
(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　一般式（Ｉ）
【化１】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（式中、Ｒ１ は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
アリール基であり、  Ｒ２ はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基
であり、Ｒ３ は反応性カルボキシル基であり、Ｒ４ ～Ｒ７ は各々独立に水素原子、水酸基
、アルキル基、アルコキシ基、アルケニル基、アルケニルオキシ基、アリール基、アリー
ルオキシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ８ Ｒ９ Ｎ－（ここで、Ｒ８ とＲ９ は、各々独立に、
水素原子、アルキル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、ニトロ基
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、及びＲ１ ０ ＯＯＣ－（ここで、Ｒ１ ０ は水素原子、アルキル基、アルケニル基、アリー
ル基、又はアラルキル基を表す）からなる群から選ばれる基を表す。）で表されるアミド
誘導体を塩基性物質と反応させ、次いで分子内環化させることを特徴とする、一般式（ II
）
【化２】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（式中、Ｒ１ 、Ｒ２ 及びＲ４ ～Ｒ８ は一般式（ I）と同一の基を表す。）で表されるキノ
リノン誘導体の製造方法。
【請求項２】
　Ｒ１ が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水酸基を有す
る直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素
数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは
枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のア
ルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ４

、Ｒ５ 及びＲ７ が水素原子であり、Ｒ６ がＲ８ Ｒ９ Ｎ－（ここで、Ｒ８ とＲ９ は各々独立
に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７
～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基を表す）である請求項１に記載のキ
ノリノン誘導体の製造方法。
【請求項３】
　Ｒ１ が水素原子であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基
、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基
、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ４ 、Ｒ５ 及びＲ７ が水素原子であり、Ｒ６

がＲ８ Ｒ９ Ｎ－（ここで、Ｒ８ とＲ９ は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキ
ル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１
２のアシル基を表す）である請求項１に記載のキノリノン誘導体の製造方法。
【請求項４】
　Ｒ１ が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、直鎖状もしく
は枝分れした炭素数１～５の水酸基を有するアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素
数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは
枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のア
ルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ４

、Ｒ５ 及びＲ７ が水素原子であり、Ｒ６ がニトロ基である請求項１に記載のキノリノン誘
導体の製造方法。
【請求項５】
　Ｒ１ が水素原子であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基
、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基
、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ４ 、Ｒ５ 及びＲ７ が水素原子であり、Ｒ６

がニトロ基である請求項１に記載のキノリノン誘導体の製造方法。
【請求項６】
　Ｒ１ が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、直鎖状もしく
は枝分れした炭素数１～５の水酸基を有するアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素
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数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは
枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のア
ルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ４

、Ｒ５ 及びＲ７ が水素原子であり、Ｒ６ が水酸基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～
１０のアルキルオキシ基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニルオキシ
基、又は炭素数７～９のアラルキルオキシ基である請求項１に記載のキノリノン誘導体の
製造方法。
【請求項７】
　塩基性物質が、アルカリ金属アルコキシドであることを特徴とする請求項１～６のいず
れか一つに記載のキノリノン誘導体の製造方法。
【請求項８】
　塩基性物質が、アルカリ金属アミドであることを特徴とする請求項１～６のいずれか一
つに記載のキノリノン誘導体の製造方法。
【請求項９】
　一般式（Ｉ）
【化３】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（式中、Ｒ１ は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
アリール基であり、Ｒ２ はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基で
あり、Ｒ３ は反応性カルボキシル基であり、Ｒ４ 、Ｒ５ 及びＲ７ は、水素原子であり、Ｒ

６ はＲ８ Ｒ９ Ｎ－（ここで、Ｒ８ とＲ９ は各々独立に、水素原子、アルキル基、アルケニ
ル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）又はニトロ基を表す。）で表されるアミド誘
導体。
【請求項１０】
　Ｒ１ が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水酸基を有す
る直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素
数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは
枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のア
ルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ８

とＲ９ は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケ
ニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基である請求項９に
記載のアミド誘導体。
【請求項１１】
　Ｒ１ が水素原子であり、Ｒ２ が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基
、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基
、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ８ とＲ９ は各々独立に、水素原子、炭素数
１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、
又は炭素数２～１２のアシル基である請求項１０に記載のアミド誘導体。
【請求項１２】
　Ｒ１ が、水素原子、又は直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基であり、
Ｒ２ が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れし
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た炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラ
ルキル基である請求項１０に記載のアミド誘導体。
【発明の詳細な説明】
【０００１】
【発明の属する技術分野】
本発明は、医薬品、特に抗アレルギー剤として有用なキノリノン誘導体の簡便な製造方法
、該製造方法の中間体として有用な新規なアミド誘導体に関する。
【０００２】
【従来の技術】
本発明者らは、７位に置換基を有するキノリノン誘導体及びその生理学的に許容される塩
が、即時型及び遅延型アレルギーの両者の治療に有効で、且つ副作用が少ない薬剤として
極めて有用であることを見出し、特開平０９－１００２６７号公報、及び特開平０９－２
５５６５９号公報に既に報告した。これらのキノリノン誘導体及びその製造方法としては
、特開平０９－１００２６７号公報、及び特開平０９－２５５６５９号公報に下記の製造
方法が開示されている。
【０００３】
【化５】
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【０００４】
【化６】
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【０００５】
しかしながら、これらに開示された製造方法では、特に３位に置換基を有する化合物を製
造する際には、保護基の導入、脱保護、置換基導入、及び脱保護等の複雑な反応経路を経
なければならず、工業的な製造方法として必ずしも満足すべきものではなかった。
【０００６】
その他のキノリノン誘導体及びその製造方法としては、例えば、キノリンの含窒素環の３
位及び４位に置換基を有し、芳香族環に置換基を有しないキノリノン化合物としては、モ
ナーシェフテ　フォー　ケミー、９８巻（１）、１００～１０４頁、１９６７年（Ｍｏｎ
ａｔｓｈ .Ｃｈｅｍ .，９８（１）、１００～１０４、１９６７）に、３－メトキシ－４－
ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－エトキシ－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、３，４－ジメトキシ－２（１Ｈ）－キノリノンの赤外吸収スペクトルデータの
記載がある。
【０００７】
モナーシェフテ　フォー　ケミー、９９巻（６）、２１５７～２１６６頁、１９６８年（
Ｍｏｎａｔｓｈ .Ｃｈｅｍ .，９９（６）、２１５７－２１６６、１９６８）には、３，４
－ジヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン及び３，４－ジヒドロキシ－１－フェニル－２
（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載がある。
【０００８】
またリービッヒ　アナーレン　ケミー　９、１５４５～１５５１頁、１９７３年（Ｌｉｅ
ｂｉｇｓ　Ａｎｎ .Ｃｈｅｍ .，９，１５４５－１５５１，１９７３）には、３，４－ジヒ
ドロキシ－１－フェニル－２（１Ｈ）－キノリノン及び３，４－ジアセトキシ－１－フェ
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ニル－２（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載がある。
【０００９】
更に、ケミッシュ　ベリヒテ　１０６、１５３７～１５４８頁、１９７３年（Ｃｈｅｍ .
Ｂｅｒ .１０６、１５３７－１５４８、１９７３）には、３，４－ジヒドロキシ－１－メ
チル－２（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載があり、ツワイトシュリフト（Ｚ .Ｎａｔ
ｕｒｆｏｒｓｃｈ .、Ｂ；Ａｎｏｒｇ .Ｃｈｅｍ .，Ｏｒｇ .Ｃｈｅｍ .，３３Ｂ（４）４２
９－４３２，１９７８）にも、３，４－ジヒドロキシ－１－フェニル－２（１Ｈ）－キノ
リノンの製造法の記載がある。
【００１０】
モナーシェフテ　フォー　ケミー、１１５（２）、２３１～２４２頁、１９８４年（Ｍｏ
ｎａｔｓｈ .Ｃｈｅｍ .，１１５（２）、２３１－２４２、１９８４）には、３，４－ジヒ
ドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－メトキシ－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノ
リノン、３－エトキシ－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－プロポキシ－４
－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、
【００１１】
３－トリフロロアセトキシ－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－アセトキシ
－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－アセトキシ－４－ヒドロキシ－１－メ
チル－２（１Ｈ）－キノリノン、３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ
）－キノリノンの製造法の記載がある。
【００１２】
また、フォスフォラス　アンド　サルファー　２１（１）、４７～５２頁、１９８４年（
Ｐｈｏｓｐｈｏｒｕｓ　ａｎｄ　ｓｕｌｆｕｒ，２１（１）、４７－５２、１９８４）に
は、３，４－ジヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン３－ジメチルフォスフェート、３－
ヒドロキシ－４－メトキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－ジメチルフォスフェート、３
，４－ジヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン３－ジエチルフォスフェート、３，４－ジ
ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、３－ジイソプロピルフォスフェート及びこれら化
合物のＮ－メチル体の記載がある。
【００１３】
フェブス　レターズ、２４６（１－２）、１１３～１１６頁、１９８９年（ＦＥＢＳ　Ｌ
ｅｔｔ .，２４６（１－２）、１１３－１１６、１９８９）には、３，４－ジヒドロキシ
－２（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載がある。またファイトケミストリー、２８（５
）、１５１７～１５１９頁、１９８９年（Ｐｈｙｔｏｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，２８（５），
１５１７－１５１９，１９８９）には、クラウセナ　アニサタ（Ｃｌａｕｓｅｎａ　ａｎ
ｉｓａｔａ）からの抽出物として、３，４－ジメトキシ－２（１Ｈ）－キノリノン及び３
，４－ジメトキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノンの記載がある。
【００１４】
キノリノンの芳香族環に置換基を有するものとしては、インデアン　ジャーナル　オブ　
ケミストリー , Ｓｅｃｔ，Ｂ，１５Ｂ（５）、４４０～４４４頁、１９７７年（Ｉｎｄｉ
ａｎ　Ｊ .Ｃｈｅｍ .，Ｓｅｃｔ .Ｂ，１５Ｂ（５）、４４０－４４４、１９７７）に、ク
ロロキロン　スイエテニア　ＤＣ（Ｃｈｌｏｒｏｘｙｌｏｎ　ｓｗｉｅｔｅｎｉａ　ＤＣ
）の樹皮より得られた化合物として、３，４－ジメトキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、８
－メトキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン及び
そのメチルエーテル体である８－メトキシ－３，４－ジメトキシ－１－メチル－２（１Ｈ
）－キノリノンの記載がある。
【００１５】
また、インデアン　ジャーナル　オブ　ケミストリー , Ｓｅｃｔ，Ｂ，２２Ｂ（１２）、
１２５４～１２５６頁、１９８３年（Ｉｎｄｉａｎ　Ｊ .Ｃｈｅｍ .，Ｓｅｃｔ .Ｂ，２２
Ｂ（１２）、１２５４－１２５６、１９８３）には、８－メトキシ－３－メトキシ－４－
ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノン、８－メトキシ－３，４－ジメトキシ－１－メチル
－２（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載がある。
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【００１６】
また、ジャーナル　オブ　ヘテロサイクリック　ケミストリー　２２、１０８７～１０８
８頁、１９８５年（Ｊ .Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍ .，２２，１９８５）には、
３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－メトキシ－
３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノンの製造法の記載が
あり、
【００１７】
ジャーナル　オブ　ナチュラル　プロダクツ、５８（４）、５７４～５７６頁、１９９５
年（Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｎａｔｕｒａｌ　Ｐｒｏｄｕｃｔｓ，５８（４），５７４－
５７６，１９９５）には、エリオステモン　ガルドネリ（Ｅｒｉｏｓｔｅｍｏｎ　ｇａｒ
ｄｎｅｒｉ）から得られた成分として、８－メトキシ－３，４－ジヒドロキシ－２（１Ｈ
）－キノリノンの記載がある。しかしながら、上述のように、キノリノン誘導体の芳香族
環の置換基としては、メトキシ基が知られているのみである。
【００１８】
また、米国特許５３７８６９４号公報（ＷＯ９２／０４３２８、特公平６－５０２８４５
号公報）には、３位置換基としてカルボニル基、４位置換基として、水酸基あるいはアル
コキシ基の導入されたキノリノン誘導体及び該化合物の抗ウィルス作用及び抗高血圧活性
についての記載がある。
【００１９】
また米国特許５４１２１０４号公報（ＷＯ９２／０４３２７、特公平７－１１０８５３号
公報）には、３位置換基としてカルボニル基を有する置換基、４位置換基として、アルコ
キシ基、カルボニルオキシ基、アミノ基の置換したキノリノン誘導体及び該化合物の抗ウ
ィルス作用について記載があり、欧州特許０４５９５６１Ａ２号公報には、３位置換基と
して、カルボニル基を含む置換基、４位は互変異性体である４－ケトン体として２，４－
ジオキソテトラヒドロキノリン誘導体についての記載がある。
【００２０】
欧州特許０４８１６７６Ａ１号公報には、３位置換基として、置換基を有する芳香族基、
４位置換基として、水酸基を有するキノリノン誘導体について記述があり、米国特許４１
２４５８７号公報には、３位置換基として、スルフィニル基、４位置換基として、水酸基
を有するキノリノン誘導体について記述があり、米国特許４１２７５７４号公報には、３
位置換基として、スルホニル基、４位置換基として、水酸基を有するキノリノン誘導体に
ついて記述がある。
【００２１】
ＷＯ９６／０４２８８には、５，７－ジメチル－４－ヒドロキシ２－（１Ｈ）－キノリノ
ン、５，７－ジクロロ－４－ヒドロキシ－２（１Ｈ）－キノリノンの記載があり、更に、
米国特許５１７９１０７号公報及び米国特許５１９０９５６号公報には芳香族環に置換基
を有し、３位及び４位の炭素に直接酸素が結合した、極めて広い範囲のキノリノン誘導体
の組合せが概念的に記載されている。
これらの米国特許に具体的に開示されたキノリノン誘導体は、３位と４位に存在する置換
基が、同一の置換基である特徴を有し、且つ、抗ウイルス活性を有することが開示されて
いる。
【００２２】
【発明が解決しようとする課題】
本発明が解決しようとする課題は、医薬品、特に抗アレルギー剤として有用なキノリノン
誘導体の簡便な工業的製造方法、該製造方法に用いる中間体として有用なアミド誘導体を
提供することにある。
【００２３】
【課題を解決するための手段】
本発明者らは、上記の課題を達成する為に、キノリノン誘導体の簡便な製造方法の検討を
行い、中間体として一般式（Ｉ）で表されるアミド誘導体を用い、該アミド誘導体を塩基
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性化合物を用いて分子内環化させることにより、目的とする種々のキノリノン誘導体が高
収率で得られること、更に該キノリノン誘導体が抗アレルギー剤として極めて有用である
ことを見出し、本発明を完成するに至った。
【００２４】
即ち、本発明は、
（１）一般式（Ｉ）
【００２５】
【化７】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【００２６】
（式中、Ｒ 1は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
アリール基であり、Ｒ 2はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基で
あり、Ｒ 3は反応性カルボキシル基であり、Ｒ 4～Ｒ 7は各々独立に水素原子、水酸基、ア
ルキル基、アルコキシ基、アルケニル基、アルケニルオキシ基、アリール基、アリールオ
キシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は、各々独立に、水素原子
、アルキル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、ニトロ基、及びＲ

