 

b3) ингибиторы фотосинтеза; 

b4) ингибиторы протопорфириноген-IX оксидазы; 

b5) отбеливающие гербициды; 

b6) ингибиторы энолпирувилшикимат-3-фосфат-синтазы (EPSP ингибиторы); 

b7) ингибиторы глутаминсинтетазы; 

b8) ингибиторы 7,8-дигидроптероат-синтазы (ингибиторы DHP); 
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b9) ингибиторы митоза; 

b10) ингибиторы синтеза жирных кислот с очень длинной цепью (ингибиторы VLCFA); 

b11) ингибиторы биосинтеза целлюлозы; 

b12) разобщающие гербициды; 

b13) ауксиновые гербициды; 

b14) ингибиторы переноса ауксина; а также 

b15) другие гербициды, выбранные из группы, состоящей из бромбутида, хлорфлуренола, хлорфлу-

ренол-метила, цинметилина, кумилурона, далапона, дазомета, дифензоквата, дифензокват-

метилсульфата, диметипина, DSMA, димрона, эндотала и его солей, этобензанида, флампропа, флам-

проп-изопропила, флампроп-метила, флампроп-М-изопропила, флампроп-М-метила, флуренола, флуре-

нол-бутила, флурпримидола, фозамина, фозамин-аммония, инданофана, индазифлама, малеинового гид-

разида, мефлуидида, метама, метиозолина (CAS 403640-27-7), метилазид, метилбромид, метилдимрона, 

метилйодида, MSMA, олеиновой кислоты, оксазикломефона, пеларгоновой кислоты, пирибутикарба, 

хинокламина, триазифлама, тридифана и 6-хлор-3-(2-циклопропил-6-метилфенокси)-4-пиридазинола 

(CAS 499223-49-3) и его солей и сложных эфиров, 

включая их сельскохозяйственно приемлемые соли или производные, такие как простые эфиры, 

сложные эфиры или амиды. 

Предпочтение отдают тем композициям в соответствии с настоящим изобретением, которые содер-

жат по меньшей мере один гербицид В, выбранный из гербицидов класса b1, b6, b9, b10 и b11. 

Примерами гербицидов В, которые могут быть использованы в комбинации с соединениями фор-

мулы (I) в соответствии с настоящим изобретением, являются: 

b1) из группы ингибиторов биосинтеза липидов: 

АСС-гербициды, такие как аллоксидим, аллоксидим-натрий, бутроксидим, клетодим, клодинафоп, 

клодинафоп-пропаргил, циклоксидим, цигалофоп, цигалофоп-бутил, диклофоп, диклофоп-метил, фенок-

сапроп, феноксапроп-этил, феноксапроп-Р, феноксапроп-Р-этил, флуазифоп, флуазифоп-бутил, флуази-

фоп-Р, флуазифоп-Р-бутил, галоксифоп, галоксифоп-метил, галоксифоп-Р, галоксифоп-Р-метил, метами-

фоп, пиноксаден, профоксидим, пропаквизафоп, квизалофоп, квизалофоп-этил, квизалофоп-тефурил, 

квизалофоп-Р, квизалофоп-Р-этил, квизалофоп-Р-тефурил, сетоксидим, тепралоксидим, тралкоксидим, 

4-(4'-Хлор-4-циклопропил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-гидрокси-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-

3(6Н)-он (CAS 1312337-72-6); 4-(2',4'-Дихлор-4-циклопропил[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-гидрокси-2,2,6,6-

тетраметил-2Н-пиран-3(6Н)-он (CAS 1312337-45-3); 4-(4'-Хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-

гидрокси-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3(6Н)-он (CAS 1033757-93-5); 4-(2',4'-Дихлор-4-этил[1,1'-

бифенил]-3-ил)-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3,5(4Н,6Н)-дион (CAS 1312340-84-3); 5-(ацетилокси)-4-(4'-

хлор-4-циклопропил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3-он (CAS 

1312337-48-6); 5-(ацетилокси)-4-(2',4'-дихлор-4-циклопропил-[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-

тетраметил-2Н-пиран-3-он; 5-(ацетилокси)-4-(4'-хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-

2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3-он (CAS 1312340-82-1); 5-(ацетилокси)-4-(2',4'-дихлор-4-этил[1,1'-

бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3-он (CAS 1033760-55-2); сложный метиловый 

эфир 4-(4'-хлор-4-циклопропил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-

пиран-3-ил-угольной кислоты (CAS 1312337-51-1); сложный метиловый эфир 4-(2',4'-дихлор -4-

циклопропил-[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-угольной ки-

слоты; сложный метиловый эфир 4-(4'-хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-

тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-угольной кислоты (CAS 1312340-83-2); сложный метиловый эфир 4-

(2',4'-дихлор-4-этил[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-угольной 

кислоты (CAS 1033760-58-5); и гербициды, не являющиеся АСС, такие как бенфуресат, бутилат, цикло-

ат, далапон, димепиперат, ЕРТС, эспрокарб, этофумезат, флупропанат, молинат, орбенкарб, пебулат, 

просульфокарб, ТСА, тиобенкарб, тиокарбазил, триаллат и вернолат; 

b2) из группы ингибиторов ALS: 

сульфонилмочевины, такие как амидосульфурон, азимсульфурон, бенсульфурон, бенсульфурон-

метил, хлоримурон, хлоримурон-этил, хлорсульфурон, циносульфурон, циклосульфамурон, этаметсуль-

фурон, этаметсульфурон-метил, этоксисульфурон, флазасульфурон, флуцетосульфурон, флупирсульфу-

рон, флупирсульфурон-метил-натрий, форамсульфурон, галосульфурон, галосульфурон-метил, имазо-

сульфурон, йодсульфурон, йодсульфурон-метилнатрий, йофенсульфурон, йофенсульфурон-натрий, ме-

зосульфурон, метазосульфурон, метсульфурон, метсульфурон-метил, никосульфурон, ортосульфамурон, 

оксасульфурон, примисульфурон, примисульфурон-метил, пропирисульфурон, просульфурон, пиразо-

сульфурон, пиразосульфурон-этил, римсульфурон, сульфометурон, сульфометурон-метил, сульфосуль-

фурон, тифенсульфурон, тифенсульфурон-метил, триасульфурон, трибенурон, трибенурон-метил, триф-

локсисульфурон, трифлусульфурон, трифлусульфурон-метил и тритосульфурон, 

имидазолиноны, такие как имазаметабенз, имазаметабенз-метил, имазамокс, имазапик, имазапир, 

имазаквин и имазетапир, триазолопиримидиновые гербициды и сульфонанилиды, такие как клорансу-

лам, клорансулам-метил, диклосулам, флуметсулам, флорасулам, метосулам, пеноксулам, пиримисуль-

фан и пироксулам, 
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пиримидинилбензоаты, такие как биспирибак, биспирибак-натрий, пирибензоксим, пирифталид, 

пириминобак, пириминобак-метил, пиритиобак, пиритиобак-натрий, сложный 1-метилэтиловый эфир 4-

[[[2-[(4,6-диметокси-2-пиримидинил)окси]фенил]метил]амино]-бензойной кислоты (CAS 420138-41-6), 

сложный пропиловый эфир 4-[[[2-[(4,6-диметокси-2-пиримидинил)окси]фенил]метил]амино]-бензойной 

кислоты (CAS 420138-40-5), N-(4-бромфенил)-2-[(4,6-диметокси-2-пиримидинил)окси]бензолметанамин 

(CAS 420138-01-8), 

сульфониламинокарбонил-триазолиноновые гербициды, такие как флукарбазон, флукарбазон-

натрий, пропоксикарбазон, пропоксикарбазон-натрий, тиенкарбазон и тиенкарбазон-метил; и триафамон; 

среди них предпочтительный вариант осуществления изобретения относится к тем композициям, 

которые содержат по меньшей мере один имидазолиноновый гербицид, 

амикарбазон, ингибиторы фотосистемы II, например -(6-трет-бутилпиримидин-4-ил)-2-гидрокси-4-

метокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 1654744-66-7), 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-2-гидрокси-4-

метокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 1637455-12-9), 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-4-хлор-2-

гидрокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 1637453-94-1), 1-(5-третбутил-1-метилпиразол-3-ил)-4-хлор-2-

гидрокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 1654057-29-0), 1-(5-третбутил-1-метилпиразол-3-ил)-3-хлор-2-

гидрокси-4-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 1654747-80-4), 4-гидрокси-1-метокси-5-метил-3-[4-

(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он; (CAS 2023785-78-4), 4-гидрокси-1,5-диметил-3-[4-

(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 2023785-79-5), 5-этокси-4-гидрокси-1-метил-3-[4-

(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 1701416-69-4), 4-гидрокси-1-метил-3-[4-

(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 1708087-22-2), 4-гидрокси-1,5-диметил-3-[1-метил-

5-(трифторметил)пиразол-3-ил]имидазолидин-2-он (CAS 2023785-80-8), 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-

4-этокси-5-гидрокси-3-метил-имидазолидин-2-он (CAS 1844836-64-1), триазиновые гербициды, в том 

числе хлортриазин, триазиноны, триазиндионы, метилтиотриазины и пиридазиноны, такие как аметрин, 

атразин, хлоридазон, цианазин, десметрин, диметаметрин, гексазинон, метрибузин, прометон, промет-

рин, пропазин, симазин, симетрин, тербуметон, тербутилазин, тербутрин и триетазин, арилмочевина, 

такая как хлорбромурон, хлортолурон, хлороксурон, димефурон, диурон, флуометурон, изопротурон, 

изоурон, линурон, метамитрон, метабензтиазурон, метобензурон, метоксурон, монолинурон, небурон, 

сидурон, тебутиурон и тиадиазурон, фенил карбаматы, такие как десмедифам, карбутилат, фенмедифам, 

фенмедифамэтил, нитрильные гербициды, такие как бромфеноксим, бромоксинил и его соли и сложные 

эфиры, иоксинил и его соли и сложные эфиры, урацилы, такие как бромацил, ленацил и тербацил, и бен-

тазон и бентазон-натрий, пиридат, пиридафол, пентанохлор и пропанил и ингибиторы фотосистемы I, 

такие как дикват, дикват-дибромид, паракват, паракват-дихлорид и паракват-диметилсульфат. Среди них 

предпочтительный вариант осуществления изобретения относится к тем композициям, которые содер-

жат, по меньшей мере, один арилмочевинный гербицид. Среди них также предпочтительный вариант 

осуществления изобретения относится к тем композициям, которые содержат по меньшей мере один 

триазиновый гербицид. Среди них также предпочтительный вариант осуществления изобретения отно-

сится к тем композициям, которые содержат по меньшей мере один нитрильный гербицид; 

b4) из группы ингибиторов протопорфириноген-IX оксидазы: ацифлуорфен, ацифлуорфен-натрий, 

азафенидин, бенкарбазон, бензфендизон, бифенокс, бутафенацил, карфентразон, карфентразон-этил, 

хлометоксифен, хлорфталим, цинидон-этил, флуазолат, флуфенпир, флуфенпир-этил, флумиклорак, 

флумиклорак-пентил, флумиоксазин, фторгликофен, фторгликофен-этил, флутиацет, флутиацет-метил, 

фомесафен, галосафен, лактофен, оксадиаргил, оксадиазон, оксифлуорфен, пентоксазон, профлуазол, 

пираклонил, пирафлуфен, пирафлуфен-этил, сафлуфенацил, сульфентразон, тидиазимин, тиафенацил, 

трифлудимоксазин, этил [3-[2-хлор-4-фтор-5-(1-метил-6-трифторметил-2,4-диоксо-1,2,3,4-

тетрагидропиримидин-3-ил)фенокси]-2-пиридилокси]ацетат (CAS 353292-31-6; S-3100), N-этил-3-(2,6-

дихлор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-карбоксамид (CAS 452098-92-9), N-

тетрагидрофурфурил-3-(2,6-дихлор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-карбоксамид (CAS 

915396-43-9), N-этил-3-(2-хлор-6-фтор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-карбоксамид 

(CAS 452099-05-7), N-тетрагидрофурфурил-3-(2-хлор-6-фтор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-

пиразол-1-карбоксамид (CAS 452100-03-7), 3-[7-фтор-3-оксо-4-(проп-2-инил)-3,4-дигидро-2Н-

бензо[1,4]оксазин-6-ил]-1,5-диметил-6-тиоксо-[1,3,5]триазинан-2,4-дион (CAS 451484-50-7), 2-(2,2,7-

трифтор-3-оксо-4-проп-2-инил-3,4-дигидро-2Н-бензо[1,4]оксазин-6-ил)-4,5,6,7-тетрагидроизоиндол-1,3-

дион (CAS 1300118-96-0), 1-метил-6-трифторметил-3-(2,2,7-трифтор-3-оксо-4-проп-2-инил-3,4-дигидро-

2Н-бензо[1,4]оксазин-6-ил)-1Н-пиримидин-2,4-дион (CAS 1304113-05-0), метил (E)-4-[2-хлор-5-[4-хлор-