1 0ＯＯＣ－（ここで、Ｒ 1 0は水素原子、アルキル基、アルケニル基、アリール基、又はア
ラルキル基を表す）からなる群から選ばれる基を表す。）
で表されるアミド誘導体を塩基性物質と反応させ、次いで分子内環化させることを特徴と
する、一般式（ II）
【００２７】
【化８】
　
　
　
　
　
　
　
　
【００２８】
（式中、Ｒ 1 、 Ｒ 2及びＲ 4～Ｒ 7は一般式（ I）と同一の基を表す。）
で表されるキノリノン誘導体の製造方法と、
【００２９】
（２）Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水酸基を
有する直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした
炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖状もし
くは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０
のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、
Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6がＲ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、
水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９
のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基を表す）である（１）に記載のキノリノ

10

20

30

40

50

(9) JP 3900720 B2 2007.4.4



ン誘導体の製造方法と、
【００３０】
（３）Ｒ 1が水素原子であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル
基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール
基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が
Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、
炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のア
シル基を表す）である（１）に記載のキノリノン誘導体の製造方法と、
【００３１】
（４）Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、直鎖状も
しくは枝分れした炭素数１～５の水酸基を有するアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした
炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖状もし
くは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０
のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、
Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6がニトロ基である（１）に記載のキノリノン誘導
体の製造方法と、
【００３２】
（５）Ｒ 1が水素原子であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル
基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール
基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が
ニトロ基である（１）に記載のキノリノン誘導体の製造方法と、
【００３３】
（６）Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、直鎖状も
しくは枝分れした炭素数１～５の水酸基を有するアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした
炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖状もし
くは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０
のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、
Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が水酸基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～
１０のアルキルオキシ基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニルオキシ
基、又は炭素数７～９のアラルキルオキシ基である（１）に記載のキノリノン誘導体の製
造方法と、
【００３４】
（７）塩基性物質が、アルカリ金属アルコキシドであることを特徴とする（１）～（６）
のいずれか一つに記載のキノリノン誘導体の製造方法と、
（８）塩基性物質が、アルカリ金属アミドであることを特徴とする（１）～（６）のいず
れか一つに記載のキノリノン誘導体の製造方法と、
（９）一般式（Ｉ）
【００３５】
【化９】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【００３６】
（式中、Ｒ 1は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
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アリール基であり、Ｒ 2はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基で
あり、Ｒ 3は反応性カルボキシル基であり、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7は、水素原子であり、Ｒ 6は
Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、アルキル基、アルケニル基、ア
ラルキル基、又はアシル基を表す）又はニトロ基を表す。）
で表されるアミド誘導体と、
【００３７】
（１０）Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水酸基
を有する直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れし
た炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖状も
しくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１
０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり
、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のア
ルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基である（９）
に記載のアミド誘導体と、
【００３８】
（１１）Ｒ 1が水素原子であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキ
ル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリー
ル基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素
数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基
、又は炭素数２～１２のアシル基である（１０）に記載のアミド誘導体と、
【００３９】
（１２）Ｒ１ が、水素原子、又は直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基で
あり、Ｒ２ が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝
分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９
のアラルキル基である（１０）に記載のアミド誘導体とを含むものである。
【００５０】
【発明の実施の形態】
本発明の一般式（Ｉ）におけるＲ 1は、水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル
基、アルケニル基、アリール基であり、Ｒ 2は、アルキル基、アルケニル基、アリール基
、又はアラルキル基である。
【００５１】
Ｒ 1に関しては、Ｒ 1のアルキル基は、直鎖状でも枝分かれしたアルキル基でも良い。具体
的には、例えば、メチル基、エチル基、プロピル基、イソプロピル基、ｎ－ブチル基、ｓ
－ブチル基、ｎ－ペンチル基、ヘキシル基、ｎ－ヘプチル基、オクチル基等が挙げられ、
好ましくは炭素数１～９、より好ましくは炭素数１～７のアルキル基が挙げられる。
【００５２】
また、水酸基を有するアルキル基のアルキル基は直鎖状でも枝分かれしたものであっても
よく、例えば、ヒドロキシメチル基、２－ヒドロキシエチル基、３－ヒドロキシプロピル
基、４－ヒドロキシブチル基、６－ヒドロキシペンチル基、１－ヒドロキシエチル基等の
水酸基１個有するもの、１，２－ジヒドロキシエチル基、２，３－ジヒドロキシプロピル
基等の２個の水酸基を有する基であってもよい。
【００５３】
アルケニル基は、直鎖状でも枝分かれしたアルケニル基でも良く、例えばビニル基、プロ
ペニル基、ヘキセニル基、オクテニル基、プレニル基等が挙げられ、好ましくは炭素数２
～９、より好ましくは炭素数３～７のアルケニル基が挙げられる。アリール基は、例えば
フリル基、ピリジル基、フェニル基、置換基を有してもよいフェニル基が挙げられる。置
換基を有したフェニル基の例としては、例えばｐ－メチルフェニル基、ｐ－メトキシフェ
ニル基、ｐ－ヒドロキシフェニル基、３ , ４－ジメトキシフェニル基等が挙げられ、好ま
しくはフェニル基である。
【００５４】
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また、アラルキル基は、ベンジル基、置換されたベンジル基（例えば、ｐ－メトキシベン
ジル基、ｐ－ヒドロキシベンジル基、３ , ５－ジメチルベンジル基等）のアラルキル基が
挙げられ、好ましくはベンジル基である。
【００５５】
Ｒ 2に関しては、アルキル基は、直鎖状でも枝分かれしたアルキル基でも良い。具体的に
は、例えば、メチル基、エチル基、プロピル基、イソプロピル基、ｎ－ブチル基、ｓ－ブ
チル基、ｎ－ペンチル基、ヘキシル基、ｎ－ヘプチル基、オクチル基、ｎ－デシル基等が
挙げられ、好ましくは炭素数１～１０、より好ましくは炭素数１～８のアルキル基が挙げ
られる。
【００５６】
アルケニル基の例としては、直鎖状でも枝分かれしたアルケニル基でも良く、例えばビニ
ル基、プロペニル基、ヘキセニル基、オクテニル基、プレニル基、ゲラニル基等が挙げら
れ、好ましくは炭素数２～１０、より好ましくは炭素数３～８のアルケニル基が挙げられ
る。アリール基は、例えばフリル基、ピリジル基、フェニル基、置換基を有してもよいフ
ェニル基が挙げられる。置換基を有したフェニル基の例としては、例えばｐ－メチルフェ
ニル基、ｐ－メトキシフェニル基、ｐ－ヒドロキシフェニル基、３ , ４－ジメトキシフェ
ニル基等が挙げられるが、好ましくはフェニル基である。
【００５７】
また、アラルキル基の例としては、ベンジル基、置換されたベンジル基（例えば、ｐ－メ
トキシベンジル基、ｐ－ヒドロキシベンジル基、３ , ５－ジメチルベンジル基等）のアラ
ルキル基が挙げられるが、好ましくはベンジル基である。
【００５８】
本発明の一般式（Ｉ）におけるＲ 3は、反応性カルボキシル基であり、より具体的には、
炭素アニオンとの反応性を有するカルボキシル基であり、具体的には、カルボキシル基、
カルボン酸エステル基、カルボン酸チオエステル基、カルボン酸ハライド等を挙げること
が出来る。特に好ましくは、カルボン酸エステル基である。
【００５９】
本発明の一般式（Ｉ）におけるＲ 4～Ｒ 7は各々独立に、水素原子、水酸基、アルキル基、
アルコキシ基、アルケニル基、アルケニルオキシ基、アリール基、アリールオキシ基、ア
ラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、アルキル基
、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、ニトロ基、Ｒ 1 0ＯＯＣ－（ここ
で、Ｒ 1 0は水素原子、アルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基を表す
。）である。
【００６０】
ここで言う、アルキル基、アルケニル基、アリール基、アラルキル基は、既に説明したも
のと同じであり、アルキルオキシ基、アルケニルオキシ基、アラルキルオキシ基における
アルキル基、アルケニル基、アラルキル基も同じ意味を表す。
【００６１】
また、本発明の一般式（Ｉ）におけるＲ 8、Ｒ 9におけるアシル基は、例えばアセチル基、
プロピオニル基、ブチリル基等で表されるアルカノイル基、又はベンゾイル基が挙げられ
る。ベンゾイル基は置換基を有しても良く、例えば、ｐ－ヒドロキシベンゾイル基、ｐ－
メトキシベンゾイル基、２，４－ジヒドロキシベンゾイル基、２，４－ジメトキシベンゾ
イル基等が挙げられる。
【００６２】
また、シンナモイル基、又は置換されたシンナモイル基でもよく、例えば、置換されたシ
ンナモイル基としては、２－ヒドロキシシンナモイル基、３－ヒドロキシシンナモイル基
、４－ヒドロキシシンナモイル基、３，４－ジヒドロキシシンナモイル基、４－ヒドロキ
シ－３－メトキシシンナモイル基、３－ヒドロキシ－４－メトキシシンナモイル基、３，
５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル基、３，４，５－トリメトキシシンナモイ
ル基等が挙げられる。
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【００６３】
本発明の一般式（ I）におけるＲ 1 0は、アルキル基、アルケニル基、アリール基、アラル
キル基より選ばれる基を表すが、これらも前記と同義である。
【００６４】
次に、本発明に関わるキノリノン誘導体の製造方法を説明する。
【００６５】
本発明の一般式（ II）で表されるキノリノン誘導体は、以下の反応経路に従って製造する
ことができる。
【００６６】
【化１１】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【００６７】
尚、反応経路中の化学式のＲ 1～Ｒ 7は前記と同義である。本発明の製造法は、一般式（ I
）で表されるアミド誘導体と塩基性物質とを反応させ、次いで分子内環化反応を行うこと
を特徴とする。本発明に用いられる塩基性物質としては、例えば、アルカリ金属、アルカ
リ金属アルコキシド、アルカリ土類金属アルコキシド、アルカリ金属水素化物、アルカリ
土類金属水素化物、アルカリ金属アミド等の種々の化合物を挙げることが出来る。
【００６８】
例えば、アルカリ金属としては、ナトリウム、カリウム等のアルカリ金属を、アルカリ金
属アルコキシドとしては、メトキシナトリウム、エトキシナトリウム、ｔ－ブトキシナト
リウム、ｔ－ブトキシカリウム等の塩基性物質を、アルカリ土類金属アルコキシドとして
は、メトキシマグネシウム、エトキシマグネシウム、ｔ－ブトキシマグネシウム、メトキ
シカルシウム、エトキシカルシウム、ｔ－ブトキシカルシウム、メトキシバリウム、エト
キシバリウム、ｔ－ブトキシバリウム等を挙げることが出来る。
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【００６９】
また、アルカリ金属水素化物としては、水素化リチウム、水素化ナトリウム、水素化カリ
ウム等のアルカリ金属水素化物を、アルカリ土類金属水素化物としては、水素化カルシウ
ム等のアルカリ土類金属水素化物を挙げることが出来る。更に、アルカリ金属アミドとし
ては、リチウムアミド、ナトリウムアミド、カリウムアミド、リチウムジイソプロピルア
ミド、リチウムビス（トリメチルシリル）アミド、ナトリウムビス（トリメチルシリル）
アミド、カリウムビス（トリメチルシリル）アミド等を挙げることが出来る。
【００７０】
これらの内でも、塩基性物質としては、特にアルカリ金属アルコキシドやアルカリ金属ア
ミドが好ましい。
また、環化反応に必要な塩基性物質の量は、通常、反応させるアミド誘導体に対し、１～
５倍モル用いることが出来るが、２～３倍モルが好ましい。例えば、塩基性物質として水
素化ナトリウム、或いはｔ－ブトキシカリウム、もしくはリチウムジイソプロピルアミド
を用いた場合には、アミド誘導体に対して、通常２倍モル用いれば十分である。
【００７１】
しかしながら、窒素原子に水素原子が置換した化合物の場合には、４倍モル用いても目的
とする環化反応は進行せず、Ｒ 1は本発明に関わる前記記載の置換基であることが重要で
ある。例えば、２－［（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを４
倍モルの水素化ナトリウムとＴＨＦ中で反応させた場合は、環化反応は進行しない。
【００７２】
しかし、Ｒ 1がメチル基の場合、即ち、窒素原子上にエチル基の置換された化合物（２－
［Ｎ－エチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル）の場
合には、同様の条件で２倍モルの水素化ナトリウムを用いることにより、高収率で目的と
するキノリノン誘導体が得られる。また、Ｒ 2が水素原子の場合には、本発明で目的とす
る環化反応は進行しない。
【００７３】
本発明の製造方法における反応は、反応を阻害しない有機溶媒中で行い、例えば、ベンゼ
ン、トルエン等の炭化水素系溶媒、メタノール、エタノール、プロパノール、イソプロパ
ノール、ｔ－ブタノール等のアルコール系溶媒、ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン
、１ ,２－ジメトキシエタン等のエーテル系溶媒、Ｎ ,Ｎ－ジメチルホルムアミド、１－メ
チル－２－ピロリジノン等のアミド系溶媒が挙げられる。
【００７４】
用いる塩基性物質の種類により、好ましい有機溶媒も異なるが、例えば、アルカリ金属ア
ルコキシドの場合には、一般にアルコール系溶媒が好ましく、アルカリ金属アミドである
リチウムアミド、ナトリウムアミド、カリウムアミドを用いる際には、アンモニアを溶媒
として用いることが出来る。
【００７５】
反応温度は、用いる塩基性物質、並びに反応溶媒の種類によっても異なるが、一般に－８
０℃～１００℃、好ましくは、－５０℃～５０℃であり、反応時間は、通常１～５時間で
ある。
【００７６】
本発明のアミド誘導体は、（化１１）に示される如く一般式（ III）で表されるアミン誘
導体のアミド化を行うことにより製造することが出来る。但し、一般式（ III）で表され
るアミン誘導体において、Ａが水素原子である場合、アミド化後アルキル化等を行い一般
式（ I）で表されるアミド誘導体を製造する。また、一般式（ I）で表されるアミド誘導体
の置換基Ｒ 4～Ｒ 7は、一般式（ III）で表されるアミン誘導体に既に導入されている場合
もあれば、一般式（ III）で表されるアミン誘導体のアミド化後、置換基Ｒ 4～Ｒ 7を導入
することもできる。
【００７７】
例えば、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５
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－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチルの場合、２－［
Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ安息香酸エチルと３
,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシ桂皮酸を反応させる事により製造できる。
【００７８】
アミン誘導体のアミド化のアミド化剤として、一般式（ IV）で表されるカルボン酸ハライ
ド、もしくは一般式（ V）で表されるカルボン酸が挙げられる。
【００７９】
一般式（ IV）で表されるカルボン酸ハライドを用いる場合には、反応は、有機溶媒中で行
うことが好ましく、用いる有機溶媒としては、例えば、ベンゼン、トルエン、キシレン等
の炭化水素系溶媒、ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、１ ,２－ジメトキシエタン
等のエーテル系溶媒、Ｎ ,Ｎ－ジメチルホルムアミド、１－メチル－２－ピロリジノン等
のアミド系溶媒を挙げることが出来る。
【００８０】
また、反応を促進させる物質の添加は特に必要とはしないが、促進剤としてアミン類、例
えばトリエチルアミンやピリジン等の塩基性物質を添加することもできる。反応時間は、
用いる試薬の種類及び反応温度により異なるが、通常３０分～３時間である。反応温度は
、－１０℃～１００℃、好ましくは、０℃～５０℃である。ここで用いられるカルボン酸
ハライドは、塩化物、臭素化物、ヨード化物を挙げることが出来るが、塩化物が好適であ
る。
【００８１】
また、一般式（ V）で表されるカルボン酸誘導体との反応によっても、目的とする一般式
（ I）で表されるアミド誘導体を得ることが出来る。この場合には、有機溶媒中で酸触媒
の存在下に反応を行うことにより、目的とするアミド誘導体を得ることが出来る。用いる
有機溶媒としては、例えば、ベンゼン、トルエン、キシレン等の炭化水素系溶媒が好まし
い。
【００８２】
酸触媒としては、通常の脱水反応によるアミド合成に用いられる酸類が好ましく、例えば
、塩酸、硫酸等の鉱酸類、パラトルエンスルホン酸、メタンスルホン酸、トリフロロメタ
ンスルホン酸等の有機酸類を用いることが出来る。この反応では、反応中に生成する水を
系外に除きながら反応を行うことが望ましい。反応時間は、用いる試薬の種類及び反応温
度により異なるが、通常１～１０時間である。反応温度は５０℃～１４０℃で、好ましく
は、９０℃～１２０℃である。
本発明の新規なアミド誘導体は、
一般式（ I）
【００８３】
【化１２】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【００８４】
（式中、Ｒ 1は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
アリール基であり、Ｒ 2はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基で
あり、Ｒ 2はオキシカルボニル基であり、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7は、水素原子であり、Ｒ 6はＲ 8

Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、アルキル基、アルケニル基、アラ
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ルキル基、又はアシル基を表す）又はニトロ基を表す。）で表されるアミド誘導体である
。
【００８５】
詳しくは、　Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水
酸基を有する直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分
れした炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数５～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖
状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２
～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基で
あり、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０
のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基であるア
ミド誘導体である。
【００８６】
または、Ｒ 1が水素原子であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキ
ル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリー
ル基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素
数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基
、又は炭素数２～１２のアシル基であるアミド誘導体である。
【００８７】
更に詳しくは、Ｒ 1が、水素原子、又は直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキ
ル基であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もし
くは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数
７～９のアラルキル基であるアミド誘導体である。
【００８８】
本発明におけるアミド誘導体の具体的な例としては、例えば、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（
メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（
メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（
エトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（
プロポキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００８９】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エ
チル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息
香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（デシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－
安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］アミノ
］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００９０】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安
息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］
－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）ア
ミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）
アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－メトキシフェ
ノキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［
（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００９１】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３ , ４－ジメチルフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－ニ
トロ－安息香酸エチル、２－［  Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］
－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオ
キシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（
３ , ４－ジメチルベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
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【００９２】
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル
、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル
、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香
酸エチル、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ
－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］ア
ミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００９３】
２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安
息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］
－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）ア
ミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）
アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（４－メトキシフェ
ノキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［
（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００９４】
２－［Ｎ－ヘキシル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸
エチル、２－［［Ｎ－オクチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］ア
ミノ］］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－デシル－Ｎ－（ブトキシアセチル）
アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（エトキ
シアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
【００９５】
２－［Ｎ－（３－ブテニル）－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息
香酸エチル、２－［Ｎ－（５－ヘキセニル）－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－
ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチ
ル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（エトキシアセ
チル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プレニル－Ｎ－［（５－ヘキ
セニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、
【００９６】
２－［Ｎ－ベンジル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸
エチル、２－［Ｎ－ベンジル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］アミ
ノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（メトキシア
セチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（エトキシア
セチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（プロポキシ
アセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【００９７】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エ
チル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息
香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］アミノ］－
４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ）アセチ
ル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【００９８】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－
安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－４－ア
ミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－４－
アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－メトキシフェノキシ）アセチ
ル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【００９９】
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２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－アミ
ノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４
－アミノ－安息香酸エチル、２－［［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキ
シ）アセチル］アミノ］］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（メ
トキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、
【０１００】
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル
、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル
、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香
酸エチル、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ
－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］ア
ミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【０１０１】
２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－安
息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］
－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）ア
ミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）
アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（４－メトキシフェ
ノキシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【０１０２】
２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－アミ
ノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ヘキシル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－
４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－オクチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオ
キシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル
）－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－（３
－ブテニル）－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、
【０１０３】
２－［Ｎ－（５－ヘキセニル）－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息
香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］
－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）
アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プレニル－Ｎ－［（５－ヘキセニル
オキシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ベンジル－Ｎ－
［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル
、
【０１０４】
２－［Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ
－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ヘキシ
ルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４
－ヘキシルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）ア
ミノ］－４－ヘキシルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセ
チル）アミノ］－４－ヘキシルアミノ－安息香酸エチル、
【０１０５】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－ヘキシルアミノ－安
息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ヘキ
シルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセ
チル］アミノ］－４－ヘキシルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３
－ブテニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－オクチルアミノ－安息香酸エチル、２－［
Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－デシルアミノ－安息香酸エチル、
【０１０６】
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２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－オクチル
アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］
－４－オクチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル
）アミノ］－４－オクチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－メ
トキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－オクチルアミノ－安息香酸エチル、２－［
［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］］－４－オクチ
ルアミノ－安息香酸エチル、
【０１０７】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ビニルアミノ－安息香酸エ
チル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－（２－プロペ
ニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオ
キシ）アセチル］アミノ］－４－（２－プロペニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ
－エチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香
酸メチル、
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ
－安息香酸メチル、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－（５
－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）
アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－
（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル
、２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（５－ヘキセニ
ルアミノ）－安息香酸エチル、
【０１０８】
２－［Ｎ－プロピル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（５－
ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ
）アセチル］アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブ
チル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（５－ヘキセニル）ア
ミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－
４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－（フェノキシ
アセチル）アミノ］－４－（５－ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、
【０１０９】
２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（４－メトキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－４－（５－
ヘキセニル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ブチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェ
ノキシ）アセチル］アミノ］－４－ゲラニルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ヘキシ
ル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ゲラニルアミノ－安息香酸エチル、
２－［Ｎ－オクチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４
－ゲラニルアミノ－安息香酸エチル、
【０１１０】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸
メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－
安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－アセチ
ルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４
－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル
）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、
【０１１１】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安
息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］アミノ］
－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキ
シ）アセチル］アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ
－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチ
ル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ
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－安息香酸エチル、
【０１１２】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香
酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－メトキシフェノキシ）アセチル］アミノ］－
４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェ
ノキシ）アセチル］アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－（２－プロペニル）アミノ－安息香酸
エチル、
【０１１３】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－
アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（エトキシアセ
チル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－（３－ブテニル）－
Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ
－（５－ヘキセニル）－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息
香酸エチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］
－４－アセチルアミノ－安息香酸エチル、
【０１１４】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ベンゾイルアミノ－
安息香酸エチル、２－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－
ベンゾイルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－プレニル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキ
シ）アセチル］アミノ］－４－ベンゾイルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－ゲラニル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ
－ベンジル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルアミノ－安息香酸
エチル、
【０１１５】
２－［Ｎ－ベンジル－Ｎ－［（４－ヒドロキシベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４
－ベンジルアミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミ
ノ］－４－シンナモイルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（エトキシア
セチル）アミノ］－４－シンナモイルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－
（プロポキシアセチル）アミノ］－４－（３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモ
イル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］
－４－（３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル、
【０１１６】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ ,５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（
オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシン
ナモイル）アミノ］－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキ
シ）アセチル］アミノ］－４－（４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル
、
【０１１７】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３－ブテニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（３ ,４－
ジヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（５－
ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（３－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－
安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－４－（
３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ
－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ－メチル－アセチル）アミノ－
安息香酸メチル、
【０１１８】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ ,Ｎ－ジメチル）アミ
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ノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（プロポキシアセチル）アミノ］－４－（
Ｎ ,Ｎ－ジメチル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチ
ル）アミノ］－４－（Ｎ ,Ｎ－ジメチル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－
Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ ,Ｎ－ジメチル）アミノ－安息香酸
エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ ,Ｎ－
ジメチル）アミノ－安息香酸エチル、
【０１１９】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（２－プロペニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（Ｎ－メ
チル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（３－ブテニ
ルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（Ｎ－エチル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香酸エ
チル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（５－ヘキセニルオキシ）アセチル］アミノ］－４－（
Ｎ－エチル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニ
ルオキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ－ブチル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香酸エチ
ル、
【０１２０】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－４－［Ｎ－（２－プロペニル
）－Ｎ－アセチル］アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－メトキシ
フェノキシ）アセチル］アミノ］－４－（Ｎ－ゲラニル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香
酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－［（４－ヒドロキシフェノキシ）アセチル］アミノ］
－４－（Ｎ－ベンジル－Ｎ－アセチル）アミノ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ
－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ－メチル－Ｎ－ベンジル）アミノ－安
息香酸エチル、
【０１２１】
２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－デシル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（デシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチ
ル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香
酸メチル、２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニ
トロ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－Ｎ－（メトキシアセチル
）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸メチル、
【０１２２】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチル
、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸
メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安
息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安
息香酸メチル、２－［Ｎ－（３－ヒドロキシプロピル）－Ｎ－（メトキシアセチル）アミ
ノ］－４－アミノ－安息香酸メチル、
【０１２３】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルアミノ－安息香酸
メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルア
ミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－
４－アセチルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチ
ル）アミノ］－４－メチルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－エチル－Ｎ－（３ , ４－
ジメチルベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ヘキシルアミノ－安息香酸メチル、
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（Ｎ，Ｎ－ジメチル
アミノ）－安息香酸メチル、
【０１２４】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－デシルアミノ－安息香酸メ
チル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ビニルアミノ－安息
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香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ヘキシ
ルアミノ－安息香酸メチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ
］－４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－（Ｎ－メト
キシアセチル）アミノ］－４－ゲラニルアミノ－安息香酸エチル、
【０１２５】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ４ , ５－ト
リメトキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチル、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（２－ピ
リジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－［Ｎ－（２－フ
ラニル）メチル－Ｎ－メトキシアセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル、２－
［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－６－フェノキシカルボニル－安息香
酸エチル、
【０１２６】
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－６－デシルオキシカルボニル－
安息香酸エチル、２－［Ｎ－（３，５－ジメチルベンジルオキシ）－Ｎ－エトキシアセチ
ル］アミノ］－６－ヘキシルアミノ－安息香酸エチル等が挙げられ、これらは医薬、特に
抗アレルギー剤として有用なキノリノン誘導体の重要な合成中間体として用いられる。
【０１２７】
本発明の製造方法で得られる新規なキノリノン誘導体は、
一般式（ II）
【０１２８】
【化１３】
　
　
　
　
　
　
　
　
【０１２９】
（式中、Ｒ 1 1は水素原子、アルキル基、水酸基を有するアルキル基、アルケニル基、又は
アリール基であり、Ｒ 2 2はアルキル基、アルケニル基、アリール基、又はアラルキル基で
あり、Ｒ 4～Ｒ 7は各々独立に、水素原子、水酸基、アルキル基、アルコキシ基、アルケニ
ル基、アルケニルオキシ基、アリール基、アリールオキシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ 8

Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、アルキル基、アルケニル基、アラ
ルキル基、アシル基を表す）、
【０１３０】
ニトロ基、及びＲ 1 0ＯＯＣ－（ここで、Ｒ 1 0は水素原子、アルキル基、アルケニル基、ア
リール基、又はアラルキル基を表す）からなる群から選ばれる基を表す。但し、Ｒ 4、Ｒ 5

及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が水素原子、水酸基、アルコキシ基、アルケニルオキシ基
、アラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、アルキ
ル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、及びニトロ基からなる群か
ら選ばれる基である化合物、並びに、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 6が水素原子であり、Ｒ 7がメトキシ
基である化合物を除く。）
で表されるキノリノン誘導体である。
【０１３１】
詳しくは、　Ｒ 1が水素原子、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル基、水
酸基を有する直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～５のアルキル基、直鎖状もしくは枝分
れした炭素数２～９のアルケニル基、又は炭素数 5～８のアリール基であり、Ｒ 2が直鎖状
もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～
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１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であ
り、
【０１３２】
Ｒ 4～Ｒ 7が各々独立に、水素原子、水酸基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０の
アルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルコキシ基、直鎖状もしくは
枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０の
アルケニルオキシ基、炭素数５～８のアリール基、炭素数５～８のアリールオキシ基、又
は炭素数７～９のアラルキルオキシ基からなる群から選ばれる基であり、
【０１３３】
Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～１０のアル
ケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基であり、Ｒ 1 0が
直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素
数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９のアラルキル
基であるキノリノン誘導体で、
【０１３４】
但し、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が水素原子、水酸基、アルコキシ基、アル
ケニルオキシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水
素原子、アルキル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、及びニトロ
基からなる群から選ばれる基である化合物、並びに、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 6が水素原子であり
、Ｒ 7がメトキシ基である化合物を除く、キノリノン誘導体である。
【０１３５】
更に詳しくは、Ｒ 1が水素原子であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０の
アルキル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８の
アリール基、又は炭素数７～９のアラルキル基であり、Ｒ 4～Ｒ 7が各々独立に、水素原子
、水酸基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分
れした炭素数１～１０のアルコキシ基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアル
ケニル基、直鎖状もしくは枝分れした炭素数２～１０のアルケニルオキシ基、炭素数５～
８のアリール基、
【０１３６】
炭素数５～８のアリールオキシ基、又は炭素数７～９のアラルキルオキシ基から選ばれる
基であり、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水素原子、炭素数１～１０のアルキル基、炭素数２～
１０のアルケニル基、炭素数７～９のアラルキル基、又は炭素数２～１２のアシル基であ
り、Ｒ 1 0が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしくは枝分
れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７～９の
アラルキル基であるキノリノン誘導体で、
【０１３７】
但し、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が水素原子、水酸基、アルコキシ基、アル
ケニルオキシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水
素原子、アルキル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、及びニトロ
基からなる群から選ばれる基である化合物、並びに、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 6が水素原子であり
、Ｒ 7がメトキシ基である化合物を除く、キノリノン誘導体である。
【０１３８】
更に詳しくは、Ｒ 1が水素原子、又は直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～９のアルキル
基であり、Ｒ 2が直鎖状もしくは枝分れした炭素数１～１０のアルキル基、直鎖状もしく
は枝分れした炭素数２～１０のアルケニル基、炭素数５～８のアリール基、又は炭素数７
～９のアラルキル基であるキノリノン誘導体で、
【０１３９】
但し、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 7が水素原子であり、Ｒ 6が水素原子、水酸基、アルコキシ基、アル
ケニルオキシ基、アラルキルオキシ基、Ｒ 8Ｒ 9Ｎ－（ここで、Ｒ 8とＲ 9は各々独立に、水
素原子、アルキル基、アルケニル基、アラルキル基、又はアシル基を表す）、及びニトロ
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基からなる群から選ばれる基である化合物、並びに、Ｒ 4、Ｒ 5及びＲ 6が水素原子であり
、Ｒ 7がメトキシ基である化合物を除く、キノリノン誘導体である。
【０１４０】
本発明により製造されるキノリノン誘導体の具体例としては、例えば、７－ニトロ－３－
メトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－ニトロ－３－メ
トキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ニトロ－３－メト
キシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－ニトロ－３－ブト
キシ－４－ヒドロキシ－１－デシル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４１】
７－ニトロ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－２（１Ｈ）－キノリノン
、７－ニトロ－３－デシルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、８－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、７－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン、７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－ヒドロキシエチル）
－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４２】
６－ニトロ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－（６－ヒドロキシヘキシル）－２（１
Ｈ）－キノリノン、７－アミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ
）－キノリノン、７－アミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－ゲラニル－２（１Ｈ
）－キノリノン、５－アミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、６－アミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、８－アミノ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１
Ｈ）－キノリノン、
【０１４３】
７－アミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、６－アミノ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－フリルメチル）－２（１Ｈ
）－キノリノン、７－アミノ－３－ベンジルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（
１Ｈ）－キノリノン、７－アミノ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１
Ｈ）－キノリノン、７－アミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－ヒドロキシ
エチル）－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４４】
７－ベンゾイルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン、５－アセチルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、６－アセチルアミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２
（１Ｈ）－キノリノン、８－アセチルアミノ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１
－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－［（４－ヒドロキシ－３，５－ジメトキシシン
ナモイル）アミノ］－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン、
【０１４５】
７－［（３，４，５－トリメトキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオキシ－４－
ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－アセチルアミノ－３－オクチル
オキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－ベンゾイルアミノ
－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－メ
チルアミノ－３－ベンジルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、
【０１４６】
７－ヘキシルアミノ－３－（３，４－ジメチルベンジルオキシ）－４－ヒドロキシ－１－
エチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）－３－オクチルオキ
シ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－ベンジルアミノ－３－
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メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－デシルアミノ－
３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－ビニルアミ
ノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４７】
６－（ 2－フリルメチル）アミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１
Ｈ）－キノリノン、６－（２－ピリジルメチル）アミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ
－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－（３ , ４－ジメチルベンジル）アミノ－３
－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ゲラニルアミ
ノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－プロペ
ニルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４８】
６－ベンジルメチルアミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、８－ブチルアミノ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－
２（１Ｈ）－キノリノン、７－ヘキシルアミノ－３－ベンジルオキシ－４－ヒドロキシ－
１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
７－ヒドロキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン
、５－ヒドロキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、６－ヒドロキシ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、８－ヒドロキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（
１Ｈ）－キノリノン、７－ヒドロキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチ
ル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１４９】
７－ヒドロキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－２（１Ｈ）－
キノリノン、７－ビニルオキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２
（１Ｈ）－キノリノン、７－オクチルオキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチ
ル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－デシルオキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－
メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５０】
５－フェノキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン
、５－ゲラニルオキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン、６－プロペニルオキシ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（
１Ｈ）－キノリノン、８－ベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－
ベンジル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５１】
７－メトキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン、７－ブトキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－２（１Ｈ
）－キノリノン、７－メチル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－
２（１Ｈ）－キノリノン、７－ヘキシル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－
２（１Ｈ）－キノリノン、７－デシル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２
（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５２】
６－プロペニル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン
、６－ゲラニル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン
、７－（３ , ４－ジメチルベンジル）－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２
（１Ｈ）－キノリノン、５－ブチル－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（
１Ｈ）－キノリノン、６－フェニル－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－
２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５３】
６－プロペニル－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン、８－メチル－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）－
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キノリノン、７－メチル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ
）－キノリノン、７－ブチル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－
２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５４】
５ , ７－ジヒドロキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン、５ , ７－ジヒドロキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ
）－キノリノン、５ , ７－ジメトキシ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル
－２（１Ｈ）－キノリノン、５ , ７－ジベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒド
ロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）－キノリノン、５ , ７－ジプロペニルオキシ－３－オ
クチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５５】
５－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（
１Ｈ）－キノリノン、５－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－
メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－プロペニルオキシカルボニル－３－ブトキシ－４
－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－ヒドロキシカルボニル－３－
オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１５６】
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ベンジルアミノ－３
－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ニトロ－３