5-(дифторметокси)-1H-метилпиразол-3-ил]-4-фтор-фенокси]-3-метоксибут-2-эноат (CAS 948893-00-3), и 

3-[7-Хлор-5-фтор-2-(трифторметил)-1Н-бензимидазол-4-ил]-1-метил-6-(трифторметил)-1Н-пиримидин-

2,4-дион (CAS 212754-02-4); 

b5) из группы отбеливающих гербицидов: 

ингибиторы PDS: бефлубутамид, дифлуфеникан, флуридон, флурохлоридон, флуртамон, норфлура-

зон, пиколинафен, и 4-(3-трифторметилфенокси)-2-(4-трифторметилфенил)пиримидин (CAS 180608-33-

7), ингибиторы HPPD: бензобициклон, бензофенап, бициклопирон, хломазон, фенквинотрион, изоксаф-

лутол, мезотрион, оксотрион (CAS 1486617-21-3), пирасульфотол, пиразолинат, пиразоксифен, сулкот-
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рион, тефурилтрион, темботрион, толпиралат, топрамезон, отбеливающие, с неизвестной целью: аклони-

фен, амитрол, флуметурон, 2-хлор-3-метилсульфанил-N-(1-метилтетразол-5-ил)-4-

(трифторметил)бензамид (CAS 1361139-71-0), 2-(2,4-дихлорфенил)метил-4,4-диметил-3-изоксазолидон 

(CAS 81777-95-9) и 2-(2,5-дихлорфенил)метил-4,4-диметил-3-изоксазолидон (CAS 81778-66-7); 

b6) из группы ингибиторов синтазы EPSP: 

глифосат, глифосат-изопропиламмоний, глифосат-калий и глифосат-тримезий (сульфосат); 

b7) из группы ингибиторов глютаминсинтазы: 

биланафос (биалафос), биланафос-натрий, глюфосинат, глюфосинат-Р и глюфосинат-аммоний; 

b8) из группы ингибиторов DHP-синтазы: 

асулам; 

b9) из группы ингибиторов митоза: 

соединения группы K1: динитроанилины, такие как бенфлуралин, бутралин, динитрамин, эталфлу-

ралин, флухлоралин, оризалин, пендиметалин, продиамин и трифлуралин, фосфорамидаты, такие как 

амипрофос, амипрофос-метил и бутамифос, гербициды - бензойные кислоты такие как хлортал, хлортал-

диметил, пиридины, такие как дитиопир и тиазопир, бензамиды, такие как пропизамид и тебутам; соеди-

нения группы K2: карбетамид, хлорпрофам, флампроп, флампроп-изопропил, флампроп-метил, флам-

проп-М-изопропил, флампроп-М-метил и профам; среди них, соединения группы K1, в частности динит-

роанилины являются предпочтительными; 

b10) из группы ингибиторов VLCFA: 

хлорацетамиды, такие как ацетохлор, алахлор, амидохлор, бутахлор, диметахлор, диметенамид, ди-

метенамид-Р, метазахлор, метолахлор, метолахлор-С, петоксамид, претилахлор, пропахлор, пропизохлор 

и тенилхлор, оксиацетанилиды, такие как флуфенацет и мефенацет, ацетанилиды, такие как дифенамид, 

напроанилид, напропамид и напропамид-М, тетразолиноны, такие как фентразамид, и другие гербициды, 

такие как анилофос, кафенстрол, феноксасульфон, ипфенкарбазон, пиперофос, пироксасульфон и изокса-

золиновые соединения формул II.1, II.2, II.3, II.4, II.5, II.6, II.7, II.8 и II.9 

 
изоксазолиновые соединения формулы (II) известны в данной области, например, из WO 

2006/024820, WO 2006/037945, WO 2007/071900 и WO 2007/096576, 

среди ингибиторов VLCFA предпочтение отдают хлорацетамидам и оксиацетамидам; 

b11) из группы ингибиторов биосинтеза целлюлозы: 

хлортиамид, дихлобенил, флупоксам, индазифлам, изоксабен, триазифлам и 1-циклогексил-5-

пентафторфенилокси-1
4
-[1,2,4,6]тиатриазин-3-иламин (CAS 175899-01-1); 

b12) из группы разобщающих гербицидов: 

диносеб, динотерб и DNOC и его соли; 

b13) из группы ауксиновых гербицидов: 

2,4-D и его соли и сложные эфиры, такие как клацифос, 2,4-DB и его соли и сложные эфиры, ами-
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ноциклопирахлор и его соли и сложные эфиры, аминопиралид и его соли, такие как аминопиралид-

диметиламмоний, аминопиралид-трис(2-гидроксипропил)аммоний и его сложные эфиры, беназолин, бе-

назолин-этил, хлорамбен и его соли и сложные эфиры, кломепроп, клопиралид и его соли и сложные 

эфиры, дикамба и его соли и сложные эфиры, дихлорпроп и его соли и сложные эфиры, дихлорпроп-Р и 

его соли и сложные эфиры, флопирауксифен, флуроксипир, флуроксипир-бутометил, флуроксипир-

мептил, галауксифен и его соли и сложные эфиры (CAS 943832-60-8); МСРА и его соли и сложные эфи-

ры, МСРА-тиоэтил, МСРВ и его соли и сложные эфиры, мекопроп и его соли и сложные эфиры, меко-

проп-Р и его соли и сложные эфиры, пиклорам и его соли и сложные эфиры, квинклорак, квинмерак, 

ТВА (2,3,6) и его соли и сложные эфиры, триклопир и его соли и сложные эфиры, флорпирауксифен, 

флорпирауксифен-бензил (CAS 1390661-72-9) и 4-амино-3-хлор-5-фтор-6-(7-фтор-1Н-индол-6-

ил)пиколиновая кислота (CAS 1629965-65-6); 

b14) из группы ингибиторов переноса ауксина: 

дифлуфензопир, дифлуфензопир-натрий, напталам и напталам-натрий; 

b15) из группы других гербицидов: 

бромбутид, хлорфлуренол, хлорфлуренол-метил, цинметилин, кумилурон, циклопириморат (CAS 

499223-49-3) и его соли и сложные эфиры, далапон, дазомет, дифензокват, дифензокват-метилсульфат, 

диметипин, DSMA, димрон, эндоталь и его соли, этобензанид, флуренол, флуренол-бутил, флурприми-

дол, фозамин, фозамин-аммоний, инданофан, малеиновый гидразид, мефлюидид, метам, метиозолин 

(CAS 403640-27-7), метилазид, метилбромид, метилдимрон, метилиодид, MSMA, олеиновая кислота, 

оксацикломефон, пеларгоновая кислота, пирибутикарб, хинокламин и тридифан. 

Предпочтительными гербицидами В, которые можно использовать в комбинации с соединениями 

формулы (I) и особенно соединениями I.a, I.b, I.с, I.d и I.e согласно настоящему изобретению, являются: 

b1) из группы ингибиторов биосинтеза липидов: 

клетодим, клодинафоп-пропаргил, циклоксидим, цигалофоп-бутил, диклофоп-метил, феноксапроп-

Р-этил, флуазифоп-Р-бутил, галоксифоп-Р-метил, метамифоп, пиноксаден, профоксидим, пропаквизафоп, 

квизалофоп-Р-этил, квизалофоп-Р-тефурил, сетоксидим, тепралоксидим, тралкоксидим, 4-(4'-хлор-4-

циклопропил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-гидрокси-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3(6Н)-он (CAS 

1312337-72-6); 4-(2',4'-дихлор-4-циклопропил[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-гидрокси-2,2,6,6-тетраметил-2Н-

пиран-3(6Н)-он (CAS 1312337-45-3); 4-(4'-Хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5-гидрокси-2,2,6,6-

тетраметил-2Н-пиран-3(6Н)-он (CAS 1033757-93-5); 4-(2',4'-дихлор-4-этил[1,1'-бифенил]-3-ил)-2,2,6,6-

тетраметил-2Н-пиран-3,5(4Н,6Н)-дион (CAS 1312340-84-3); 5-(ацетилокси)-4-(4'-хлор-4-циклопропил-2'-

фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3-он (CAS 1312337-48-6); 5-

(ацетилокси)-4-(2',4'-дихлор-4-циклопропил-[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-2Н-

пиран-3-он; 5-(ацетилокси)-4-(4'-хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-

2Н-пиран-3-он (CAS 1312340-82-1); 5-(ацетилокси)-4-(2',4'-дихлор-4-этил[1,1'-бифенил]-3-ил)-3,6-

дигидро-2,2,6,6-тетраметил-2Н-пиран-3-он (CAS 1033760-55-2); сложный метиловый эфир 4-(4'-хлор-4-

циклопропил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-

угольной кислоты (CAS 1312337-51-1); сложный метиловый эфир 4-(2',4'-дихлор-4-циклопропил-[1,1'-

бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-угольной кислоты; сложный мети-

ловый эфир 4-(4'-хлор-4-этил-2'-фтор[1,1'-бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-

пиран-3-ил-угольной кислоты (CAS 1312340-83-2); сложный метиловый эфир 4 -(2',4'-дихлор-4-этил[1,1'-

бифенил]-3-ил)-5,6-дигидро-2,2,6,6-тетраметил-5-оксо-2Н-пиран-3-ил-угольной кислоты (CAS 1033760-

58-5); бенфуресат, димепиперат, ЕРТС, эспрокарб, этофумесат, молинат, орбенкарб, просульфокарб, ти-

обенкарб и триаллат; 

b2) из группы ингибиторов ALS: 

амидосульфурон, азимсульфурон, бенсульфурон-метил, биспирибак-натрий, хлоримурон-этил, 

хлорсульфурон, клорансулам-метил, циклосульфамурон, диклосулам, этаметсульфурон-метил, этокси-

сульфурон, флазасульфурон, флорасулам, флукарбазон-натрий, флуцетосульфурон, флуметсулам, флу-

пирсульфурон-метилнатрий, форамсульфурон, галосульфурон-метил, имазаметабенз-метил, имазамокс, 

имазапик, имазапир, имазаквин, имазетапир, имазосульфурон, йодосульфурон, йодосульфурон-

метилнатрий, йофенсульфурон, йофенсульфурон-натрий, мезосульфурон, метазосульфурон, метосулам, 

метсульфурон-метил, никосульфурон, ортосульфамурон, оксасульфурон, пенокссулам, примисульфурон-

метил, пропоксикарбазон-натрий, пропирисульфурон, просульфурон, пиразосульфурон-этил, пирибен-

зоксим, пиримисульфан, пирифталид, пириминобак-метил, пиритиобак-натрий, пирокссулам, римсуль-

фурон, сульфометурон-метил, сульфосульфурон, тиенкарбазон-метил, тифенсульфурон-метил, триа-

сульфурон, трибенурон-метил, трифлоксисульфурон, трифлусульфурон-метил, тритосульфурон и триа-

фамон; 

b3) из группы ингибиторов фотосинтеза: 

аметрин, амикарбазон, атразин, бентазон, бентазон-натрий, бромоксинил и его соли и сложные 

эфиры, хлоридазон, хлортолурон, цианазин, десмедифам, дикват-дибромид, диурон, флуометурон, гекса-

зинон, иоксинил и его соли и сложные эфиры, изопротурон, ленацил, линурон, метамитрон, метабензтиа-

зурон, метрибузин, паракват, паракват-дихлорид, фенмедифам, пропанил, пиридат, симазин, тербутрин, 
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тербутилазин, тидиазурон, 1-(6-трет-бутилпиримидин-4-ил)-2-гидрокси-4-метокси-3-метил-2Н-пиррол-5-

он (CAS 1654744-66-7), 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-2-гидрокси-4-метокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он 

(CAS 1637455-12-9), 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-4-хлор-2-гидрокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 

1637453-94-1), 1-(5-трет-бутил-1-метил-пиразол-3-ил)-4-хлор-2-гидрокси-3-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 

1654057-29-0), 1-(5-трет-бутил-1-метил-пиразол-3-ил)-3-хлор-2-гидрокси-4-метил-2Н-пиррол-5-он (CAS 

1654747-80-4), 4-гидрокси-1-метокси-5-метил-3-[4-(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он; (CAS 

2023785-78-4), 4-гидрокси-1,5-диметил-3-[4-(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 

2023785-79-5), 5-этокси-4-гидрокси-1-метил-3-[4-(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 

1701416-69-4), 4-гидрокси-1-метил-3-[4-(трифторметил)-2-пиридил]имидазолидин-2-он (CAS 1708087-

22-2), 4-гидрокси-1,5-диметил-3-[1-метил-5-(трифторметил)пиразол-3-ил]имидазолидин-2-он (CAS 

2023785-80-8) и 1-(5-трет-бутилизоксазол-3-ил)-4-этокси-5-гидрокси-3-метил-имидазолидин-2-он (CAS 

1844836-64-1); 

b4) из группы ингибиторов протопорфириноген-IX оксидазы: 