－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－デシル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ニトロ－３－
ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－（ 6－ヒドロキシヘキシル）－２（１Ｈ）－キノリノン
、５－アミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－ゲラニル－２（１Ｈ）－キノリノン
、
【０１５７】
７－［（３ , ４ , ５－トリメトキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオキシ－４－
ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－メチルアミノ－３－ベンジルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－ヘキシルアミノ－３
－（３，５－ジメチルベンジルオキシ）－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、６－デシルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、６－ビニルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１
Ｈ）－キノリノン、
【０１５８】
６－（３，５－ジメチルベンジルアミノ）－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル
－２（１Ｈ）－キノリノン、６－（２－プロペニルオキシ）－３－フェノキシ－４－ヒド
ロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－メチル－３－メトキシ－４－ヒド
ロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－（２－プロペニル）－３－メトキシ
－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、７－ブチル－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－（２－プロペニル）－２（１Ｈ）－キノリノン、
７－ニトロ－３－（２－ピリジルオキシ）－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン、７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－フラニル）メチル
－２（１Ｈ）－キノリノン、５－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ
－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
５－デシルオキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、５－ヘキシルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－（３，５－ジ
メチルベンジルオキシ）－２（１Ｈ）－キノリノン
【０１５９】
５－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、６－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン、８－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
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キノリノン、５－アミノ－３－オクチルオキシ－３－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ
）－キノリノン、６－アミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（
１Ｈ）－キノリノン、８－アミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－
２（１Ｈ）－キノリノン、５－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）
アミノ］－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン
、６－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチル
オキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－［（３ , ５－ジメ
トキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ
－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ヘキシルアミノ－５－エチル－３－ブトキ
シ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、
【０１６０】
６－メトキシ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン、６－ベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１
Ｈ）－キノリノン、６－プロペニルオキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－
メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロ
キシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ
－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－プロペニルオキシカルボ
ニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ヒド
ロキシカルボニル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、８－メトキシ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）
－キノリノン、８－ベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジ
ル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－プロペニルオキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロ
キシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン
【０１６１】
８－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン、８－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２
（１Ｈ）－キノリノン、８－プロペニルオキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキ
シ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－ヒドロキシカルボニル－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、５－オクチルオキシ－３
－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、６－ヘキシル－３
－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－ヘキシルオキ
シ－３－ヘキシルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－
オクチル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン、８－
メチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン、８－デシルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン等のキノリノン誘導体が挙げられ、これらの化合物及びその生理学的に許容され
る塩は後述の実施例で示すように、アレルギー反応を抑制する作用を有し、且つ低毒性で
あり、抗アレルギー剤として種々のアレルギー性疾患の治療又は予防に極めて有用である
。
【０１６２】
本発明にいうアレルギー性疾患とは、外因性又は内因性の抗原により生体の免疫機構が過
剰に活性化された結果生じる疾患であり、例えば、即時型喘息、遅延型喘息、気管支喘息
、小児喘息、過敏性肺臓炎、アトピー性皮膚炎、アレルギー接触性皮膚炎、蕁麻疹、湿疹
、アレルギー性結膜炎、アレルギー性鼻炎、花粉症、食物アレルギー、アレルギー性胃腸
炎、アレルギー性大腸炎、薬物アレルギー、自己免疫性疾患等が挙げられる。
【０１６３】
本発明化合物を有効成分とする抗アレルギー剤は、経口（内服又は吸入）又は非経口投与
（例えば静脈内投与、皮下投与、経皮投与又は直腸内投与等）することが出来、投与に際
してはそれぞれの投与法に適した製剤形態に調製することが出来る。
【０１６４】
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かかる製剤は、その用途に応じて錠剤、カプセル剤、顆粒剤、細粒剤、散剤、トローチ剤
、舌下錠、坐剤、軟膏剤、注射剤、乳剤、懸濁剤、シロップ剤等の製剤形体に調製するこ
とが出来る。
【０１６５】
これらの調製に際しては、例えばこの種の薬剤に通常使用されている無毒の賦形剤、結合
剤、崩壊剤、滑沢剤、保存剤、酸化防止剤、等張化剤、緩衝剤、コーティング剤、矯味剤
、溶解補助剤、基剤、分散剤、安定化剤、着色剤等の添加剤を使用して公知の方法により
製剤化することが出来る。これらの無毒性の添加剤の具体例を以下に列挙する。
【０１６６】
まず、賦形剤としては、でんぷん及びその誘導体（デキストリン、カルボキシメチルスタ
ーチ等）、セルロース及びその誘導体（メチルセルロース、ヒドロキシプロピルメチルセ
ルロース等）、糖類（乳糖、白等、ブドウ糖等）、ケイ酸及びケイ酸塩類（天然ケイ酸ア
ルミニウム、ケイ酸マグネシウム）、
炭酸塩（炭酸カルシウム、炭酸マグネシウム、炭酸水素ナトリウム等）、水酸化アルミニ
ウム・マグネシウム、合成ヒドロタルサイト、ポリオキシエチレン誘導体、モノステアリ
ン酸グリセリン、モノオレイン酸ソルビタン等が挙げられる。
【０１６７】
結合剤としては、でんぷん及びその誘導体（アルファー化デンプン、デキストリン等）、
セルロース及びその誘導体（エチルセルロース、カルボキシメチルセルロースナトリウム
、ヒドロキシプロピルメチルセルロース等）、アラビアゴム、トラガント、ゼラチン、糖
類（ブドウ糖、白糖等）、エタノール、ポリビニルアルコール等が挙げられる。
【０１６８】
崩壊剤としては、でんぷん及びその誘導体（カルボキシメチルスターチ、ヒドロキシプロ
ピルスターチ等）、セルロース及びその誘導体（カルボキシメチルセルロースナトリウム
、結晶セルロース、ヒドロキシプロピルメチルセルロース等）、炭酸塩（炭酸カルシウム
、炭酸水素カルシウム等）、トラガント、ゼラチン、寒天等が挙げられる。
【０１６９】
滑沢剤としては、ステアリン酸、ステアリン酸カルシウム、ステアリン酸マグネシウム、
タルク、ケイ酸及びその塩類（軽質無水ケイ酸、天然ケイ酸アルミニウム等）、酸化チタ
ン、リン酸水素カルシウム、乾燥水酸化アルミニウムゲル、マクロゴール等が挙げられる
。
【０１７０】
保存剤としては、パラオキシ安息香酸エステル類、亜硫酸塩類（亜硫酸ナトリウム、ピロ
亜硫酸ナトリウム等）、リン酸塩類（リン酸ナトリウム、ポリリン酸カルシウム、ポリリ
ン酸ナトリウム、メタリン酸ナトリウム等）、アルコール類（クロロブタノール、ベンジ
ルアルコール等）、塩化ベンザルコニウム、塩化ベンゼトニウム、フェノール、クレゾー
ル、クロロクレゾール、デヒドロ酢酸、デヒドロ酢酸ナトリウム、ソルビン酸グリセリン
、糖類等が挙げられる。
【０１７１】
酸化防止剤としては、亜硫酸塩類（亜硫酸ナトリウム、亜硫酸水素ナトリウム等）、ロン
ガリット、エリソルビン酸、Ｌ－アスコルビン酸、システイン、チオグリセロール、ブチ
ルヒドロキシアニゾール、ジブチルヒドロキシトルエン、没食子酸プロピル、アスコルビ
ン酸パルミテート、ｄｌ－αートコフェロール等が挙げられる。
【０１７２】
等張化剤としては、塩化ナトリウム、硝酸ナトリウム、硝酸カリウム、デキストリン、グ
リセリン、ブドウ糖等が挙げられる。また緩衝剤としては、炭酸ナトリウム、塩酸、ホウ
酸、リン酸塩（リン酸水素ナトリウム等）等が挙げられる。
【０１７３】
コーティング剤としては、セルロース誘導体（ヒドロキシプロピルセルロース、酢酸フタ
ル酸セルロース、ヒドロキシプロピルメチルセルロースフタレート等）、セラック、ポリ
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ビニルピロリドン、ポリビニルピリジン類（ポリ -2-ビニルピリジン、ポリ -2-ビニル -5-
エチルピリジン等）、ポリビニルアセチルジエチルアミノアセテート、ポリビニルアルコ
ールフタレート、メタアクリレート・メタアクリル酸共重合体等が挙げられる。
【０１７４】
矯味剤としては、糖類（ブドウ糖、白糖、乳糖等）、サッカリンナトリウム、糖アルコー
ル類等が挙げられる。また溶解補助剤としては、エチレンジアミン、ニコチン酸アミド、
サッカリンナトリウム、クエン酸、クエン酸塩類、安息香酸ナトリウム、石鹸類、ポリビ
ニルピロリドン、ポリソルベート類、ソルビタン脂肪酸エステル類、グリセリン、ポリプ
レングリコール、ベンジルアルコール等が挙げられる。
【０１７５】
基剤としては、脂肪類（豚脂等）、植物油（オリーブ油、ゴマ油等）、動物油、ラノリン
酸、ワセリン、パラフィン、ロウ、樹脂、ベントナイト、グリセリン、グリコール油、高
級アルコール類（ステアリルアルコール、セタノール等）等が挙げられる。
【０１７６】
分散剤として、アラビアゴム、トラガント、セルロース誘導体（メチルセルロース等）、
ステアリン酸ポリエステル類、セスキオレイン酸ソルビタン、モノステアリン酸アルミニ
ウム、アルギン酸ナトリウム、ポリソルベート類、ソルビタン脂肪酸エステル類等が挙げ
られる。また安定化剤としては、亜硫酸塩類（亜硫酸水素ナトリウム等）、窒素、二酸化
炭素等が挙げられる。
【０１７７】
また、かかる製剤中における本発明化合物の含有量は、その剤型に応じて異なるが、一般
に０．０１～１００重量％の濃度で含有していることが望ましい。
【０１７８】
本発明の抗アレルギー剤の投与量は、対象とする人間をはじめとする温血動物の種類、症
状の軽重、医師の判範断等により広囲に変えることが出来るが、一般に有効成分として、
経口投与の場合は、体重１ｋｇ当たり１日に０．０１～５０ｍｇ、好ましくは、０．０５
～１０ｍｇである。
【０１７９】
また非経口投与の場合は、体重１ｋｇ当たり１日に０．０１～１０ｍｇ、好ましくは０．
０１～５ｍｇ投与することが好ましい。また、上記投与量は１日１回又は数回に分けて投
与することが出来、患者の症状の軽重、医師の診断に応じて適宜変えることが出来る。
【０１８０】
【実施例】
次に、実施例によって本発明を具体的に説明するが、もとより本実施例の範囲に、本発明
の範囲が限定されるものではない。
【０１８１】
（実施例１）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル（化合物１）
４－ニトロアントラニル酸エチル２０ .００ｇ（９５ .１５ｍｍｏｌ）をトルエン６０ｍｌ
に混合し、更にオクチルオキシ酢酸１９ .７１ｇ（１０４ .６７ｍｍｏｌ）、パラトルエン
スルホン酸・１水和物０ .９１ｇ（４ .７６ｍｍｏｌ）を添加し、１１５～１２０℃にて、
６時間撹拌した（反応中生成する水は、系外に除きながら反応を行った）。
【０１８２】
反応液を３０℃以下に冷却し、トリエチルアミン０ .５３ｇ（５ .７１ｍｍｏｌ）を添加後
、反応液を減圧下に濃縮した。得られた粗生成物にメタノール１００ｍｌを添加し、４０
℃にて撹拌後、５℃以下に冷却し１時間撹拌した。析出した結晶を濾過し、減圧下に乾燥
を行って、標題化合物（１）４１ .６４ｇを得た。（収率９３ .９％）
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；１１ .８６（ｓ，１Ｈ），９ .６８（ｓ，１Ｈ）
，８ .２１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），４ .２
２（ｍ，２Ｈ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .６３（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .４Ｈｚ），１ .８０
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～１ .２０（ｍ，１５Ｈ），０ .８８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３２４０ , ２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５元素分析
値：Ｃ 1 9Ｈ 2 8Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ５９ .９８；Ｈ７ .４２；Ｎ７ .３６；Ｏ２５ .２３
実測値（％）：Ｃ５９ .７５；Ｈ７ .５７；Ｎ７ .２６；Ｏ２５ .４２
【０１８３】
（実施例２）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル（化合物１）
４－ニトロアントラニル酸エチル２０ .００ｇ（９５ .１５ｍｍｏｌ）をテトラヒドロフラ
ン６０ｍｌに混合し、５～１５℃にてオクチルオキシ酢酸クロリド２１ .６３ｇ（１０４ .
６７ｍｍｏｌ）を滴下し、トリエチルアミン１１ .６５ｇ（１１５ .１４ｍｍｏｌ）を同温
度にて添加後、１時間撹拌した。
【０１８４】
反応液を濾過し、得られた濾液を減圧下に濃縮して、粗生成物を得た。得られた粗生成物
にメタノール１００ｍｌを添加し、４０℃にて撹拌後、５℃以下に冷却し１時間撹拌した
。析出した結晶を濾過し、減圧下に乾燥を行って、標題化合物（１）４１ .９１ｇを得た
。（収率９４ .５％）
得られた化合物の物性値は（実施例１）で得られた化合物と同一の値を示した。
【０１８５】
（実施例３）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル（化合物２）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル１０ .００ｇ
（２６ .２８ｍｍｏｌ）を、２－メトキシエタノール５８ .００ｍｌとトルエン１６ｍｌの
混合溶液に添加し、２０℃以下にて亜鉛末６ .８８ｇ（１０５ .２１ｍｍｏｌ）を添加した
。酢酸９ .４７ｇを４５℃以下にて滴下後、１時間撹拌した。更に８０～８５℃に昇温し
、３時間撹拌反応を行った。
【０１８６】
３０℃に冷却後、反応液を濾過し、トルエン５０ｍｌにて固形物を洗浄した。濾液に水３
０ｍｌ、１０％硫酸１０ｇを添加した後、静置分液した。水層をトルエンにて抽出を行っ
た後、トルエン層を水３０ｍｌにて洗浄し、更に５％重曹水３０ｍｌにて洗浄後、減圧濃
縮を行った。得られた粗生成物にヘプタン３１ｍｌを添加し、５～１０℃に冷却して、析
出した結晶を濾過後、減圧乾燥を行い標題化合物（２）９ .０７ｇを得た。（収率９８ .４
％）
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；１１ .９６（ｓ，１Ｈ），８ .１３（ｓ，１Ｈ）
，７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），４ .３
５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .２２（ｂｓ，２Ｈ），４ .０７（ｓ，２Ｈ），３ .７
４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），１ .８０～１ .２０（ｍ，１５Ｈ），０ .８８（ｔ，３Ｈ
，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 3 0Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６５ .１１；Ｈ８ .６３；Ｎ７ .９９；Ｏ１８ .２６
実測値（％）：Ｃ６５ .２３；Ｈ８ .５７；Ｎ７ .８６；Ｏ１８ .３４
【０１８７】
（実施例４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エ
チル（化合物３）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル１０ .００ｇ
（２８ .５３ｍｍｏｌ）を５０ｍｌのＤＭＦに溶解し、０～５℃に冷却した。ナトリウム
エトキシド０ .９９ｇ（１４ .２７ｍｍｏｌ）を添加後、－１０℃～－５℃に冷却し、硫酸
ジメチル２ .２０ｇ（１７ .１２ｍｍｏｌ）を添加した。

10

20

30

40

50

(30) JP 3900720 B2 2007.4.4



【０１８８】
１時間撹拌の後、ナトリウムエトキシド０ .９９ｇ（１４ .２７ｍｍｏｌ）を添加後、硫酸
ジメチル２ .２０ｇ（１７ .１２ｍｍｏｌ）を滴下した。１時間撹拌の後、ナトリウムエト
キシド０ .４０ｇ（５ .７１ｍｍｏｌ）を添加後、硫酸ジメチル０ .８８ｇ（６ .８５ｍｍｏ
ｌ）を滴下した。１時間撹拌の後、ナトリウムエトキシド０ .４０ｇ（５ .７１ｍｍｏｌ）
を添加後、硫酸ジメチル０ .８８ｇ（６ .８５ｍｍｏｌ）を滴下した。
【０１８９】
１時間撹拌の後、２０℃以下にて、１％硫酸５ .００ｇ、水５０ｍｌを添加し、静置分液
した。トルエン層に水５０ｍｌを添加し静置分液した後、トルエン層を０～５℃に冷却し
、１時間撹拌した。析出した結晶を濾過し、減圧下に乾燥して、標題化合物（３）８ .５
４ｇを得た。（収率８０ .０％）
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），４ .４０（ｓ，
２Ｈ），４ .２７（ｍ，２Ｈ），３ .８５（ｍ，２Ｈ），３ .４０（ｍ，２Ｈ），３ .１８（
ｓ，３Ｈ），１ .８０～１ .２０（ｍ，１５Ｈ），０ .８７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 3 2Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６５ .９０；Ｈ８ .８５；Ｎ７ .６９；Ｏ１７ .５６
実測値（％）：Ｃ６５ .７３；Ｈ８ .７７；Ｎ７ .８３；Ｏ１７ .６７
【０１９０】
（実施例５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメト
キシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチル（化合物４）
３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシ桂皮酸８ .２０ｇ（３６ .２ｍｍｏｌ）をＴＨＦ３０
ｍｌ、ＤＭＦ０ .２６５ｇ（３ .６２ｍｍｏｌ）の混合溶液に添加し、０℃に冷却した。塩
化チオニル４ .３１ｇ（３６ .２ｍｍｏｌ）を０～１０℃で滴下し、１時間撹拌の後、２－
［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル
１２ .００ｇ（３２ .９ｍｍｏｌ）のＴＨＦ３６ｍｌ溶液を滴下した。
【０１９１】
５～１０℃で３０分撹拌の後、ピリジン７ .８０ｇ（８２ .２ｍｍｏｌ）を滴下し、３０分
間撹拌した。反応液にトルエン６０ｍｌを添加後、水６０ｍｌを添加して、分液した。ト
ルエン層を１０％炭酸水素化カリウム溶液にて、２回洗浄の後、硫酸マグネシウムを添加
し乾燥後、減圧濃縮した。シリカゲルクロマトグラフィー（溶離溶媒：ヘキサン／酢酸エ
チル＝１／２）で精製し、標題化合物（４）１７ .６６ｇを得た。（収率９４ .０％）
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ，δ－ＴＭＳ）；１０ .５２（ｓ，１Ｈ），８ .９４（ｓ，１
Ｈ），７ .９６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .８３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２ .０Ｈｚ），７
.７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ =８ .８Ｈｚ），７ .５７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），６ .９３
（ｓ，２Ｈ），６ .６８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），４ .２４（ｑ，２Ｈ），３ .８
５（ｓ，６Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｍ，２Ｈ），３ .３８（ｓ，３Ｈ），
３ .２７（ｍ，２Ｈ），１ .４０～１ .１０（ｍ，１２Ｈ），０ .８３（ｍ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , １７４５ , １６８０ , １２２５
元素分析値：Ｃ 3 1Ｈ 4 2Ｎ 2Ｏ 8として
計算値（％）：Ｃ６５ .２４；Ｈ７ .４２；Ｎ４ .９１；Ｏ２２ .４２
実測値（％）：Ｃ６５ .３５；Ｈ７ .３５；Ｎ４ .９６；Ｏ２２ .３４
【０１９２】
（実施例６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安
息香酸エチル（化合物５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エ
チル５ .０ｇ（１３ .７２ｍｍｏｌ）を酢酸エチル１５ｍｌに溶解し、無水酢酸３ .０ｇを
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添加し、室温にて２時間撹拌した。反応液を減圧下に乾燥し、得られた粗生成物を、酢酸
エチル／ヘキサンより再結晶して、標題化合物（５）４ .７３ｇを得た。（収率８５ .０％
）
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）；１０ .５２（ｓ，１Ｈ），７ .９４（ｄ，１
Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝
１ .６Ｈｚ），４ .２４（ｑ，２Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｍ，２Ｈ），３ .
３８（ｓ，３Ｈ），３ .２７（ｍ，２Ｈ），２ .３４（ｓ，３Ｈ），１ .４０～１ .１０（ｍ
，１２Ｈ），０ .８３（ｍ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , １７４５ , １６８０ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 2Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６５ .００；Ｈ８ .４３；Ｎ６ .８９；Ｏ１９ .６８
実測値（％）：Ｃ６５ .１２；Ｈ８ .３５；Ｎ６ .９６；Ｏ１９ .５７
【０１９３】
（実施例７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル（
化合物６）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチルの代わりに、
２－［（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、実施
例４と同様にして、標題化合物（６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９ .６８（ｓ，１Ｈ），８ .２１（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），４ .２３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈ
ｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），１ .１５（ｔ
，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 1 3Ｈ 1 6Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ５ 2.７０；Ｈ５ .４４；Ｎ９ .４６；Ｏ３２ .４０
実測値（％）：Ｃ５２ .５５；Ｈ５ .３５；Ｎ９ .４４；Ｏ３２ .６６
【０１９４】
（実施例８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（デシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチ
ル（化合物７）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチルの代わりに、
２－［（デシルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、
実施例４と同様にして、標題化合物（７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９ .６８（ｓ，１Ｈ），８ .２１（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），４ .２２（ｍ，２Ｈ），４ .１３
（ｓ，２Ｈ），３ .６３（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .４Ｈｚ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），１ .８０～
１ .２０（ｍ，１９Ｈ），０ .８８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 2Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６２ .５４；Ｈ８ .１１；Ｎ６ .６３；Ｏ２２ .７２
実測値（％）：Ｃ６２ .５５；Ｈ８ .０５；Ｎ６ .４３；Ｏ２２ .９７
【０１９５】
（実施例９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルアミノ－安息香酸
エチル（化合物８）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチルの代わりに、
２－［（メトキシアセチル）アミノ］－４－ベンジルアミノ－安息香酸エチルを用いる他
は、実施例４と同様にして、標題化合物（８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；８ .１３（ｓ，１Ｈ），７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ
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＝８ .８Ｈｚ），７ .２２（ｍ，５Ｈ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５ .２３
（ｓ，１Ｈ），５ .１５（ｓ，２Ｈ），４ .２５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .０７（
ｓ，２Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .５８（ｓ，３Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .
８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 4Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６７ .３９；Ｈ６ .７９；Ｎ７ .８６；Ｏ１７ .９６
実測値（％）：Ｃ６７ .５５；Ｈ６ .８４；Ｎ７ .８３；Ｏ１７ .７８
【０１９６】
（実施例１０）
２－［Ｎ－デシル－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル（
化合物９）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに４－ニトロ－Ｎ－デシルアントラニル酸エチ
ルを、オクチルオキシ酢酸の代わりにブトキシ酢酸を用いた他は、実施例１と同様にして
、標題化合物（９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９ .６８（ｓ，１Ｈ），８ .２１（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），４ .２２（ｍ，４Ｈ），４ .１３
（ｓ，２Ｈ），３ .６３（ｍ，２Ｈ），２ .２５～１ .２０（ｍ，２０Ｈ），１ .２３（ｔ，
３Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ），０ .８８（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５
元素分析値：Ｃ 2 5Ｈ 4 0Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６４ .６３；Ｈ８ .６８；Ｎ６ .０３；Ｏ２０ .６６
実測値（％）：Ｃ６４ .５５；Ｈ８ .８４；Ｎ６ .００；Ｏ２０ .６１
【０１９７】
（実施例１１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－デシルアミノ－安息香酸エ
チル（化合物１０）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、４－デシルアミノ－Ｎ－メチルアントラニ
ル酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、メトキシ酢酸を用いる他は、実施例１と
同様にして、標題化合物（１０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；８ .１３（ｓ，１Ｈ），７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５ .２３（ｓ，１Ｈ），４ .２５
（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .０７（ｓ，２Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .５８（
ｓ，３Ｈ），２ .２５～１ .２６（ｍ，２１Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 3Ｈ 3 8Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６７ .９４；Ｈ９ .４２；Ｎ６ .８９；Ｏ１５ .７４
実測値（％）：Ｃ６７ .９９；Ｈ９ .３４；Ｎ６ .７８；Ｏ１５ .８９
【０１９８】
（実施例１２）
２－［Ｎ－（２－プロペニル）－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息
香酸エチル（化合物１１）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに４－ニトロ－Ｎ－（２－プロペニル）アント
ラニル酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりにメトキシ酢酸を用いる他は、実施例１
と同様にして、標題化合物（１１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９ .６８（ｓ，１Ｈ），８ .２１（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５ .９５（ｍ，１Ｈ），５ .２０
～５ .０２（ｍ，２Ｈ），４ .２３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），
３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .４５（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝
６ .８Ｈｚ）
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ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５
元素分析値：Ｃ 1 5Ｈ 1 8Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ５７ .４８；Ｈ５ .４３；Ｎ８ .３８；Ｏ２８ .７２
実測値（％）：Ｃ５７ .５５；Ｈ５ .４５；Ｎ８ .２２；Ｏ２８ .７８
【０１９９】
（実施例１３）
２－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチル
（化合物１２）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルの代わりに２
－［Ｎ－ゲラニル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを
用いる他は、実施例３と同様にして、標題化合物（１２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；８ .１３（ｓ，１Ｈ），７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝８ .８Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５ .４０（ｍ，１Ｈ），５ .１０
（ｍ，１Ｈ），４ .３５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .２２（ｂｓ，２Ｈ），４ .０７
（ｓ，２Ｈ），３ .７４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），３ .４５（ｍ，２Ｈ），２ .２５～
１ .５５（ｍ，１３Ｈ），１ .１８（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 3Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６８ .６３；Ｈ８ .５１；Ｎ６ .９６；Ｏ１５ .９０
実測値（％）：Ｃ６８ .５５；Ｈ８ .５７；Ｎ６ .８６；Ｏ１６ .０２
【０２００】
（実施例１４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安
息香酸エチル（化合物１３）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、４－アセチルアミノ－Ｎ－メチルアントラ
ニル酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、ゲラニルオキシ酢酸を用いる他は、実
施例１と同様にして、標題化合物（１３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；１０ .８９（ｓ，１Ｈ），８ .１３（ｓ，１Ｈ）
，７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５ .４
０（ｍ，１Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），４ .１３（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .０７
（ｓ，２Ｈ），３ .７４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），３ .５５（ｓ，３Ｈ），２ .２５～
１ .５５（ｍ，１３Ｈ），２ .２３（ｓ，３Ｈ），１ .１８（ｍ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 4Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６６ .９５；Ｈ７ .９６；Ｎ６ .５１；Ｏ１８ .５８
実測値（％）：Ｃ６６ .８９；Ｈ７ .９７；Ｎ６ .４５；Ｏ１８ .６９
【０２０１】
（実施例１５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－Ｎ，Ｎ－ジメチルア
ミノ－安息香酸エチル（化合物１４）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに４－Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ－Ｎ－メチルア
ントラニル酸エチルを用いる他は、実施例１と同様にして、標題化合物（１４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），４ .２７（ｍ，
２Ｈ），４ .０６（ｓ，２Ｈ），３ .７８（ｍ，２Ｈ），３ .１８（ｓ，３Ｈ），２ .５６（
ｓ，６Ｈ），１ .８０～１ .２０（ｍ，１５Ｈ），０ .８７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 2Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６７ .３１；Ｈ９ .２４；Ｎ７ .１４；Ｏ１６ .３０
実測値（％）：Ｃ６７ .３４；Ｈ９ .１４；Ｎ７ .１３；Ｏ１６ .３９
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【０２０２】
（実施例１６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ビニルアミノ－安息香酸エ
チル（化合物１５）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに４－ビニルアミノ－Ｎ－メチルアントラニル
酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりにメトキシ酢酸を用いる他は、実施例１と同様
にして、標題化合物（１５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），６ .２３（ｍ，
１Ｈ），５ .２６（ｓ，１Ｈ），４ .９０（ｍ，１Ｈ），４ .５６（ｍ，１Ｈ），４ .２５（
ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .０７（ｓ，２Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .５８（ｓ
，３Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 1 5Ｈ 2 0Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６１ .６３；Ｈ６ .９０；Ｎ９ .５８；Ｏ２１ .８９
実測値（％）：Ｃ６１ .５５；Ｈ６ .８４；Ｎ９ .４３；Ｏ２２ .１８
【０２０３】
（実施例１７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ゲラニルアミノ－安息香酸
エチル（化合物１６）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに４－ゲラニルアミノ－Ｎ－メチルアントラニ
ル酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりにメトキシ酢酸を用いる他は、実施例１と同
様にして、標題化合物（１６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .８８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），６ .２３（ｍ，
１Ｈ），５ .４５（ｍ，１Ｈ），５ .２６（ｓ，１Ｈ），５ .０８（ｍ，１Ｈ），４ .１０（
ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .５Ｈｚ），４ .２５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５ .２Ｈｚ），４ .１０（ｄ，２Ｈ
，Ｊ =７ .５Ｈｚ），４ .０７（ｓ，２Ｈ），３ .５８（ｓ，３Ｈ），２ .２５～１ .５５（ｍ
，１３Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７２５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 2 3Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６８ .６３；Ｈ８ .５１；Ｎ６ .９６；Ｏ１５ .９０
実測値（％）：Ｃ６８ .５５；Ｈ８ .６４；Ｎ６ .９３；Ｏ１５ .８８
【０２０４】
（実施例１８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ４ , ５－ト
リメトキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチル（化合物１７）３ ,５－ジメトキシ
－４－ヒドロキシ桂皮酸の代わりに３ , ４ , ５－トリメトキシ桂皮酸を用いる他は、実施
例５と同様にして、標題化合物（１７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）；１０ .５２（ｓ，１Ｈ），７ .９６（ｄ，１
Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .８３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２ .０Ｈｚ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ =
８ .８Ｈｚ），７ .５７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），６ .９３（ｓ，２Ｈ），６ .６８
（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），４ .２４（ｑ，２Ｈ），３ .７８（ｓ，９Ｈ），３ .７
８（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｍ，２Ｈ），３ .３８（ｓ，３Ｈ），３ .２７（ｍ，２Ｈ），
１ .４０～１ .１０（ｍ，１２Ｈ），０ .８３（ｍ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , １７４５ , １６８０ , １２２５
元素分析値：Ｃ 3 3Ｈ 4 4Ｎ 2Ｏ 8として
計算値（％）：Ｃ６５ .７３；Ｈ７ .５９；Ｎ４ .７９；Ｏ２１ .８９
実測値（％）：Ｃ６５ .６７；Ｈ７ .５５；Ｎ４ .８６；Ｏ２１ .９２
【０２０５】
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（実施例１９）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
ｔ－ブトキシカリウム１６ .２５ｇ（１４４ .９ｍｍｏｌ）をＴＨＦ９７ｍｌに添加し撹拌
溶解した。０℃に冷却後、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］
－４－（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチル１
８ .７７ｇ（３２ .９ｍｍｏｌ）を５６ｍｌのＴＨＦに溶解した溶液を、０～１０℃にて滴
下した。２ｍｏｌ／Ｌ塩酸８５ｇを２０℃にて滴下し、酢酸エチル３８ｍｌを添加し、静
置分液した。有機層を６０ｇの１％ＮａＣｌ溶液で３回洗浄した後、減圧濃縮した。残渣
にイソプロピルアルコール７０ｍｌを加え、０～５℃にて２時間撹拌した。析出した結晶
を濾過し、減圧乾燥して、標題化合物（１８）１５ .８７ｇを得た。（収率９２％）
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .３９（ｓ，１Ｈ），１０ .２９（ｓ，
１Ｈ），８ .９２（ｓ，１Ｈ），７ .９９（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈ
ｚ），７ .５３（ｄ，１Ｈ，Ｊ =１５ .６Ｈｚ），７ .４９（ｓ，１Ｈ），６ .９３（ｓ，２
Ｈ），６ .７５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ），３ .９２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），
３ .８２（ｓ，６Ｈ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .６８（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０
Ｈ），０ .８６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６００ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 9Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 7として