ацифлуорфен-натрий, бенкарбазон, бензфендизон, бутафенацил, карфентразонэтил, цинидонэтил, 

флуфенпирэтил, флумиклорак-пентил, флумиоксазин, фторгликофен-этил, фомесафен, лактофен, окса-

диаргил, оксадиазон, оксифлуорфен, пентоксазон, пирафлуфен, пирафлуфен-этил, сафлуфенацил, суль-

фентразон, тиафенацил, трифлудимоксазин, этил [3-[2-хлор-4-фтор-5-(1-метил-6-трифторметил-2,4-

диоксо-1,2,3,4-тетрагидропиримидин-3-ил)фенокси]-2-пиридилокси] ацетат (CAS 353292-31-6; S-3100), 

N-этил-3-(2,6-дихлор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-карбоксамид (CAS 452098-92-9), 

N-тетрагидрофурфурил-3-(2,6-дихлор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-карбоксамид 

(CAS 915396-43-9), N-этил-3-(2-хлор-6-фтор-4-трифторметилфенокси)-5-метил-1H-пиразол-1-

карбоксамид (CAS 452099-05-7), N-тетрагидрофурфурил-3-(2-хлор-6-фтор-4-трифторметилфенокси)-5-

метил-1H-пиразол-1-карбоксамид (CAS 452100-03-7), 3-[7-фтор-3-оксо-4-(проп-2-инил)-3,4-дигидро-2Н-

бензо[1,4]оксазин-6-ил]-1,5-диметил-6-тиоксо-[1,3,5]триазинан-2,4-дион (CAS 451484-50-7), 2-(2,2,7-

трифтор-3-оксо-4-проп-2-инил-3,4-дигидро-2Н-бензо[1,4]оксазин-6-ил)-4,5,6,7-тетрагидро-изоиндол-1,3-

дион (CAS 1300118-96-0); 1-метил-6-трифторметил-3-(2,2,7-трифтор-3-оксо-4-проп-2-инил-3,4-дигидро-

2Н-бензо[1,4]оксазин-6-ил)-1Н-пиримидин-2,4-дион (CAS 1304113-05-0) и 3-[7-хлор-5-фтор-2-

(трифторметил)-1Н-бензимидазол-4-ил]-1-метил-6-(трифторметил)-1Н-пиримидин-2,4-дион (CAS 

212754-02-4); 

b5) из группы отбеливающих гербицидов: 

аклонифен, амитрол, бефлубутамид, бензобициклон, бициклопирон, кломазон, дифлуфеникан, фен-

квинотрион, флуметурон, флурохлоридон, флуртамон, изоксафлутол, мезотрион, оксотрион (CAS 

1486617-21-3), норфлуразон, пиколинафен, пирасульфотол, пиразолинат, сулкотрион, тефурилтрион, 

темботрион, толпиралат, топрамезон, 4-(3-трифторметилфенокси)-2-(4-трифторметилфенил)пиримидин 

(CAS 180608-33-7), 2-хлор-3-метилсульфанил-N-(1-метилтетразол-5-ил)-4-(трифторметил)бензамид 

(CAS 1361139-71-0), 2-(2,4-дихлорфенил)метил-4,4-диметил-3-изоксазолидон (CAS 81777-95-9) и 2-(2,5-

дихлорфенил)метил-4,4-диметил-3-изоксазолидинон (CAS 81778-66-7); 

b6) из группы ингибиторов синтазы EPSP: 

глифосат, глифосат-изопропиламмоний, глифосат-калий и глифосат-тримезий (сульфосат); 

b7) из группы ингибиторов глютаминсинтазы: 

глюфосинат, глюфосинат-Р, глюфосинат-аммоний; 

b8) из группы ингибиторов DHP-синтазы: 

асулам; 

b9) из группы ингибиторов митоза: 

бенфлуралин, дитиопир, эталфлуралин, флампроп, флампроп-изопропил, флампроп-метил, флам-

проп-М-изопропил, флампроп-М-метил, оризалин, пендиметалин, тиазопир и трифлуралин; 

b10) из группы ингибиторов VLCFA: 

ацетохлор, алахлор, амидохлор, анилофос, бутахлор, кафенстрол, диметенамид, диметенамид-Р, 

фентразамид, флуфенацет, мефенацет, метазахлор, метолахлор, S-метолахлор, напроанилид, напропамид, 

напропамид-М, претилахлор, феноксасульфон, ипфенкарбазон, пироксасульфон тенилхлор и изоксазо-

лин-соединения формулы II.1, II.2, II.3, II.4, II.5, II.6, II.7, II.8 и II.9, как указано выше; 

b11) из группы ингибиторов биосинтеза целлюлозы: 

дихлобенил, флупоксам, индазифлам, изоксабен, триазифлам и 1-циклогексил-5-

пентафторфенилокси-1
4
-[1,2,4,6]тиатриазин-3-иламин (CAS 175899-01-1); 

b13) из группы ауксиновых гербицидов: 

2,4-D и его соли и сложные эфиры, аминоциклопирахлор и его соли и сложные эфиры, аминопира-

лид и его соли, такие как аминопиралид-диметиламмоний, аминопиралид-трис(2-

гидроксипропил)аммоний и его сложные эфиры, клопиралид и его соли и сложные эфиры, дикамба и его 

соли и сложные эфиры, дихлорпроп-Р и его соли и сложные эфиры, флопирауксифен, флуроксипир-

мептил, галауксифен и его соли и сложные эфиры (CAS 943832-60-8), МСРА и его соли и сложные эфи-

ры, МСРВ и его соли и сложные эфиры, мекопроп-Р и его соли и сложные эфиры, пиклорам и его соли и 

сложные эфиры, квинклорак, квинмерак, триклопир и его соли и сложные эфиры, флорпирауксифен, 
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флорпирауксифен-бензил (CAS 1390661-72-9) и 4-амино-3-хлор-5-фтор-6-(7-фтор-1Н-индол-6-

ил)пиколиновая кислота (CAS 1629965-65-6); 

b14) из группы ингибиторов переноса ауксина: 

дифлуфензопир и дифлуфензопир-натрий; 

b15) из группы других гербицидов: 

бромбутид, цинметилин, кумилурон, циклопириморат (CAS 499223-49-3) и его соли и сложные 

эфиры, далапон, дифензокват, дифензокват-метилсульфат, DSMA, димрон (=даймурон), инданофан, ме-

там, метилбромид, MSMA, оксазикломефон, пирибутикарб и тридифан. 

Активные соединения В и С, имеющие карбоксильную группу, могут быть использованы в виде ки-

слоты, в виде сельскохозяйственно приемлемой соли, как указано выше, или в виде сельскохозяйственно 

приемлемого производного в композициях в соответствии с изобретением. 

В случае дикамбы пригодные соли включают соли, где противоион представляет собой сельскохо-

зяйственно пригодный катион. Например, пригодными солями дикамбы являются дикамба-натрий, ди-

камба-калий, дикамба-метиламмоний, дикамба-диметиламмоний, дикамба-изопропиламмоний, дикамба-

дигликольамин, дикамба-оламин, дикамба-диоламин, дикамба-троламин, дикамба-N,N-бис-(3-

аминопропил)метиламин и дикамба-диэтилентриамин. Примеры пригодного сложного эфира представ-

ляют собой дикамба-метил и дикамба-бутотил. 

Пригодные соли 2,4-D представляют собой 2,4-D-аммоний, 2,4-D-диметиламмоний, 2,4-D-

диэтиламмоний, 2,4-D-диэтаноламмоний (2,4-D-диоламин), 2,4-D-триэтаноламмоний, 2,4-D-

изопропиламмоний, 2,4-D-триизопропаноламмоний, 2,4-D-гептиламмоний, 2,4-D-додециламмоний, 2,4-

D-тетрадециламмоний, 2,4-D-триэтиламмоний, 2,4-D-трис(2-гидроксипропил)аммоний, 2,4-D-

трис(изопропил)аммоний, 2,4-D-троламин, 2,4-D-литий, 2,4-D-натрий. Примеры пригодных сложных 

эфиров 2,4-D представляют собой 2,4-D-бутотил, 2,4-D-2-бутоксипропил, 2,4-D-3-бутоксипропил, 2,4-D-

бутил, 2,4-D-этил, 2,4-D-этилгексил, 2,4-D-изобутил, 2,4-D-изооктил, 2,4-D-изопропил, 2,4-D-мептил, 

2,4-D-метил, 2,4-D-октил, 2,4-D-пентил, 2,4-D-пропил, 2,4-D-тефурил и класифос. 

Пригодные соли 2,4-DB представляют собой, например, 2,4-DB-натрий, 2,4-DB-калий и 2,4-DB-

диметиламмоний. Пригодные сложные эфиры 2,4-DB представляют собой, например 2,4-DB-бутил и 2,4-

DB-изоктил. 

Пригодные соли дихлорпропа представляют собой, например дихлорпроп-натрий, дихлорпроп-

калий и дихлорпроп-диметиламмоний. Примеры пригодных сложных эфиров дихлорпропа представляют 

собой дихлорпроп-бутотил и дихлорпроп-изоктил. 

Пригодные соли и сложные эфиры МСРА включают МСРА-бутотил, МСРА-бутил, МСРА-

диметиламмоний, МСРА-диоламин, МСРА-этил, МСРА-тиоэтил, МСРА-2-этилгексил, МСРА-изобутил, 

МСРА-изооктил, МСРА-изопропил, МСРА-изопропиламмоний, МСРА-метил, МСРА-оламин, МСРА-

калий, МСРА-натрий и МСРА-троламин. 

Пригодная соль МСРВ представляет собой МСРВ натрий. Пригодный сложный эфир МСРВ пред-

ставляет собой МСРВ-этил. 

Пригодные соли клопиралида представляют собой клопиралид-калий, клопиралид-оламин и клопи-

ралид-трис-(2-гидроксипропил)аммоний. Пример пригодных сложных эфиров клопиралида представляет 

собой клопиралид-метил. 

Примеры пригодного сложного эфира флуроксипира представляют собой флуроксипир-мептил и 

флуроксипир-2-бутокси-1-метилэтил, где флуроксипир-мептил является предпочтительным. 

Пригодные соли пиклорама представляют собой пиклорам-диметиламмоний, пиклорам-калий, пик-

лорам-триизопропаноламмоний, пиклорам-триизопропиламмоний и пиклорам-троламин. Пригодный 

сложный эфир пиклорам представляет собой пиклорам-изооктил. 

Пригодная соль триклопира представляет собой триклопир-триэтиламмоний. Пригодные сложные 

эфиры триклопира представляют собой, например триклопир-этил и триклопир-бутотил. 

Пригодные соли и сложные эфиры хлорамбена включают хлорамбен-аммоний, хлорамбен-диоламин, 

хлорамбен-метил, хлорамбен-метиламмоний и хлорамбен-натрий. Пригодные соли и сложные эфиры 2,3,6-

ТВА включают 2,3,6-ТВА-диметиламмоний, 2,3,6-ТВА-литий, 2,3,6-ТВА-калий и 2,3,6-ТВА-натрий. 

Пригодные соли и сложные эфиры аминопиралида включают аминопиралид-калий, аминопиралид-

диметиламмоний, и аминопиралид-трис(2-гидроксипропил)аммоний. 

Пригодные соли глифосата представляют собой, например глифосат-аммоний, глифосат-

диаммоний, глифосат-диметиламмоний, глифосат-изопропиламмоний, глифосат-калий, глифосат-

натрий, глифосат-тримезий, а также этаноламиновые и диэтаноламиновые соли, предпочтительно глифо-

сат-диаммоний, глифосат-изопропиламмоний и глифосат-тримезий (сульфосат). 

Пригодная соль глюфосината представляет собой, например, глюфосинат-аммоний. 

Пригодная соль глюфосината-Р представляет собой, например, глюфосинат-Р-аммоний. 

Пригодные соли и сложные эфиры бромоксинила представляют собой, например бромоксинил-

бутират, бромоксинил-гептаноат, бромоксинил-октаноат, бромоксинил-калий и бромоксинил-натрий. 

Пригодные соли и сложные эфиры иоксонила представляют собой, например иоксонил-октаноат, 

иоксонил-калий и иоксонил-натрий. 
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Пригодные соли и сложные эфиры мекопропа включают мекопроп-бутотил, мекопроп-

диметиламмоний, мекопроп-диоламин, мекопроп-этадил, мекопроп-2-этилгексил, мекопроп-изооктил, 

мекопроп-метил, мекопроп-калий, мекопроп-натрий и мекопроп-троламин. 

Пригодные соли мекопропа-Р представляют собой, например, мекопроп-Р-бутотил, мекопроп-Р-

диметиламмоний, мекопроп-Р-2-этилгексил, мекопроп-Р-изобутил, мекопроп-Р-калий и мекопроп-Р-

натрий. 

Пригодная соль дифлуфензопира представляет собой, например, дифлуфензопир-натрий. 

Пригодная соль напталама представляет собой, например, напталам-натрий. 