計算値（％）：Ｃ６６ .３９；Ｈ６ .９２；Ｎ５ .３４；Ｏ２１ .３５
実測値（％）：Ｃ６６ .４５；Ｈ７ .０８；Ｎ４ .９６；Ｏ２１ .５１
【０２０６】
（実施例２０）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
水素化ナトリウム５ .８０ｇ（油性６０％、１４４ .９ｍｍｏｌ）をＴＨＦ９０ｍｌに添加
し、撹拌溶解した。０℃に冷却後、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）
アミノ］－４－（３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸
エチル１８ .７７ｇ（３２ .９ｍｍｏｌ）を５６ｍｌのＴＨＦに溶解した溶液を、０～１０
℃にて滴下した。
２ｍｏｌ／Ｌ塩酸８５ｇを２０℃にて滴下し、酢酸エチル３８ｍｌを添加し、静置分液し
た。有機層を６０ｇの１％ＮａＣｌ溶液で３回洗浄した後、減圧濃縮した。残渣にイソプ
ロピルアルコール７０ｍｌを加え、０～５℃にて２時間撹拌した。析出した結晶を濾過し
、減圧乾燥して、標題化合物（１８）１５ .７０ｇを得た。（収率９２％）　得られた化
合物の物性値は、実施例１９で得られた化合物と同一の値を示した。
【０２０７】
（実施例２１）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
ＴＨＦ１５０ｍｌ中にて、１ ,１ ,１ ,３ ,３ ,３－ヘキサメチルジシラザン２３ .３９ｇ（１
４４ .９ｍｍｏｌ）と、ｎ－ブチルリチウム７２ .５ｍｌ（２ .０Ｍヘキサン溶液、１４４ .
９ｍｍｏｌ）より、常法により調整した。  －５０℃に冷却後、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－
（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシン
ナモイル）アミノ－安息香酸エチル１８ .７７ｇ（３２ .９ｍｍｏｌ）を５０ｍｌのＴＨＦ
に溶解した溶液を、－４０℃以下にて滴下した。
【０２０８】
２ｍｏｌ／Ｌ塩酸８５ｇを０℃にて滴下し、酢酸エチル３８ｍｌを添加し、静置分液した
。有機層を６０ｇの１％ＮａＣｌ溶液で３回洗浄した後、減圧濃縮した。残渣にイソプロ
ピルアルコール７０ｍｌを加え、０～５℃にて２時間撹拌した。析出した結晶を濾過し、
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減圧乾燥して、標題化合物（１８）１６ .０５ｇを得た。（収率９３％）　得られた化合
物の物性値は、実施例１９で得られた化合物と同一の値を示した。
【０２０９】
（実施例２２）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
ＴＨＦ１５０ｍｌ中にて、ジイソプロピルアミン１４ .６６ｇ（１４４ .９ｍｍｏｌ）と、
ｎ－ブチルリチウム７２ .５ｍｌ（２ .０Ｍヘキサン溶液、１４４ .９ｍｍｏｌ）より、常
法により調整した。  －５０℃に冷却後、２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセ
チル）アミノ］－４－（３ ,５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安
息香酸エチル１８ .７７ｇ（３２ .９ｍｍｏｌ）を５０ｍｌのＴＨＦに溶解した溶液を、－
４０℃以下にて滴下した。２ｍｏｌ／Ｌ塩酸８５ｇを０℃にて滴下し、酢酸エチル３８ｍ
ｌを添加し、静置分液した。有機層を６０ｇの１％ＮａＣｌ溶液で３回洗浄した後、減圧
濃縮した。残渣にイソプロピルアルコール７０ｍｌを加え、０～５℃にて２時間撹拌した
。析出した結晶を濾過し、減圧乾燥して、標題化合物（１８）１５ .１８ｇを得た。（収
率８８％）　得られた化合物の物性値は、実施例１９で得られた化合物と同一の値を示し
た。
【０２１０】
（実施例２３）
７－アセチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物１９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチルを用
いた他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（１９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .２８（ｓ，１Ｈ），１０ .２３（ｓ，
１Ｈ），７ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８０（  ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ  ），７ .４２（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），３ .９４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .５２（ｓ，３Ｈ），
２ .１０（ｓ，３Ｈ），１ .６９（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０Ｈ），０ .８６（ｔ，３
Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 8Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６６ .６４；Ｈ７ .８３；Ｎ７ .７７；Ｏ１７ .７６
実測値（％）：Ｃ６６ .５５；Ｈ７ .７８；Ｎ７ .８６；Ｏ１７ .８１
【０２１１】
（実施例２４）
７－ベンゾイルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン（化合物２０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ベンゾイルアミノ－安息香酸エチルを
用いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（２０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .２８（ｓ，１Ｈ），１０ .２３（ｓ，
１Ｈ），８ .１０（ｍ，２Ｈ），７ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８０（  ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８
Ｈｚ  ），７ .６０～７ .４５（ｍ，３Ｈ），７ .４２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），３ .９
４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .５２（ｓ，３Ｈ），１ .６９（ｍ，２Ｈ），１ .２５
（ｍ，１０Ｈ），０ .８６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
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元素分析値：Ｃ 2 5Ｈ 3 0Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７１ .０６；Ｈ７ .１６；Ｎ６ .６３；Ｏ１５ .１５
実測値（％）：Ｃ７１ .００；Ｈ７ .２８；Ｎ６ .５６；Ｏ１５ .１６
【０２１２】
（実施例２５）
７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物２１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－エチル
－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、実施
例２０と同様にして、標題化合物（２１）を得た。 1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－Ｔ
ＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０５（ｍ，３Ｈ），３ .７５（ｓ，３Ｈ），３ .６８
（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 2Ｈ 1 2Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ５４ .５４；Ｈ４ .５８；Ｎ１０ .６０；Ｏ３０ .２８
実測値（％）：Ｃ５４ .４４；Ｈ４ .６５；Ｎ１０ .５６；Ｏ３０ .３５
【０２１３】
（実施例２６）
６－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物２２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－オクチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－ニトロ－安息香酸エチル安息香酸を用いる
他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（２２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０５（ｍ，３
Ｈ），３ .７５（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .８７～１ .２３（
ｍ，１２Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５００ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 2 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６２ .０５；Ｈ６ .９４；Ｎ８ .０４；Ｏ２２ .９６
実測値（％）：Ｃ６２ .００；Ｈ７ .０８；Ｎ８ .０２；Ｏ２２ .９０
【０２１４】
（実施例２７）
５－アミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物２３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－アミノ－安息香酸エチル安息香酸を用いる他
は、実施例２２と同様にして、標題化合物（２３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .５０
（ｍ，３Ｈ），５ .９０（ｂｓ，２Ｈ），４ .２３（ｑ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），３ .６５
（ｓ，３Ｈ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 2Ｈ 1 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６１ .５２；Ｈ６ .０２；Ｎ１１ .９６；Ｏ２０ .４９
実測値（％）：Ｃ６１ .５５；Ｈ６ .０７；Ｎ１１ .７８；Ｏ２０ .６０
【０２１５】
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（実施例２８）
６－アミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物２４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－５－アミノ－安息香酸エチル安息香酸を用いる
他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（２４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .９０～７ .２３
（ｍ，８Ｈ），５ .６５（ｂｓ，２Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００元素分析
値：Ｃ 1 6Ｈ 1 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６８ .０７；Ｈ５ .００；Ｎ９ .９２；Ｏ１７ .００
実測値（％）：Ｃ６８ .００；Ｈ５ .１８；Ｎ９ .８９；Ｏ１６ .９３
【０２１６】
（実施例２９）
５－アセチルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン（化合物２５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－アセチルアミノ－安息香酸エチル安息香酸を
用いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（２５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０７（ｓ，１Ｈ），１０ .８５（ｓ，
１Ｈ），７ .９０～７ .２３（ｍ，３Ｈ），４ .２２（ｍ，２Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），
２ .３５（ｓ，３Ｈ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 4Ｈ 1 6Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６０ .８６；Ｈ５ .８４；Ｎ１０ .１４；Ｏ２３ .１６
実測値（％）：Ｃ６０ .９９；Ｈ５ .７８；Ｎ１０ .０９；Ｏ２３ .１４
【０２１７】
（実施例３０）
６－アセチルアミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン（化合物２６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－５－アセチルアミノ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（２６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０７（ｓ，１Ｈ），１０ .８５（ｓ，
１Ｈ），７ .９０～７ .２３（ｍ，８Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），２ .３５（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 1 6Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６６ .６６；Ｈ４ .９７；Ｎ８ .６４；Ｏ１９ .７３
実測値（％）：Ｃ６６ .５４；Ｈ４ .９０；Ｎ８ .６６；Ｏ１９ .９０
【０２１８】
（実施例３１）
５－プロペニルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン（化合物２７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－プロペニルアミノ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２２と同様にして、標題化合物（２７）を得た。
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1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .９０～７ .２３
（ｍ，３Ｈ），５ .９６（ｍ，１Ｈ），５ .２６（ｍ，３Ｈ），４ .２２（ｍ，２Ｈ），３ .
８８（ｍ，２Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 5Ｈ 1 8Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６５ .６７；Ｈ６ .６１；Ｎ１０ .２１；Ｏ１７ .５０
実測値（％）：Ｃ６５ .５５；Ｈ６ .６４；Ｎ１０ .３４；Ｏ１７ .４７
【０２１９】
（実施例３２）
６－ベンジルアミノ－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン（化合物２８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－５－ベンジルアミノ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２２と同様にして、標題化合物（２８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .９０～７ .１５
（ｍ，１３Ｈ），５ .２６（ｓ，１Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），３ .４５（ｍ，２Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 3Ｈ 3 3Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７４ .１７；Ｈ５ .４１；Ｎ７ .５２；Ｏ１２ .８９
実測値（％）：Ｃ７４ .００；Ｈ５ .４８；Ｎ７ .５６；Ｏ１２ .９６
【０２２０】
（実施例３３）
５－ヒドロキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン
（化合物２９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－エチル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－ヒドロキシ－安息香酸エチル安息香酸を用い
る他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（２９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０７（ｓ，１Ｈ），１０ .７５（ｓ，
１Ｈ），７ .６５～７ .１３（ｍ，３Ｈ），４ .２２（ｍ，２Ｈ），３ .６５（ｔ，２Ｈ），
１ .２３（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 3Ｈ 1 5Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６２ .６４；Ｈ６ .０７；Ｎ５ .６２；Ｏ２５ .６８
実測値（％）：Ｃ６２ .６８；Ｈ６ .０５；Ｎ５ .５６；Ｏ２５ .７１
【０２２１】
（実施例３４）
７－ヒドロキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン（化合物３０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ヒドロキシ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（３０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .２３（ｓ，１Ｈ），９ .９８（ｓ，１
Ｈ），７ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７ .２Ｈｚ），７ .５０（ｄ，１Ｈ
，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .２３（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝７ .６Ｈｚ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .８
６～１ .４５（ｍ，１２Ｈ），０ .９７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７ .５Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 2 5Ｎ 1Ｏ 4として
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計算値（％）：Ｃ６７ .６９；Ｈ７ .８９；Ｎ４ .３９；Ｏ２０ .０４
実測値（％）：Ｃ６７ .７８；Ｈ７ .７８；Ｎ４ .４４；Ｏ２０ .００
【０２２２】
（実施例３５）
５－フェノキシ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン
（化合物３１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－エチル
－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－フェノキシ－安息香酸エチルを用いる他は、
実施例２０と同様にして、標題化合物（３１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７５（ｓ，１Ｈ），７ .６５～７ .１３
（ｍ，８Ｈ），４ .２２（ｍ，２Ｈ），３ .６５（ｔ，２Ｈ），１ .２３（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 1 9Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７０ .１４；Ｈ５ .８９；Ｎ４ .３１；Ｏ１９ .６７
実測値（％）：Ｃ７０ .０８；Ｈ５ .７８；Ｎ４ .４６；Ｏ１９ .６８
【０２２３】
（実施例３６）
７－メトキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン（化合物３２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－メトキシ－安息香酸エチルを用いる他
は、実施例２１と同様にして、標題化合物（３２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .２３（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｓ，１
Ｈ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７ .２Ｈｚ），７ .５０（ｄ，１Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .
２３（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝７ .６Ｈｚ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .８
６～１ .４５（ｍ，１２Ｈ），０ .９７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７ .５Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 7Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６８ .４４；Ｈ８ .１６；Ｎ４ .２０；Ｏ１９ .２０
実測値（％）：Ｃ６８ .２４；Ｈ８ .２８；Ｎ４ .２１；Ｏ１９ .２７
【０２２４】
（実施例３７）
７－ブトキシ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－プロペニル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物３３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－プロペ
ニル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ブトキシ－安息香酸エチルを用い
る他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（３３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０２（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｓ，１
Ｈ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７ .２Ｈｚ），７ .５０（ｄ，１Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），５ .
９５（ｍ，１Ｈ），５ .１０（ｍ，２Ｈ），４ .２３（ｍ，４Ｈ），３ .３０（ｄ，２Ｈ，
Ｊ＝７ .２Ｈｚ  ），１ .８６～１ .４５（ｍ，１６Ｈ），０ .９７（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 4Ｈ 3 5Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７１ .７９；Ｈ８ .７９；Ｎ３ .４９；Ｏ１５ .９４
実測値（％）：Ｃ７１ .６７；Ｈ８ .６６；Ｎ３ .４８；Ｏ１６ .１９
【０２２５】
（実施例３８）
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６－フェニル－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物３４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－オクチ
ル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－５－フェニル－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２２と同様にして、標題化合物（３４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .９０～７ .１５
（ｍ，１３Ｈ），３ .６５（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .８４～１ .２３（ｍ，１２Ｈ
），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 9Ｈ 3 1Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７６ .１２；Ｈ６ .８３；Ｎ３ .０６；Ｏ１３ .９９
実測値（％）：Ｃ７６ .０１；Ｈ６ .８７；Ｎ３ .０５；Ｏ１４ .０７
【０２２６】
（実施例３９）
７－メチル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物３５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－メチル－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２２と同様にして、標題化合物（３５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .２３（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｓ，１
Ｈ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７ .２Ｈｚ），７ .５０（ｄ，１Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .
２３（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝７ .６Ｈｚ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），２ .２５（ｓ，３Ｈ），１ .８
６～１ .４５（ｍ，１２Ｈ），０ .９７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７ .５Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 7Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７１ .８９；Ｈ８ .５７；Ｎ４ .４１；Ｏ１５ .１２
実測値（％）：Ｃ７１ .７７；Ｈ８ .４３；Ｎ４ .４５；Ｏ１５ .３５
【０２２７】
（実施例４０）
５ , ７－ジヒドロキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノ
リノン（化合物３６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（４ ,６－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－３ , ５－ジヒドロキシ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（３６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .２３（ｓ，１Ｈ），１０ .８７（ｓ，