Пригодные соли и сложные эфиры аминоциклопирахлора представляют собой, например амино-

циклопирахлор-диметиламмоний, аминоциклопирахлор-метил, аминоциклопирахлор-

триизопропаноламмоний, аминоциклопирахлор-натрий и аминоциклопирахлор-калий. 

Пригодная соль квинклорака представляет собой, например, квинклорак-диметиламмоний. 

Пригодная соль квинмерака представляет собой, например, квинмерак-диметиламмоний. 

Пригодная соль имазамокса представляет собой, например, имазамокс-аммоний. 

Пригодные соли имазапика представляют собой, например имазапик-аммоний и имазапик-

изопропиламмоний. 

Пригодные соли имазапира представляют собой, например имазапир-аммоний и имазапир-

изопропиламмоний. 

Пригодная соль имазаквина представляет собой, например, имазаквин-аммоний. 

Пригодные соли имазетапира представляют собой, например имазетапир-аммоний и имазетапир-

изопропиламмоний. 

Пригодная соль топрамезона представляет собой, например, топрамезон-натрий. 

Особенно предпочтительными гербицидными соединениями В являются гербициды В, определен-

ные выше; в частности, гербициды В.1-В.202, перечисленные ниже в табл. В: 

Таблица В 
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Кроме того, может быть полезным применять соединения формулы (I) в комбинации с сафенерами 

и, необязательно, с одним или несколькими дополнительными гербицидами. Сафенеры представляют 

собой химические соединения, которые предотвращают или уменьшают повреждение полезных расте-

ний, не оказывая существенного влияния на гербицидное действие соединений формулы (I) в отношении 

нежелательных растений. Их можно применять либо перед посевом полезного растения (например, при 

обработке семян, побегов или саженцев), либо довсходовым способом или послевсходовым способом. 

Сафенеры и соединения формулы (I) и, необязательно, гербициды В можно применять одновременно 

или последовательно. 

Пригодные сафенеры представляют собой, например, (хинолин-8-окси)уксусную кислоту, 1-фенил-

5-галогеналкил-1Н-1,2,4-триазол-3-карбоновые кислоты, 1-фенил-4,5-дигидро-5-алкил-1Н-пиразол-3,5-

дикарбоновые кислоты, 4,5-дигидро-5,5-диарил-3-изоксазол карбоновые кислоты, дихлорацетамиды, 

альфа-оксиминофенилацетонитрилы, ацетофеноноксимы, 4,6-дигалоген-2-фенилпиримидины, N-[[4-

(аминокарбонил)фенил]сульфонил]-2-бензойные амиды, 1,8-нафталевый ангидрид, 2-галоген-4-

(галогеналкил)-5-тиазолкарбоновые кислоты, фосфортиоляты и N-алкил-О-фенилкарбаматы и их сель-

скохозяйственно приемлемые соли и их сельскохозяйственно приемлемые производные, такие как ами-

ды, сложные эфиры и тиоэфиры, при условии, что они имеют кислотную группу. 

Примерами предпочтительных сафенеров С являются беноксакор, клоквинтоцет, циометринил, ци-
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просульфамид, дихлормид, дициклонон, диэтолат, фенхлоразол, фенхлорим, флуразол, флуксофеним, 

фурилазол, изоксадифен, мефенпир, мефенат, нафталевый ангидрид, оксабетринил, 4-(дихлорацетил)-1-

окса-4-азаспиро[4.5]декан (MON4660, CAS 71526-07-3), 2,2,5-триметил-3-(дихлорацетил)-1,3-

оксазолидин (R-29148, CAS 52836-31-4) и N-(2-метоксибензоил)-4-

[(метиламинокарбонил)амино]бензолсульфонамид (CAS 129531-12-0). 

Особенно предпочтительными сафенерами С являются следующие соединения С.1 - С.17 перечис-

ленные в табл. С. 

Таблица С 

 
Активные соединения В групп b1)-b15) и соединения-сафенеры С являются известными гербици-

дами и сафенерами, см., например, The Compendium of Pesticide Common Names 

(http://www.alanwood.net/pesticides/); Farm Chemicals Handbook 2000, том 86, Meister Publishing Company, 

2000; B. Hock, C. Fedtke, R. R. Schmidt, Herbizide [Herbicides], Georg Thieme Verlag, Stuttgart 1995; W. H. 

Ahrens, Herbicide Handbook, 7-е издание, Weed Science Society of America, 1994; и K. K. Hatzios, Herbicide 

Handbook, дополнение к 7-му изданию, Weed Science Society of America, 1998. 2,2,5-триметил-3-

(дихлорацетил)-1,3-оксазолидин [CAS №. 52836-31-4], также упоминается как R-29148. 4-

(дихлорацетил)-1-окса-4-азаспиро[4.5]декан [CAS №. 71526-07-3], также упоминается как AD-67 и MON 

4660. 

Распределение активных соединений по их соответствующим механизмам действия основано на 

современных знаниях. Если к одному активному соединению применяются несколько механизмов дей-

ствия, то вещество было определено только для одного механизма действия. 

Массовые соотношения отдельных компонентов в предпочтительных смесях, упомянутых ниже, 

находятся в пределах, указанных выше, в частности, в предпочтительных пределах. 

Особенно предпочтительными являются упомянутые ниже композиции, содержащие соединение 

формулы (I), как определено выше, и вещество(вещества), как определено в соответствующем ряду табл. 

1; 

особенно предпочтительны содержащие в качестве только гербицидных активных соединений, со-

единения I.a.A-1.1-I.a.A-1.192, I.b.A-2.1-I.b.A-2.192, I.c.A-3.1-I.c.A-3.192 как определено и вещест-

во(вещества), как определено в соответствующем ряду табл. 1. 
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Таблица 1 
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Кроме того, может быть выгодным применять соединения бензоксаборола формулы (I) отдельно 

или в комбинации с другими гербицидами или в виде смеси с другими агентами для защиты сельскохо-

зяйственных культур, например вместе с агентами для борьбы с вредителями или фитопатогенными гри-

бами или бактериями. Также представляет интерес смешиваемость с растворами минеральных солей, 

которые используются для лечения дефицита питательных веществ и микроэлементов. Могут также до-

бавляться другие добавки, такие как нефитотоксичные масла и масляные концентраты. 

Изобретение также относится к агрохимическим композициям, содержащим, по меньшей мере, 

вспомогательное вещество и по меньшей мере одно соединение бензоксаборола формулы (I) в соответст-

вии с изобретением. 

Агрохимическая композиция содержит пестицидно эффективное количество соединения бензокса-

борола формулы (I). Термин "эффективное количество" обозначает количество композиции или соеди-

нений I, которое является достаточным для борьбы с нежелательными растениями, особенно для борьбы 

с нежелательными растениями в культивируемых растениях, и которое не приводит к существенному 

повреждению обработанных растений. Такое количество может варьироваться в широком диапазоне и 

зависит от различных факторов, таких как подлежащие борьбе растения, обрабатываемое культивируе-

мое растение или материал, климатические условия и конкретное используемое соединение бензоксабо-

рола формулы (I). 

Соединение бензоксаборола формулы (I), его N-оксиды или соли могут быть преобразованы в 

обычные типы агрохимических композиций, например, растворы, эмульсии, суспензии, порошки для 

опудривания, порошки, пасты, гранулы, прессованые изделия, капсулы и их смеси. Примеры для типов 

агрохимических композиций представляют собой суспензии (например, SC, OD, FS), эмульгируемые 

концентраты (например, ЕС), эмульсии (например, EW, ЕО, ES, ME), капсулы (например, CS, ZC), пас-

ты, пастилки, смачиваемые порошки или порошки для опудривания (например, WP, SP, WS, DP, DS), 

прессованые изделия (например, BR, ТВ, DT), гранулы (например, WG, SG, GR, FG, GG, MG), инсекти-

цидные изделия (например, LN), также как и гелевые составы для обработки материалов размножения 

растений, таких как семена (например, GF). Эти и дополнительные типы агрохимических композиций 

определены в "Catalogue of pesticide formulation types and international coding system", Technical Mono-

graph № 2, 6-e изд. май 2008, CropLife International. 
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Агрохимические композиции получают известным способом, как описано в Mollet and Grubemann, 

Formulation technology, Wiley VCH, Weinheim, 2001; или Knowles, New developments in crop protection 

product formulation, Agrow Reports DS243, T&F Informa, London, 2005. 

Пригодные вспомогательные вещества представляют собой растворители, жидкие носители, твёр-

дые носители или наполнители, поверхностно-активные вещества, диспергирующие вещества, эмульги-

рующие вещества, смачивающие вещества, адъюванты, солюбилизаторы, вещества, способствующие 

проникновению, защитные коллоиды, адгезивные агенты, загустители, увлажняющие вещества, репел-

ленты, аттрактанты, стимуляторы поедания, компатибилизаторы, бактерициды, антифризы, антипенные 

агенты, красители, вещества для повышения клейкости и связующие вещества. 

Пригодные растворители и жидкие носители представляют собой воду и органические растворите-

ли, такие как фракции нефти с температурой кипения от средней до высокой, например, керосин, соля-

ровое масло; масла растительного или животного происхождения; алифатические, циклические и арома-

тические углеводороды, например, толуол, парафин, тетрагидронафталин, алкилированные нафталины; 

спирты, например, этанол, пропанол, бутанол, бензиловый спирт, циклогексанол; гликоли; ДМСО; кето-

ны, например, циклогексанон; сложные эфиры, например, лактаты, карбонаты, сложные эфиры жирных 

кислот, гамма-бутиролактон; жирные кислоты; фосфонаты; амины; амиды, например, N-

метилпирролидон, диметиламиды жирных кислот; и их смеси. 

Пригодные твёрдые носители или наполнители представляют собой минеральные земли, например, 

силикаты, силикагели, тальк, каолины, известняк, известь, мел, глины, доломит, диатомовая земля, бен-

тонит, сульфат кальция, сульфат магния, оксид магния; полисахариды, например, целлюлоза, крахмал; 

удобрения, например, сульфат аммония, фосфат аммония, нитрат аммония, мочевины; продукты расти-

тельного происхождения, например, зерновая мука, мука древесной коры, древесная мука, мука ореховой 

скорлупы, и их смеси. 

Пригодные поверхностно-активные вещества представляют собой поверхностно-активные соеди-

нения, такие как анионные, катионные, неионные и амфотерные поверхностно-активные вещества, блок-

полимеры, полиэлектролиты, и их смеси. Такие поверхностно-активные вещества могут применяться в 

качестве эмульгирующего вещества, диспергирующего вещества, солюбилизатора, смачивающего веще-

ства, вещества, способствующего проникновению, защитного коллоида, или адъюванта. Примеры по-

верхностно-активных веществ перечислены в McCutcheon's, том 1: Emulsifiers & Detergents, McCutcheon's 

Directories, Glen Rock, USA, 2008 (изд. International. или изд. North American). 

Пригодные анионные поверхностно-активные вещества представляют собой соли щелочных, ще-

лочноземельных металлов или аммониевые соли-сульфонаты, сульфаты, фосфаты, карбоксилаты, и их 

смеси. Примеры сульфонатов представляют собой алкиларилсульфонаты, дифенилсульфонаты, альфа-

олефин сульфонаты, лигнин сульфонаты, сульфонаты жирных кислот и масел, сульфонаты этоксилиро-

ванных алкилфенолов, сульфонаты алкоксилированных арилфенолов, сульфонаты конденсированных 

нафталенов, сульфонаты додецил- и тридецилбензолов, сульфонаты нафталенов и алкилнафталенов, 

сульфосукцинаты или сульфосукцинаматы. Примеры сульфатов представляют собой сульфаты жирных 

кислот и масел, этоксилированных алкилфенолов, спиртов, этоксилированных спиртов, или сложных 

эфиров жирных кислот. Примеры фосфатов представляют собой сложные эфиры фосфорной кислоты. 

Примеры карбоксилатов представляют собой алкилкарбоксилаты, и карбоксилированные этоксилаты 

спирта или алкилфенола. 

Пригодные неионные поверхностно-активные вещества представляют собой алкоксилаты, N-

замещенные амиды жирных кислот, аминоксиды, сложные эфиры, поверхностно-активные вещества на 

основе Сахаров, полимерные поверхностно-активные вещества, и их смеси. Примеры алкоксилатов 

представляют собой такие соединения, как спирты, алкилфенолы, амины, амиды, арилфенолы, жирные 

кислоты или сложные эфиры жирных кислот, которые были алкоксилированы 1-50 эквивалентами. Для 

алкоксилирования может применяться этиленоксид и/или пропиленоксид, предпочтительно этиленоксид. 

Примеры N-замещенных амидов жирных кислот представляют собой глюкамиды жирных кислот или 

алканоламиды жирных кислот. Примеры сложных эфиров представляют собой сложные эфиры жирных 

кислот, сложные эфиры глицерина или моноглицериды. Примеры поверхностно-активных веществ на 

основе Сахаров представляют собой сорбитаны, этоксилированные сорбитаны, сложные эфиры сахарозы 

и глюкозы или алкилполиглюкозиды. Примеры полимерных поверхностно-активных веществ представ-

ляют собой гомо- или сополимеры винилпирролидона, виниловых спиртов, или винилацетата. 

Пригодные катионные поверхностно-активные вещества представляют собой четвертичные по-

верхностно-активные вещества, например соединения четвертичного аммония с одной или двумя гидро-

фобными группами, или солями длинноцепочечных первичных аминов. Пригодные амфотерные поверх-

ностно-активные вещества представляют собой алкилбетаины и имидазолины. Пригодные блок-

полимеры представляют собой блок-полимеры типа А-В или типа А-В-А, которые содержат блоки поли-

этилен оксида и полипропилен оксида, или типа А-В-С, которые содержат алканол, полиэтиленоксид и 

полипропиленоксид. Пригодные полиэлектролиты представляют собой поликислоты или полиоснования. 

Примерами поликислот являются щелочные соли полиакриловой кислоты или гребнеобразные полимеры 

поликислот. Примерами полиоснований являются поливиниламины или полиэтиленамины. 
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Пригодные адъюванты представляют собой соединения, которые имеют несущественную пести-

цидную активность или вовсе не имеют пестицидной активности, и которые улучшают биологическую 

эффективность соединения I в отношении цели. Примеры представляют собой поверхностно-активные 

вещества, минеральные или растительные масла и другие вспомогательные вещества. Дополнительные 

примеры перечислены в Knowles, Adjuvants and additives, Agrow Reports DS256, T&F Informa UK, 2006, 

глава 5. 

Пригодные загустители представляют собой полисахариды (например, ксантановая смола, карбок-

симетилцеллюлоза), неорганические глины (органически модифицированные или не модифицирован-

ные), поликарбоксилаты и силикаты. 

Пригодные бактерициды представляют собой производные бронопола и изотиазолинона, такие как 

алкилизотиазолиноны и бензизотиазолиноны. 

Пригодные антифризы представляют собой этиленгликоль, пропиленгликоль, мочевину и глицерин. 

Пригодные антипенные агенты представляют собой силиконы, длинноцепочечные спирты и соли 

жирных кислот. 

Пригодные красители (например, красный, синий, или зеленый) представляют собой пигменты низ-

кой растворимости в воде и водо-растворимые красящие вещества. Примеры представляют собой неор-

ганические красители (например, оксид железа, оксид титана, гексацианоферрат железа) и органические 

красители (например, ализарин-, азо- и фталоцианиновые красители). 

Пригодные вещества для повышения клейкости или связующие вещества представляют собой по-

ливинилпирролидоны, поливинилацетаты, поливиниловые спирты, полиакрилаты, биологические или 

синтетические воски, и простые эфиры целлюлозы. 

Примеры типов агрохимической композиции и их получение. 

i) Растворимые в воде концентраты (SL, LS). 

10-60 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением и 5-278 мас.% 

смачивающего агента (например, алкоксилатов спирта) растворяли в воде и/или в водорастворимом рас-

творителе (например, спирты) до 100 мас.%. Активное вещество растворялось при разбавлении водой. 

ii) Диспергируемые концентраты (DC). 

5-25 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением и 1-10 мас.% 

диспергатора (например, поливинилпирролидона) растворяли в органическом растворителе (например, 

циклогексаноне) до 100 мас.%. При разведении водой образовывалась дисперсия. 

iii) Эмульгируемые концентраты (ЕС). 

278-70 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением и 5-10 мас.% 

эмульгаторов (например, додецилбензолсульфоната кальция и этоксилата касторового масла) растворяли 

в водо-нерастворимом органическом растворителе (например, ароматическом углеводороде) до 100 

мас.%. При разведении водой образовывалась эмульсия. 

iv) Эмульсии (EW, EO, ES). 

5-40 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением и 1-10 мас.% 

эмульгаторов (например, додецилбензолсульфоната кальция и этоксилата касторового масла) растворяли 

в 20-40 мас.% водо-нерастворимого органического растворителя (например, ароматического углеводоро-

да). Эту смесь вводили в воду до 100 мас.% с помощью эмульгирующего устройства и доводили до гомо-

генной эмульсии. При разведении водой образовывалась эмульсия. 

v) Суспензии (SC, OD, FS). 

В шаровой мельнице с мешалкой, 20-60 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответст-

вии с изобретением измельчали с добавлением 2-10 мас.% диспергаторов и смачивающих агентов (на-

пример, лигносульфоната натрия и этоксилата спирта), 0,1-2 мас.% загустителя (например, ксантановой 

камеди) и воды до 100 мас.% с получением тонкой суспензии активного вещества. При разведении водой 

образовывалась стабильная суспензия активных веществ. Для композиции FS типа добавляли до 40 

мас.% связующего (например, поливинилового спирта). 

vi) Диспергируемые в воде гранулы и водорастворимые гранулы (WG, SG). 

50-80 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением тонко измельча-

ли с добавлением диспергаторов и смачивающих агентов (например, лигносульфоната натрия и этоксилата 

спирта) до 100 мас.% и получали в виде диспергируемых в воде или водорастворимых гранул с помощью 

технического оборудования (например, с помощью экструзии, распылительной башни, псевдоожиженного 

слоя). При разведении водой образовывалась стабильная дисперсия или раствор активных веществ. 

vii) Диспергируемые в воде порошки и водорастворимые порошки (WP, SP, WS). 

50-80 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением перемалывали 

в роторно-статорной мельнице с добавлением 1-5 мас.% диспергаторов (например, лигносульфоната на-

трия), 1-3 мас.% смачивающих агентов (например, этоксилата спирта) и твердого носителя, например, 

силикагеля, до 100 мас.%. При разведении водой образовывалась стабильная дисперсия или раствор ак-

тивных веществ. 

viii) Гель (GW, GF). 

В шаровой мельнице с мешалкой, 5-25 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответст-
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вии с изобретением измельчали с добавлением 3-10 мас.% диспергаторов (например, лигносульфоната 

натрия), 1-5 мас.% загустителя (например, карбоксиметилцеллюлозы) и воды до 100 мас.% с получением 

тонкой суспензии активного вещества. При разведении водой образовывалась стабильная суспензия ак-

тивного вещества. 

iv) Микроэмульсия (ME). 

5-20 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением добавляли к 5-

30 мас.% органической смеси растворителя (например, диметиламида жирных кислот и циклогексанона), 

10-25 мас.% смеси поверхностно-активных веществ (например, этоксилата спирта и этоксилата арилфе-

нола), и воды до 100%. Эту смесь перемешивали в течение 1 ч со спонтанным получением термодинами-

чески стабильной микроэмульсии. 

iv) Микрокапсулы (CS). 

Масляную фазу, содержащую 5-50 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с 

изобретением, 0-40 мас.% водо-нерастворимого органического растворителя (например, ароматического 

углеводорода), 2-278 мас.% акриловых мономеров (например, метилметакрилата, метакриловой кислоты 

и ди- или триакрилата) диспергировали в водном растворе защитного коллоида (например, поливинило-

вого спирта. Радикальная полимеризация приводила к образованию микрокапсул поли(мет)акрилата. 

Альтернативно, масляную фазу, содержащую 5-50 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в со-

ответствии с изобретением, 0-40 мас.% водо-нерастворимого органического растворителя (например, 

ароматического углеводорода), и изоцианатный мономер (например, дифенилметен-4,4'-диизоцианат) 

диспергировали в водном растворе защитного коллоида (например, поливинилового спирта). Добавление 

полиамина (например, гексаметилендиамина) приводило к образованию микрокапсул полимочевины. 

Количество мономеров составляло 1-10 мас.%. Мас.% относится к общей CS композиции. 

ix) Пылеподобные порошки (DP, DS). 

1-10 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением тонко измель-

чали и тщательно перемешивали с твердым носителем (например, тонкоизмельченным каолином), до 100 

мас.%. 

х) Гранулы (GR, FG). 

0.5-30 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением тонко измель-

чали и сочетали с твердым носителем (например, силикатом) до 100 мас.%. Гранулирования достигали с 

помощью экструзии, сушки распылением или псевдоожиженного слоя. 

xi) Жидкости с ультранизким объемом (UL). 

1-50 мас.% соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением растворяли в 

органическом растворителе (например, ароматическом углеводороде), до 100 мас.%. 

Типы агрохимических композиций i)-xi) могут необязательно содержать дополнительные вспомо-

гательные вещества, такие как 0.1-1 мас.% бактерицидов, 5-278 мас.% антифризов, 0.1-1 мас.% антипен-

ных агентов и 0.1-1 мас.% красителей. 

Агрохимические композиции обычно содержат между 0.01 и 95%, предпочтительно между 0.1 и 

90%, и, в частности, между 0.5 и 75%, по массе соединений бензоксаборола формулы (I). Соединения 

бензоксаборола формулы (I) применяют с чистотой от 90 до 100%, предпочтительно от 95 до 100% (в 

соответствии со спектром ЯМР). 

Растворы для обработки семян (LS), суспоэмульсии (SE), текучие концентраты (FS), порошки для 

сухой обработки (DS), диспергируемые в воде порошки для обработки взвесью (WS), водорастворимые 

порошки (SS), эмульсии (ES), эмульгируемые концентраты (ЕС) и гели (GF) обычно применяют для об-

работки материалов для размножения растений, особенно семян. Агрохимические композиции, о кото-

рых идет речь, после от двух- до десятикратного разбавления обеспечивают концентрацию активного 

вещества от 0.01 до 60 мас.%, предпочтительно от 0.1 до 40 мас.%, в готовых к применению препаратах. 

Применение может проводиться до или во время посева. 

Способы применения соединений бензоксаборола формулы (I) или их агрохимических композиций, 

к материалу для размножения растений, особенно к семенам, включают протравливание, покрытие, пе-

летирование, опудривание, и замачивание, а также способы нанесения в бороздки материала для раз-

множения. Предпочтительно соединение I или его композиции, соответственно, наносят на материал для 

размножения растений таким способом, что всхожесть не индуцируется, например, посредством про-

травливания семян, пелетирования, покрытия и опудривания. 

Различные типы масел, смачивающих агентов, адъювантов, удобрений, или микроэлементов, и дру-

гие пестициды (например, гербициды, инсектициды, фунгициды, регуляторы роста, сафенеры) можно 

добавить к соединениям бензоксаборола формулы (I) или в агрохимические композиции, которые их со-

держат, в качестве премикса или, при необходимости, вещества не немедленного использования (баковая 

смесь). Эти агенты могут быть смешаны с агрохимическими композициями в соответствии с изобретени-

ем в массовом соотношении от 1:100 до 100:1, предпочтительно от 1:10 до 10:1. 

Пользователь применяет соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением 

или агрохимические композиции, содержащие их, как правило, из устройства подготовки вещества перед 

применением, ранцевого опрыскивателя, резервуара опрыскивателя, распылительной установки, или 
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системы орошения. Как правило, агрохимическая композиция разбавляется водой, буфером, и/или дру-

гими вспомогательными веществами до нужной концентрации для применения и таким образом получа-

ют готовый к применению раствор для опрыскивания или агрохимическую композицию в соответствии с 

изобретением. Как правило, на гектар сельськохозяйственной полезной площади применяют от 20 до 

2000 л, предпочтительно от 50 до 400 л готового к применению раствора для опрыскивания. 

Согласно одному варианту осуществления, либо отдельные компоненты агрохимических композиций 

в соответствии с изобретением либо частично предварительно смешанные компоненты, например компо-

ненты, содержащие азины формулы (I) могут быть смешаны самим пользователем в резервуаре опрыскива-

теля и, в случае необходимости, могут быть добавлены дополнительные вспомогательные вещества. 

В дополнительном варианте осуществления отдельные компоненты агрохимических композиций в 

соответствии с изобретением, такие как части набора или части двух- или трехкомпонентной смеси мо-

гут быть смешаны пользователем в распылительном баке и, в случае необходимости, могут быть добав-

лены дополнительные вспомогательные вещества. 

В дополнительном варианте осуществления, либо отдельные компоненты агрохимических компо-

зиций в соответствии с изобретением либо частично предварительно смешанные компоненты, например 

компоненты, содержащие соединения бензоксаборола формулы (I), могут быть применены совместно 

(например, в случае баковой смеси) или последовательно. 

Соединения бензоксаборола формулы (I), пригодны в качестве гербицидов. Они пригодны как та-

ковые или в виде соответствующим образом составленной композиции (агрохимической композиции). 

Соединения бензоксаборола формулы (I), или агрохимические композиции, содержащие азины 

формулы (I), позволяют очень эффективно бороться с растительностью на участках несельскохозяйст-

венных культур, особенно при высоких нормах расхода. Они действуют против широколиственных сор-

няков и сорных трав в сельскохозяйственных культурах, таких как пшеница, рис, маис, соя и хлопок, не 

нанося какого-либо значительного ущерба растениям сельскохозяйственных культур. Этот эффект на-

блюдается в основном при низких нормах расхода. 

Соединения бензоксаборола формулы (I), или агрохимические композиции, содержащие их, нано-

сятся на растения в основном путем опрыскивания листьев или на почву, в которую были посеяны семе-

на растений. При этом применение может быть осуществлено с использованием, например, воды в каче-

стве носителя обычными методиками распыления, с использованием распыляемого раствора в количест-

ве от примерно 100 до 1000 л/га (например, от 300 до 400 л/га). Соединения бензоксаборола формулы (I), 

или агрохимические композиции, содержащие их, также могут быть нанесены способом низкого объема 

или ультранизкого объема или в виде микрогранул. 

Применение соединений бензоксаборола формулы (I), или агрохимических композиций, содержа-

щих их, может быть осуществлено до, во время и/или после прорастания нежелательных растений. 

Соединения бензоксаборола формулы (I), или агрохимические композиции, содержащие их, можно 

наносить довсходовым или послевсходовым методом или перед посевом, или вместе с семенами расте-

ния сельскохозяйственных культур. Также можно применять соединения бензоксаборола формулы (I), 

или агрохимические композиции, содержащие их, применяя семена растения сельскохозяйственных 

культур, предварительно обработанные соединением бензоксаборола формулы (I) или агрохимическими 

композициями, содержащими их. Если активные ингредиенты менее толерантны к некоторым растениям 

сельскохозяйственных культур, могут быть применены методики нанесения, в которых гербицидные 

композиции распыляются с помощью распыляющего оборудования таким образом, чтобы, насколько это 

возможно, они не вступали в контакт с листьями чувствительных растений сельскохозяйственных куль-

тур, в то время как активные соединения достигали листьев нежелательных растений, растущих под ним, 

или оголенной поверхности почвы (post-directed, lay-by). 

В следующем варианте осуществления, соединения бензоксаборола формулы (I), или агрохимиче-

ские композиции, содержащие их, можно применять путем обработки семян. Обработка семян включает, 

по существу, все методики, известные специалисту в данной области техники (протравливание, покры-

тие, напыление, пропитывание, покрытие пленкой, многослойное покрытие, покрытие тонким слоем, 

нанесение каплями и пеллетирование) на основе соединений бензоксаборола формулы (I), или агрохими-

ческих композиций, приготовленных из них. В данном случае гербицидные композиции можно наносить 

разбавленными или неразбавленными. 

Термин "семена" включает семена всех типов, такие как, например, зерно, семена, плоды, клубни, 

всходы и подобные формы. В данном случае, термин "семена" предпочтительно описывает зерно и семе-

на. Используемые семена могут представлять собой семена полезных растений, упомянутых выше, а 

также семена трансгенных растений или растений, полученных обычными способами селекции. 

При использовании в защите растений количества применяемых активных веществ, т.е. соединений 

бензоксаборола формулы (I), без вспомогательных веществ для составов, составляют, в зависимости от 

желаемого эффекта, от 0.001 до 2 кг на га, предпочтительно от 0.005 до 2 кг на га, более предпочтительно 

от 0.005 до 0.9 кг на га и, в частности, от 0.05 до 0.5 кг на га. 

В другом варианте осуществления изобретения норма расхода соединения бензоксаборола форму-

лы (I) составляет от 0.001 до 3 кг/га, предпочтительно от 0.005 до 2.5 кг/га, активного вещества (а.в.). 
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В другом предпочтительном варианте осуществления изобретения, нормы расхода соединений бен-

зоксаборола формулы (I) согласно настоящему изобретению (общее количество соединений бензоксабо-

рола формулы (I)) составляют от 0.1 г/га до 3000 г/га, предпочтительно от 10 г/га до 1000 г/га, в зависи-

мости от подлежащей борьбе цели, сезона, целевых растений и стадии роста. 

В другом предпочтительном варианте осуществления изобретения, нормы расхода соединений бен-

зоксаборола формулы (I) находятся в диапазоне от 0.1 г/га до 5000 г/га и предпочтительно в диапазоне от 

1 до 2500 г/га или от 5 до 2000 г/га. 

В другом предпочтительном варианте осуществления изобретения, нормы расхода соединений бен-

зоксаборола формулы (I) составляют от 0.1 до 1000 г/га, предпочтительно от 1 до 750 г/га, более пред-

почтительно от 5 до 500 г/га. 

При обработке материалов для размножения растений, таких как семена, например, путем напыле-

ния, покрытия или пропитывания семян, требуемые количества активного вещества составляют от 0.1 до 

1000 г, предпочтительно от 1 до 1000 г, более предпочтительно от 1 до 100 г и наиболее предпочтительно 

от 5 до 100 г, на 100 кг материала для размножения растений (предпочтительно семян). 

В другом варианте осуществления изобретения, для обработки семян, количества применяемых ак-

тивных веществ, т.е. соединений бензоксаборола формулы (I) обычно применяют в количествах от 0.001 

до 10 кг на 100 кг семян. 

При использовании для защиты материалов или хранимых продуктов количество применяемого ак-

тивного вещества зависит от вида области применения и от желаемого эффекта. Количества, обычно 

применяемые при защите материалов, составляют от 0.001 г до 2 кг, предпочтительно от 0.005 г до 1 кг, 

активного вещества на кубический метр обрабатываемого материала. 

В зависимости от метода применения, о котором идет речь, соединения бензоксаборола формулы 

(I), или агрохимические композиции, содержащие их, можно дополнительно использовать в дополни-

тельном количестве растений сельскохозяйственных культур для уничтожения нежелательных растений. 

Примеры пригодных сельскохозяйственных культур представляют собой следующие: 

 

 
Предпочтительные сельскохозяйственные культуры представляют собой 

 
Особенно предпочтительными культурами являются зерновые, кукуруза, соя, рис, масличный рапс, 

хлопчатник, картофель, арахис или многолетние культуры. 
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Соединения бензоксаборола формулы (I) в соответствии с изобретением, или агрохимические ком-

позиции, содержащие их, также могут использоваться в генетически модифицированных растениях. Под 

термином "генетически модифицированные растения" следует понимать растения, генетический матери-

ал которых был модифицирован посредством применения методик рекомбинантной ДНК для включения 

встроенной последовательности ДНК, которая не является природной для генома таких видов растений 

или для демонстрации делеции ДНК, которая является природной для генома таких видов, при чем такая 

модификация(модификации) не может быть без труда получена путем кроссбриддинга, мутагенеза или 

исключительно природной рекомбинации. Часто отдельное генетически модифицированные растение 

представляет собой растение, которое получило свою генетическую модификацию(модификации) путем 

наследования с помощью природного бриддинга или процесса размножения от родового растения, геном 

которого непосредственно обрабатывали с использованием методики рекомбинантной ДНК. Как прави-

ло, один или несколько генов интегрированы в генетический материал генетически модифицированного 

растения с целью улучшения определенных свойств растения. Такие генетические модификации также 

включают, но не ограничиваются ими, целевую посттрансляционную модификацию белка(белков), оли-

го- или полипептидов, например, путем включения в них аминокислотной мутации(мутаций), которая 

позволяет, уменьшает или промотирует процесс гликозилирования или присоединения полимеров, такой 

как пренилирование, ацетилирование или присоединение фрагментов ПЭГ. 

Растения, которые были модифицированы путем селекции, мутагенеза или генетической инжене-

рии, например, были устойчивыми к оказываемым применениям конкретных классов гербицидов, таким 

как ауксиновые гербициды, такие как дикамба или 2,4-D; отбеливающие гербициды, такие как ингибито-

ры гидроксифенилпируват диоксигеназы (HPPD) или ингибиторы фитоендесатуразы (PDS); ингибиторы 

ацетолактат-синтазы (ALS), такие как сульфонилмочевины или имидазолиноны; ингибиторы энолпиру-

вилшикимат-3-фосфат-синтазы (EPSP), такие как глифосат; ингибиторы глутаминсинтетазы (GS), такие 

как глюфосинат; ингибиторы протопорфириноген-IX-оксидазы; ингибиторы биосинтеза липидов, такие 

как ингибиторы ацетил СоА карбоксилазы (АССазы); или оксинильные (т.е. бромоксинильные или иок-

синильне) гербициды в результате традиционных методов селекции или генной инженерии; кроме того, 

растениям была придана устойчивость к множественным классам гербицидов посредством множествен-

ных генетических модификаций, таких как устойчивость к обоим глифосату и глюфосинату или к обоим 

глифосату и гербициду из другого класса, такому как ингибиторы ALS, ингибиторы HPPD, ауксиновые 

гербициды, или ингибиторы АССазы. Эти технологии устойчивости к гербицидам, например, описаны в 

Pest Management Science 61, 2005, 246; 61, 2005, 258; 61, 2005, 277; 61, 2005, 269; 61, 2005, 286; 64, 2008, 

326; 64, 2008, 332; Weed Science 57, 2009, 108; Australian Journal of Agricultural Research 58, 2007, 708; 

Science 316, 2007, 1185; и указанных в них ссылках. Нескольким культивируемым растениям была при-

дана устойчивость к гербицидам с помощью мутагенеза и обычных способов селекции, например, Clear-

field летнему рапсу (Canola, BASF SE, Germany) придана устойчивость к имидазолинонам, например, 

имазамоксу, или ExpressSun подсолнечнику (DuPont, USA) придана устойчивость к сульфонилмочеви-

нам, например, трибенурону. Генетические инженерные способы использовали для придания культур-

ным растениям, таким как соя, хлопок, кукуруза, свекла и рапс, толерантности к гербицидам, таким как 

глифосат, имидазолиноны и глюфосинат, некоторые из которых находятся в стадии разработки или ком-

мерчески доступны под брендами или торговыми названиями RoundupReady (глифосат-толерантный, 

Monsanto, USA), Cultivance (имидазолинон-толерантный, BASF SE, Germany) и LibertyLink (глюфо-

синат-толерантный, Bayer CropScience, Germany). 

Кроме того, также включены растения, которые благодаря использованию технологий рекомби-

нантной ДНК способны синтезировать один или несколько инсектицидных белков, которые главным 

образом известны из рода бактерий Bacillus, в частности из Bacillus thuringiensis, такие как дельта-

эндотоксины, например, CryIA(b), CryIA(c), CryIF, CryIF(a2), CryIIA(b), CryIIIA, CryIIIB(b1) или Cry9с; 

растительные инсектицидные белки (VIP), например, VIP1, VIP2, VIP3 или VIP3A; инсектицидные белки 

бактерий, колонизирующих нематоды, например, Photorhabdus spp. или Xenorhabdus spp.; токсины, про-

дуцируемые животными, такие как токсины скорпиона, токсины паукообразного насекомого, токсины 

осы, или другие специфические для насекомых нейротоксины; токсины, продуцируемые грибами, такие 

как токсины стрептомицетов, растительные лектины, такие как лектины гороха или ячменя; агглютини-

ны; ингибиторы протеиназы, такие как ингибиторы трипсина, ингибиторы серинпротеазы, ингибиторы 

пататина, цистатина или папаина; рибосом-инактивирующие белки (RIP), такие как, рицин, маис-RIP, 

абрин, луффин, сапорин или бриодин; ферменты метаболизма стероидов, такие как 3-гидроксистероид-

оксидаза, экдистероид-IDP-гликозил-трансфераза, холестериноксидаза, ингибиторы экдизона или HMG-

CoA-редуктаза; блокаторы ионных каналов, такие как блокаторы натриевых или кальциевых каналов; 

эстераза ювенильного гормона; рецепторы диуретического гормона (геликокининовые рецепторы); 

стильбенсинтаза, бибензилсинтаза, хитиназа и глюканаза. В контексте настоящего изобретения эти ин-

сектицидные белки или токсины следует явно понимать также как претоксины, гибридные белки, усе-

ченные или иным образом модифицированные белки. Гибридные белки отличаются новой комбинацией 

доменов белков, (см., например, WO 02/0278701). Дальнейшие примеры таких токсинов или генетически 
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модифицированных растений, способных синтезировать такие токсины, раскрыты, например, в ЕР-А 374 

753, WO 93/007278, WO 95/34656, ЕР-А 427 529, ЕР-А 451 878, WO 03/18810 и WO 03/52073. Способы 

получения таких генетически модифицированных растений в целом известны специалисту в данной об-

ласти техники и описаны, например, в указанных выше публикациях. Эти инсектицидные белки, содер-

жащиеся в генетически модифицированных растениях, придают растениям, продуцирующим эти белки, 

устойчивость к вредителям из всех таксономических групп членистоногих, в частности, к жукам (Coelop-

tera), двукрылым насекомым (Diptera), и бабочкам (Lepidoptera), а также к нематодам (Nematoda). Гене-

тически модифицированные растения, способные синтезировать один или несколько инсектицидных 

белков, описаны, например, в указанных выше публикациях, и некоторые из них доступны для приобре-

тения, например YieldGard (культивары кукурузы, продуцирующие токсин Cry1Ab), YieldGard Plus 

(культивары кукурузы, продуцирующие токсины Cry1Ab и Cry3Bb1), Starlink (культивары кукурузы, 

продуцирующие токсин Cry9c), Herculex RW (культивары кукурузы, продуцирующие Cry34Ab1, 

Cry35Ab1 и фермент фосфинотрицин-N-ацетилтрансферазы [PAT]); NuCOTN 33B (культивары хлоп-

чатника, продуцирующие токсин Cry1Ac), Bollgard I (культивары хлопчатника, продуцирующие ток-

син Cry1Ac), Bollgard II (культивары хлопчатника, продуцирующие токсины Cry1Ас и Cry2Ab2); VIP-

COT (культивары хлопчатника, продуцирующие VIP-токсин); NewLeaf (культивары картофеля, про-

дуцирующие токсин Cry3A); Bt-Xtra, NatureGard, KnockOut, BiteGard, Protecta, Bt11 (например, 

Agrisure CB) и Bt176 от Syngenta Seeds SAS, France, (культивары кукурузы, продуцирующие токсин 

Cry1Ab и PAT фермент), MIR604 от Syngenta Seeds SAS, France (культивары кукурузы, продуцирующие 

модифицированную версию токсина Cry3A, см. WO 03/018810), MON 863 от Monsanto Europe S.A., Bel-

gium (культивары кукурузы, продуцирующие токсин Cry3Bb1), IPC 531 от Monsanto Europe S.A., Belgium 

(культивары хлопчатника, продуцирующие модифицированную версию токсина Cry1Ас) и 27807 от Pio-

neer Overseas Corporation, Belgium (культивары кукурузы, продуцирующие токсин Cry1F и PAT фер-

мент). 

Кроме того, также включены растения, которые благодаря использованию методик рекомбинант-

ной ДНК способны синтезировать один или несколько белков, для повышения устойчивости или толе-

рантности таких растений в отношении бактериальных, вирусных или грибковых патогенов. Примерами 

подобных белков являются так называемые "патогенез-связанные белки" (PR-белки, см., например, ЕР-А 

392 225), гены устойчивости к заболеваниям растений (например, культивары картофеля, которые экс-

прессируют гены устойчивости, действующие против возбудителей Phytophthora infestans выведенные из 

дикого мексиканского картофеля, Solanum bulbocastanum) или Т4-лизозим (например, культивары кар-

тофеля, которые способны синтезировать эти белки с повышенной устойчивостью к бактериям, таким 

как Erwinia amylovora). Способы получения таких генетически модифицированных растений в целом 

известны специалисту в данной области и описаны, например, в указанных выше публикациях. 

Кроме того, также включены растения, которые благодаря использованию методик рекомбинант-

ной ДНК, способны синтезировать один или несколько белков для повышения продуктивности (напри-

мер, производства биомассы, урожая зерна, содержания крахмала, масла или белка), толерантности к 

засухе, засоленности или другим ограничивающим рост факторам окружающей среды, или толерантно-

сти в отношении вредителей и грибковых, бактериальных или вирусных патогенных организмов указан-

ных растений. 

Кроме того, также включены растения, которые благодаря использованию технологий рекомби-

нантной ДНК содержат модифицированное количество содержащихся ингредиентов или новые ингреди-

енты, в особенности для улучшения питания людей и животных, например, масличные сельскохозяйст-

венные культуры, которые продуцируют полезные для здоровья длинноцепочечные омега-3-жирные ки-

слоты или ненасыщенные омега-9-жирные кислоты (например, рапс, Nexera, Dow AgroSciences, Can-

ada). 

Кроме того, также включены растения, которые благодаря использованию технологий рекомби-

нантной ДНК содержат модифицированное количество содержащихся ингредиентов или новые ингреди-

енты, в особенности, для улучшения продуцирования сырьевых материалов, например, картофеля, кото-

рый продуцирует повышенные количества амилопектина (например, картофель Amflora, BASF SE, 

Germany). 

Еще одним вариантом осуществления изобретения является способ борьбы с нежелательной расти-

тельностью, который включает обеспечение гербицидно-активного количества по меньшей мере одного 

соединения формулы (I), как определено выше, для воздействия на растения, окружающую среду или на 

семена. 

Получение соединений бензоксаборола формулы (I) иллюстрируется примерами; однако объект на-

стоящего изобретения не ограничивается приведенными примерами. 

Продукты, показанные ниже, охарактеризованы по массе ([m/z]) или времени удержания (RT; 

[мин]), определенными с помощью ВЭЖХ-МС спектрометрии. 

ВЭЖХ-МС=высокоэффективная жидкостная хроматография в сочетании с масс-спектрометрией; 

колонка ВЭЖХ: 
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RP-18 колонка (Chromolith Speed ROD от Merck KgaA, Germany), 50×4.6 мм; подвижная фаза: аце-

тонитрил+0.1% трифторуксусная кислота (ТФУ)/вода+0.1% ТФУ с использованием градиента от 5:95 до 

100:0 в течение 5 мин при 40°C, скорость потока 1.8 мл/мин. 

МС: квадрупольная электрораспылительная ионизация, 80 V (режим определения положительных 

ионов). 

Используются следующие сокращения. 

CH2Cl2: дихлорметан, 

EtOAc: сложный этиловый эфир уксусной кислоты, 

ТГФ: тетрагидрофуран, 

СН: циклогексан, 

HCl: хлороводород, 

NaOH: гидроксид натрия, 

ДМФ: N,N-диметилформамид, 

ВЭЖХ: хроматография высокого давления, 

ЖХ: жидкостная хроматография, 

МС: масс-спектрометрия, 

KOAc: ацетат калия, 

Dppf: 1,1'-бис(дифенилфосфино)-ферроцен, 

МеОН: метанол, 

МТБЭ: Метил-трет-бутиловый эфир, 

РЕ: петролейный эфир, 

ТФУ: трифторуксусная кислота. 

А. Примеры получения. 

1) этил 4-бром-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-карбоксилат 

 
Смесь 2-бром-3,4-дигидроксибензальдегида (CAS 4815-97-8) (1.6 г, 7.4 ммоль), этилового эфира 

2,2-дибромуксусной кислоты (3.6 г, 14.8 ммоль), K2CO3 (2 г, 14.8 ммоль) в ДМФ (20 мл) нагревали до 

100°C в течение 2 ч. Реакцию гасили добавлением H2O, экстрагировали EtOAc и объединенную органи-

ческую фазу промывали рассолом. Органический слой сушили над безводным Na2SO4, фильтровали и 

концентрировали. Остаток очищали на колонке с получением этил 4-бром-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-

карбоксилата (1 г, 45%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 10.16 (d, J=1.51 Гц, 1Н) 7.61 (dd, J=8.28, 1.76 Гц, 1Н) 6.93 (d, J=8.16 Гц, 

1Н) 6.47 (s, 1Н) 4.30-4.40 (m, 2Н) 1.32-1.39 (m, 3Н). 

2) этил-4-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-карбоксилат 

 
Смесь этил 4-бром-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-карбоксилата (2.7 г, 9 ммоль), 2-(5,5-диметил-

1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинана (3.4 г, 13.5 ммоль), KOAc (2.6 г, 27 ммоль) 

и Pd(dppf)Cl2 (270 мг) в диоксане (30 мл) нагревали до 80°C в течение 2 ч под N2. Реакцию гасили добав-

лением H2O, экстрагировали EtOAc и объединенную органическую фазу промывали рассолом. Органи-

ческий слой сушили над безводным Na2SO4, фильтровали и концентрировали. Остаток очищали на ко-

лонке с получением этил 4-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-

карбоксилата (1.8 г, 66%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 9.85 (s, 1H) 7.43 (d, J=7.91 Гц, 1H) 6.95 (d, J=8.03 Гц, 1H) 6.37 (s, 1H) 4.32 

(q, J=6.99 Гц, 2Н) 3.46-3.53 (m, 4Н) 1.28-1.36 (m, 3H) 1.13 (s, 6H). 

3) этил 1-гидрокси-3H-[1,3]диоксоло[4,5-g][2,1]бензоксаборол-7-карбоксилат 
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NaBH4 (20 мг, 0.54 ммоль) порциями добавляли к раствору этил 4-(5,5-диметил-1,3,2-

диоксаборинан-2-ил)-5-формил-1,3-бензодиоксол-2-карбоксилата (360 мг, 1.08 ммоль) в МеОН (10 мл) в 

0°C под N2. Затем смесь перемешивали в течение 30 мин. Реакцию гасили добавлением H2O и доводили 

до рН=1 с помощью HCl (6н.), экстрагировали EtOAc и объединенную органическую фазу промывали 

рассолом. Органический слой сушили над безводным Na2SO4, фильтровали и концентрировали. Остаток 

растирали с МТВЕ с получением этил 1-гидрокси-3H-[1,3]диоксоло[4,5-g][2,1]бензоксаборол-7-

карбоксилата (200 мг, 60%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: ДМСО 400 МГц δ 9.23 (s, 1H) 7.12 (d, J=7.91 Гц, 1H) 6.89 (d, J=7.91 Гц, 1H) 6.66 (s, 1H) 

4.93 (s, 2Н) 4.24 (q, J=7.07 Гц, 2Н) 1.24 (t, J=7.09 Гц, 3Н) 

4) 1-гидрокси-3H-[1,3]диоксоло[4,5-g][2,1]бензоксаборол-7-карбоновая кислота 

 
LiOH (96 мг, 4 ммоль) порциями добавляли к раствору этил 1-гидрокси-3H-[1,3]диоксоло[4,5-

g][2,1]бензоксаборол-7-карбоксилата (500 мг, 2 ммоль) в ТГФ (6 мл)/H2O (2 мл) при 20°C под N2. Затем 

смесь перемешивали в течение 2 ч. Реакцию гасили добавлением Н2О, экстрагировали EtOAc. Водную 

фазу доводили до рН=1 с помощью HCl (6н.), экстрагировали EtOAc и объединенные органические фазы 

промывали рассолом, сушили и концентрировали. Остаток растирали с МТВЕ с получением 1-гидрокси-

3H-[1,3]диоксоло[4,5-g][2,1]бензоксаборол-7-карбоновой кислоты (200 мг, 40%) в виде желтого твердого 

вещества. 
1
H ЯМР: ДМСО 400 МГц δ 9.22 (s, 1H) 7.09 (d, J=7.72 Гц, 1H) 6.87 (d, J=7.94 Гц, 1H) 6.54 (s, 1H) 

4.93 (s, 2Н). 

5) метил 5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилат 

 
К смеси метил 4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата (CAS 403619-67-0) (1.94 г, 10 

ммоль), пара-формальдегида (660 мг, 22 ммоль) и MgCl2 (1.9 г, 20 ммоль) в ТГФ (50 мл) по каплям до-

бавляли Et3N (2.02 г, 20 ммоль) при 20°C под N2. Затем смесь перемешивали в течение 3 ч при 85°C. Ре-

акцию гасили добавлением H2O, экстрагировали EtOAc и объединенную органическую фазу промывали 

рассолом. Органический слой сушили над безводным Na2SO4, фильтровали и концентрировали. Остаток 

очищали на колонке с получением метил 5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата 

(1 г, 50%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 11.45 (s, 1H) 9.66-9.74 (m, 1H) 7.40 (d, J=8.41 Гц, 1H) 6.59 (d, J=8.41 Гц, 

1H) 5.35 (dd, J=10.73, 6.59 Гц, 1H) 3.76-3.86 (m, 3Н) 3.54 (dd, J=16.06, 10.79 Гц, 1H) 3.35 (dd, J=16.00, 6.46 

Гц, 1H). 

6) метил 7-хлор-5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилат 

 
К раствору метил 5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата (13.6 г, 60 ммоль), 

МеОН (7.7 г, 24 ммоль) в ДХМ (140 мл) по каплям добавляли сульфурилхлорид (32.5 г, 24 ммоль) при 

0°C. Смесь перемешивали при 0°C в течение 16 ч. Реакцию гасили H2O и экстрагировали EtOAc. Объе-

диненные органические слои промывали рассолом. Сушили и концентрировали. Сырой продукт расти-

рали с МТВЕ, с получением метил 7-хлор-5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата 

(6.4 г, 41%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 9.65-9.71 (m, 1H) 7.42 (s, 1H) 5.43 (dd, J=10.69, 6.50 Гц, 1H) 3.82-3.89 (m, 

3Н) 3.61 (dd, J=16.10, 10.80 Гц, 1H) 3.37-3.49 (m, 1Н). 
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7) метил-7-хлор-5-формил-4-(трифторметилсульфонилокси)-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилат 

 
К раствору метил 7-хлор-5-формил-4-гидрокси-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата (6.4 г, 25 

ммоль) и Et3N (10.1 г, 100 ммоль) в ДХМ (70 мл) по каплям добавляли ангидрид трифторметансульфоно-

вой кислоты (10.6 г, 37.5 ммоль) при 0°C. Смесь перемешивали при 0°C в течение 2 ч. Реакцию гасили 

H2O и экстрагировали EtOAc. Объединенные органические слои промывали рассолом, сушили и концен-

трировали. Сырой продукт очищали на колонке (PE:EtOAc=100:1~20:1) с получением метил 7-хлор-5-

формил-4-(трифторметилсульфонилокси)-2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата (5 г, 52%) в виде жел-

того твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 10.04 (s, 1H) 7.90 (s, 1H) 5.49 (dd, J=10.58, 6.17 Гц, 1H) 3.87 (s, 3 Н) 3.79-

3.85 (m, 1H) 3.62-3.71 (m, 1H). 

8) метил-7-хлор-4-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5-формил-2,3-дигидробензофуран-2-

карбоксилат 

 
Смесь метил 7-хлор-5-формил-4-(трифторметилсульфонилокси)-2,3-дигидробензофуран-2-

карбоксилата (6 г, 15.46 ммоль), 2-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5,5-диметил-1,3,2-

диоксаборинана (10.48 г, 46.38 ммоль), KOAc (9.1 г, 92.76 ммоль) и Pd(dppf)Cl2 в диоксане (60 мл) пере-

мешивали при 90°C в течение 1 ч. Реакцию гасили H2O и экстрагировали EtOAc. Объединенные органи-

ческие слои промывали рассолом, сушили и концентрировали. Сырой продукт очищали на колонке 

(PE:EtOAc = 50:1~10:1) с получением метил 7-хлор-4-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5-формил-

2,3-дигидробензофуран-2-карбоксилата (4 г, 74%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 10.04 (s, 1H) 7.74 (s, 1H) 5.36 (dd, J=10.80, 6.84 Гц, 1H) 3.83 (s, 3Н) 3.80 

(s, 4Н) 3.70-3.78 (m, 1H) 3.51-3.58 (m, 1H) 1.11 (br s, 1H) 1.09 (s, 5H). 

9) метил-5-хлор-1-гидрокси-3-метил-7,8-дигидро-3H-фуро[2,3-g][2,1]бензоксаборол-7-карбоксилат 

 
К раствору метил 7-хлор-4-(5,5-диметил-1,3,2-диоксаборинан-2-ил)-5-формил-2,3-

дигидробензофуран-2-карбоксилата (5 г, 14.2 ммоль) в ТГФ (60 мл) по каплям добавляли метилмагний 

бромид (9.5 мл, 28.4 ммоль, 3 M) при 0 °C под N2. Смесь перемешивали при 20°C в течение 16 ч. К реак-

ционной смеси добавляли HCl (4 мл, 6н.). Реакцию гасили Н2О и экстрагировали EtOAc. Объединенные 

органические слои промывали рассолом, сушили и концентрировали. Сырой продукт очищали препара-

тивной ВЭЖХ (ТФУ), CH3CN-H2O) с получением метил 5-хлор-1-гидрокси-3-метил-7,8-дигидро-3H-

фуро[2,3-g][2,1]бензоксаборол-7-карбоксилата (409 мг, 10%) в виде желтого твердого вещества. 
1
H ЯМР: CDCl3 400 МГц δ 7.09 (s, 1H) 5.35 (dd, J=10.58, 6.39 Гц, 1H) 5.25 (qd, J=6.54, 2.43 Гц, 1H) 

3.82 (d, J=1.32 Гц, 3 Н) 3.70-3.79 (m, 1H) 3.53-3.61 (m, 1H) 1.48 (dd, J=6.50, 2.09 Гц, 3Н). 

Соединения 2-3, перечисленные ниже в табл. 3, получали по аналогии с примером 1, упомянутым 

выше. 
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В. Примеры применения. 

Гербицидная активность азинов формулы (I) была продемонстрирована в следующих тепличных 

экспериментах. 

Используемые контейнеры для культивирования представляли собой пластиковые цветочные 

горшки, содержащие суглинистый песок с приблизительно 3,0% гумуса в качестве субстрата. Семена 

тестируемых растений высевали отдельно для каждого вида. 

Для довсходовой обработки активные ингредиенты, которые были суспендированы или эмульгиро-

ваны в воде, наносили непосредственно после посева с помощью насадок для мелкодисперсного распы-

ления. Контейнеры осторожно орошали, чтобы способствовать прорастанию и росту, и затем покрывали 

прозрачными пластиковыми крышками, до тех пор, пока растения не укоренялись. Это покрытие способ-

ствовало равномерному прорастанию тестируемых растений, при условии, что оно не ухудшалось актив-

ными ингредиентами. 

Для послевсходовой обработки тестируемые растения сначала выращивали до высоты от 3 до 8 см, 

в зависимости от особенностей растения, и только затем обрабатывали активными ингредиентами, кото-

рые были суспендированы или эмульгированы в воде. Для этой цели тестируемые растения либо высева-

ли непосредственно и выращивали в одних и тех же контейнерах, либо их сначала выращивали отдельно 

в виде саженцев и пересаживали в тестовые контейнеры за несколько дней до обработки. 

В зависимости от вида растения выдерживали при 10-25°C или 20-35°C, соответственно. 

Тестовый период длился от 2 до 4 недель. В течение этого времени за растениями ухаживали, и 

оценивали их реакцию на отдельные обработки. 

Оценивание проводили с использованием шкалы от 0 до 100. 100 означает отсутствие появления 

растений или полное уничтожение, по крайней мере, наземных фрагментов, а 0 означает отсутствие по-

вреждений или нормальный естественный рост. При значениях по меньшей мере 60 гербицидную актив-

ность называют умеренной, при значениях по меньшей мере 70 гербицидную активность называют хо-

рошей, и при значениях по меньшей мере 85 гербицидную активность называют очень хорошей. 

Растения, использованные в тепличных экспериментах, были следующих видов. 
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Результаты гербицидной активности соединений I против различных видов сорняков и некоторых 

однодольных растений сельскохозяйственных культур при различных нормах расхода приведены в при-

мерах 1-9 ниже. 

Пример 1. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 2, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 90 и 80% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Setaria 

viridis, соответственно. 

Пример 2. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 3, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100 и 100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus и Setaria viridis, соответственно. 

Пример 3. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 4, которое применяли послевсходовым способом, показало 100 

и 100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus и Abutilon theophrasti, соответственно. 

Пример 4. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 5, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Echinocloa crus-galli и Setaria 

viridis, соответственно, и довсходовым способом, показало 95, 80 и 85% гербицидную активность против 

Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Setaria faberi, соответственно. 

Пример 5. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 6, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 98% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Alopecurus 

myosuroides, соответственно и довсходовым способом, показало 80% гербицидную активность против 

Amaranthus retroflexus. 

Пример 6. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 7, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Avena 

fatua, соответственно. 

Пример 7. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 8, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Echinocloa crus-galli и Setaria viri-

dis, соответственно и довсходовым способом, показало 80% гербицидную активность против Setaria faberi. 

Пример 8. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 9, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 98% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Avena fatua, 

соответственно. 

Пример 9. 

При норме расхода 0.25 кг/га, соединение 12, которое применяли послевсходовым способом, пока-

зало 100, 95 и 100% гербицидную активность против Sesbania exaltata, Polygonum convolvulus и Amaran-

thus retroflexus, соответственно. 

Пример 10. 

При норме расхода 0.25 кг/га, соединение 13, которое применяли послевсходовым способом, пока-

зало 100, 85 и 100% гербицидную активность против Sesbania exaltata, Polygonum convolvulus и Amaran-

thus retroflexus, соответственно. 

Пример 11. 

При норме расхода 0.25 кг/га, соединение 14, которое применяли послевсходовым способом, пока-

зало 100% гербицидную активность против Abutilon theophrasti, Sesbania exaltata и Amaranthus retroflexus. 

Пример 12. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 15, которое применяли послевсходовым способом, показало 

90% гербицидную активность против Abutilon theophrasti и Amaranthus retroflexus. 
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Пример 13. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 16, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus. 

Пример 14. 

При норме расхода 2 кг/га, соединение 17, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus. 

Пример 15. 

При норме расхода 1 кг/га, соединение 18, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100 и 90% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus и Setaria viridis, соответственно. 

Пример 16. 

При норме расхода 1 кг/га, соединение 19, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 90% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Setaria viri-

dis. соответственно. 

Пример 17. 

При норме расхода 1 кг/га, соединение 20, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Setaria viridis. 

Пример 18. 

При норме расхода 1 кг/га, соединение 21, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 80 и 80% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Setaria viridis и Alopecurus myo-

suroides, соответственно. 

Пример 19. 

При норме расхода 1 кг/га, соединение 22, которое применяли послевсходовым способом, показало 

100, 100 и 95% гербицидную активность против Amaranthus retroflexus, Abutilon theophrasti и Alopecurus 

myosuroides, соответственно. 

ФОРМУЛА ИЗОБРЕТЕНИЯ 

1. Применение соединения формулы (I) 

 
в которой А представляет собой конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный 

карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный гетероцикл, имеющий 

1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве членов кольца; 

R
1
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
2
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
3
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
5
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
6
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила, (C1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, фенила, фенил-

C1-C6-алкила, где алифатические и фенильные части вышеупомянутых радикалов являются незамещен-

ными, частично или полностью галогенированными; 

или его сельскохозяйственно приемлемые соли, для борьбы с нежелательной растительностью. 

2. Применение по п.1, где А представляет собой конденсированный насыщенный 5- или 6-членный 

гетероцикл, имеющий один или два атома О в качестве члена кольца. 
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3. Применение по п.1, где А представляет собой конденсированный ненасыщенный 5- или 6-

членный гетероцикл, имеющий один или два атома О в качестве членов кольца. 

4. Применение по п.1, где А представляет собой конденсированный насыщенный 5- или 6-членный 

карбоцикл. 

5. Применение по п.1, где А представляет собой конденсированный ненасыщенный 5- или 6-

членный карбоцикл. 

6. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
1
 и R

2
 независимо выбраны из груп-

пы, состоящей из Н и C1-C4-алкила, в частности оба представляют собой Н. 

7. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
3
 выбран из группы, состоящей из 

Н, галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила, в частности Н, Cl и F. 

8. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
4
 выбран из группы, состоящей из 

Н, галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила, в частности Н, CF3, CH3, Cl и F. 

9. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
5
 выбран из группы, состоящей из 

Н, галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила, в частности Н, Cl и F. 

10. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
6
 выбран из группы, состоящей из 

Н и C1-C6-алкила, в частности Н, СН3 и СН2СН3. 

11. Применение по любому из предыдущих пунктов, в котором R
6
 представляет собой Н или CH3, и 

R
4
 выбран из группы, состоящей из галогена, C1-C6-алкила и C1-C6-галогеналкила, в частности Cl и F. 

12. Соединение формулы (I) 

 
в которой А представляет собой конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный 

карбоцикл или конденсированный насыщенный или ненасыщенный 4-7-членный гетероцикл, имеющий 

1, 2 или 3 гетероатома, выбранных из О или S, в качестве членов кольца; 

R
1
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
2
 выбран из группы, состоящей из Н и C1-C6-алкила; 

R
3
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
4
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, 

C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, 

(C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где 

алифатические части вышеупомянутых радикалов являются незамещенными, частично или полностью 

галогенированными; 

R
5
 выбран из группы, состоящей из Н, галогена, ОН, CN, амино, NO2, 

C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила, C1-C6-алкокси, C2-C6-алкенилокси, C2-C6-

алкинилокси, (С1-C6-алкокси)-С1-C6-алкила, (C1-C6-алкокси)-C1-C6-алкокси, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-

алкенила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, где алифатические части вышеупомянутых радикалов явля-

ются незамещенными, частично или полностью галогенированными; 

R
6
 выбран из группы, состоящей из Н, C1-C6-алкила, C3-C6-алкенила, C3-C6-алкинила, (C1-C6-

алкокси)-С1-C6-алкила, (C1-C6-алкокси)-C3-C6-алкенила, (С1-C6-алкокси)-C3-C6-алкинила, фенила, фенил-

C1-C6-алкила, где алифатические и фенильные части вышеупомянутых радикалов являются незамещен-

ными, частично или полностью галогенированными; 

или его сельскохозяйственно приемлемые соли, при условии, что, если А представляет собой цик-

логексан, R
1
, R

2
, R

3
 и R

4
 представляют собой Н, R

6
 не является Н или СН3. 

13. Гербицидная композиция, содержащая гербицидно-активное количество по меньшей мере одно-

го соединения, как определено в любом из пп.1-11 и по меньшей мере один инертный жидкий и/или 

твердый носитель. 

14. Способ борьбы с нежелательной растительностью, который включает обеспечение гербицидно 

эффективного количества по меньшей мере одного соединения формулы (I) или его сельскохозяйственно 

пригодной соли, как определено в любом из пп.1-11, для воздействия на растения, их семена и/или их 

место произрастания. 
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