１Ｈ），１０ .２３（ｓ，１Ｈ），７ .５６（ｓ，１Ｈ），７ .５０（ｓ，１Ｈ），３ .８９
（ｓ，３Ｈ），３ .６４（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 1Ｈ 1 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ７１ .０６；Ｈ７ .１６；Ｎ６ .６３；Ｏ１５ .１５
実測値（％）：Ｃ７１ .００；Ｈ７ .２８；Ｎ６ .５６；Ｏ１５ .１６
【０２２８】
（実施例４１）
５ , ７－ジベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（
１Ｈ）－キノリノン（化合物３７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（４ , ６－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－ベンジ
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ル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－３ , ５－ジベンジルオキシ－安息香酸エ
チルを用いる他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（３７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８７（ｓ，１Ｈ），７ .６５～７ .１３
（ｍ，２３Ｈ），５ .４０（ｍ，１Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），４ .１２（ｍ，２Ｈ），
２ .１５～１ .６０（ｍ，１３）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５
５０ , ２９４０ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 4 0Ｈ 4Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ７８ .０２；Ｈ６ .７１；Ｎ２ .２７；Ｏ１２ .９９
実測値（％）：Ｃ７８ .００；Ｈ６ .７８；Ｎ２ .３４；Ｏ１２ .８８
【０２２９】
（実施例４２）
５－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物３８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－６－エトキシカルボニル－安息香酸エチルを用い
る他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（３８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .５５
（ｍ，３Ｈ），４ .２２（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），３ .８４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈ
ｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～１ .３４（ｍ，４Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝
６ .８Ｈｚ），０ .９６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ ,
 ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６３ .９３；Ｈ６ .６３；Ｎ４ .３９；Ｏ２５ .０５
実測値（％）：Ｃ６３ .９９；Ｈ６ .５６；Ｎ４ .２３；Ｏ２５ .２２
【０２３０】
（実施例４３）
７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－ヒドロキシエチル）－２（１Ｈ
）－キノリノン（化合物３９）
２－［Ｎ－（２－ヒドロキシメチル）－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－
（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わり
に２－［Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニト
ロ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（３９）を得た
。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０５（ｍ，３
Ｈ），３ .７５（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｍ，３Ｈ），２ .８８（ｍ，２Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １４００ , １２５
０
元素分析値：Ｃ 1 2Ｈ 1 2Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ５１ .４３；Ｈ４ .３２；Ｎ９ .９９；Ｏ３４ .２６
実測値（％）：Ｃ５１ .３３；Ｈ４ .３５；Ｎ１０ .０１；Ｏ３４ .３１
【０２３１】
（実施例４４）
７－アセチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物１９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチルを、
ｔ－ブトキシカリウムの代わりに、エトキシマグネシウムを用いる他は、実施例１９と同
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様にして、標題化合物（１９）を得た。
【０２３２】
（実施例４５）
７－アセチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物１９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチルを、
水素化ナトリウムの代わりに、水素化カルシウムを用いる他は、実施例２０と同様にして
、標題化合物（１９）を得た。
【０２３３】
（実施例４６）
５－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物４０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－エチル
－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－６－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、実施
例２５と同様にして、標題化合物（４０）を得た。 1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－Ｔ
ＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０９（ｍ，３Ｈ），３ .７５（ｓ，３Ｈ），３ .６８
（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 2Ｈ 1 2Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ５４ .５４；Ｈ４ .５８；Ｎ１０ .６０；Ｏ３０ .２８
実測値（％）：Ｃ５４ .４３；Ｈ４ .４５；Ｎ１０ .６７；Ｏ３０ .４５
【０２３４】
（実施例４７）
６－ニトロ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－デシル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物４１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－デシル
－（ブトキシアセチル）アミノ］－５－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例１
９と同様にして、標題化合物（４１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０９（ｍ，３
Ｈ），４ .１２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），３ .７５（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），２ .
２３～１ .２３（ｍ，２０Ｈ），０ .９０（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 3Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６６ .００；Ｈ８ .１９；Ｎ６ .６９；Ｏ１９ .１２
実測値（％）：Ｃ６６ .０９；Ｈ８ .０９；Ｎ６ .６７；Ｏ１９ .１５
【０２３５】
（実施例４８）
８－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物４２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－ベンジ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－３－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は、実
施例１９と同様にして、標題化合物（４２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０９（ｍ，３
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Ｈ），７ .２５（ｍ，５Ｈ），５ .２３（ｓ，２Ｈ），３ .８９（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 1 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６２ .５７；Ｈ４ .３２；Ｎ８ .５９；Ｏ２４ .５２
実測値（％）：Ｃ６２ .４５；Ｈ４ .４５；Ｎ８ .６７；Ｏ２４ .４３
【０２３６】
（実施例４９）
６－ニトロ－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－（ 6－ヒドロキシヘキシル）－２（１
Ｈ）－キノリノン（化合物４３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－（ 6－
ヒドロキシヘキシル）－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－５－ニトロ－安息香酸エチ
ルを用いる他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（４３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０５（ｍ，３
Ｈ），４ .１２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），３ .８７（ｍ，３Ｈ），３ .７５（ｄ，２Ｈ
，Ｊ =６ .９Ｈｚ），２ .２３～１ .２３（ｍ，１２Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈ
ｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ ,１１０
０
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 5Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６０ .３０；Ｈ６ .９３；Ｎ７ .４０；Ｏ２５ .３８
実測値（％）：Ｃ６０ .２４；Ｈ７ .０９；Ｎ７ .２８；Ｏ２５ .３９
【０２３７】
（実施例５０）
５－アミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－ゲラニル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物４４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－ゲラニ
ル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－アミノ－安息香酸エチルを用いる他は、実
施例２０と同様にして、標題化合物（４４）を得た。 1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－
ＴＭＳ）：１０ .８７（ｓ，１Ｈ），７ .６５～７ .０６（ｍ，３Ｈ），５ .４０（ｍ，１Ｈ
），５ .２５（ｍ，２Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），４ .１２（ｍ，２Ｈ），３ .３４（ｍ，
２Ｈ），２ .１５～１ .６０（ｍ，１３Ｈ），１ .２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 2 8Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .７６；Ｈ７ .９２；Ｎ７ .８６；Ｏ１３ .４７
実測値（％）：Ｃ７０ .７４；Ｈ７ .８９；Ｎ７ .７８；Ｏ１３ .５９
【０２３８】
（実施例５１）
８－アミノ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物４５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－３－アミノ－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２０と同様にして、標題化合物（４５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８７（ｓ，１Ｈ），７ .６５～７ .０６
（ｍ，３Ｈ），５ .４０（ｍ，１Ｈ），５ .２５（ｍ，２Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），４ .
２３（ｍ，２Ｈ），３ .６７（ｓ，３Ｈ），２ .１５～１ .６０（ｍ，１３Ｈ）
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ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 3 5Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .１５；Ｈ７ .６５；Ｎ８ .１８；Ｏ１４ .０２
実測値（％）：Ｃ７０ .１８；Ｈ７ .７９；Ｎ７ .９８；Ｏ１４ .０５
【０２３９】
（実施例５２）
７－［（３ , ４ , ５－トリメトキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオキシ－４－
ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物４６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ４ , ５－トリメトキシシンナ
モイル）アミノ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（
４６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .３９（ｓ，１Ｈ），８ .９２（ｓ，１
Ｈ），７ .９９（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .５３（ｄ，１Ｈ
，Ｊ =１５ .６Ｈｚ），７ .４９（ｓ，１Ｈ），６ .９３（ｓ，２Ｈ），６ .７５（ｄ，１Ｈ
，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ），３ .９２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .７８（ｓ，９Ｈ），３
.５４（ｓ，３Ｈ），１ .６８（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０Ｈ），０ .８６（ｔ，３Ｈ
，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６００ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 3 0Ｈ 3 8Ｎ 2Ｏ 7として
計算値（％）：Ｃ６６ .８９；Ｈ７ .１２；Ｎ５ .２０；Ｏ２０ .７９
実測値（％）：Ｃ６６ .７８；Ｈ７ .０８；Ｎ５ .２３；Ｏ２０ .９１
【０２４０】
（実施例５３）
５－メチルアミノ－３－ベンジルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物４７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－６－メチルアミノ－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（４７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .２０
（ｍ，８Ｈ），５ .７０（ｂｓ，１Ｈ），５ .１５（ｓ，２Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），
２ .７８（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 1 8Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６９ .６６；Ｈ５ .８５；Ｎ９ .０３；Ｏ１５ .４７
実測値（％）：Ｃ６９ .７８；Ｈ５ .７８；Ｎ９ .００；Ｏ１５ .４４
【０２４１】
（実施例５４）
５－ヘキシルアミノ－３－（３，５－ジメチルベンジルオキシ）－４－ヒドロキシ－１－
エチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物４８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－エチ
ル－Ｎ－（３，５－ジメチルベンジルオキシ）アセチル］アミノ］－６－ヘキシルアミノ
－安息香酸エチルを用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（４８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .２０
（ｍ，６Ｈ），５ .６５（ｂｓ，１Ｈ），５ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .６５（ｄ，２Ｈ，Ｊ =
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７ .２Ｈｚ），２ .８９（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），１ .８６～１ .２３（ｍ，８Ｈ），２
.１８（ｓ，６Ｈ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ）， 0.９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９
Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 6Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７３ .９０；Ｈ８ .１１；Ｎ６ .６３；Ｏ１１ .３６
実測値（％）：Ｃ７３ .８８；Ｈ８ .０５；Ｎ６ .６９；Ｏ１１ .３８
【０２４２】
（実施例５５）
６－デシルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物４９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－メトキシアセチル］アミノ］－５－デシルアミノ－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２１と同様にして、標題化合物（４９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .４０
（ｍ，３Ｈ），５ .６５（ｂｓ，１Ｈ），３ .７９（ｓ，３Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），
２ .７８（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），１ .８９～１ .１８（ｍ，１６Ｈ），０ .９０（ｔ，
３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 3 2Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６９ .９７；Ｈ８ .９５；Ｎ７ .７７；Ｏ１３ .３２
実測値（％）：Ｃ６９ .９８；Ｈ８ .９５；Ｎ７ .５８；Ｏ１３ .４９
【０２４３】
（実施例５６）
６－ビニルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物５０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－メトキシアセチル］アミノ］－５－ビニルアミノ－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２２と同様にして、標題化合物（５０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（  ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）；１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .４
０（ｍ，３Ｈ），６ .２３（ｍ，１Ｈ），５ .２６（ｓ，１Ｈ），４ .９０（ｍ，１Ｈ），
４ .５６（ｍ，１Ｈ），３ .８７（ｓ，３Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 3Ｈ 1 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６３ .４０；Ｈ５ .７３；Ｎ１１ .３８；Ｏ１９ .４９
実測値（％）：Ｃ６３ .３９；Ｈ５ .７８；Ｎ１１ .４５；Ｏ１９ .３８
【０２４４】
（実施例５７）
６－（３，５－ジメチルベンジルアミノ）－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル
－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物５１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－（３，５－ジメチルベンジルアミノ）－安
息香酸エチルを用いる他は、実施例２２と同様にして、標題化合物（５１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .２０
（ｍ，６Ｈ），５ .６５（ｂｓ，１Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），
３ .０６（ｓ，２Ｈ），２ .１８（ｓ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
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元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 2Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .９８；Ｈ６ .５５；Ｎ８ .２８；Ｏ１４ .１８
実測値（％）：Ｃ７１ .０１；Ｈ６ .４５；Ｎ８ .３３；Ｏ１４ .２１
【０２４５】
（実施例５８）
６－ゲラニルアミノ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン（化合物５２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－ゲラニルアミノ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（５２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .６８～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），５ .６５（ｂｓ，１Ｈ），５ .４５（ｍ，１Ｈ），５ .０８（ｍ，１Ｈ），
３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），３ .３４（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .５Ｈｚ），２ .
２５～１ .５５（ｍ，１３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 2 8Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .７６；Ｈ７ .９２；Ｎ７ .８６；Ｏ１３ .４７
実測値（％）：Ｃ７０ .６７；Ｈ７ .９６；Ｎ７ .８７；Ｏ１３ .５０
【０２４６】
（実施例５９）
８－ブチルアミノ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物５３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－３－ブチルアミノ－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（５３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .６８～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），５ .５８（ｂｓ，１Ｈ），５ .４５（ｍ，１Ｈ），５ .０８（ｍ，１Ｈ），
４ .１２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .５Ｈｚ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），２ .８９（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７
.２Ｈｚ），２ .２５～１ .５５（ｍ，１７Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 4Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７２ .３３；Ｈ８ .６０；Ｎ７ .０３；Ｏ１２ .０４
実測値（％）：Ｃ７２ .１８；Ｈ８ .５９；Ｎ７ .０７；Ｏ１２ .１６
【０２４７】
（実施例６０）
６－デシルオキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物５４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－デシルオキシ－安息香酸エチルを用いる他
は、実施例２０と同様にして、標題化合物（５４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .６８～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），４ .１８（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），３ .８０（ｄ，３Ｈ），３ .５６（
ｓ，３Ｈ），１ .８６～１ .１８（ｍ，１６Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 3 1Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６９ .７７；Ｈ８ .６５；Ｎ３ .８８；Ｏ１７ .７１
実測値（％）：Ｃ６９ .６８；Ｈ８ .５９；Ｎ３ .９０；Ｏ１７ .８３
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【０２４８】
（実施例６１）
６－（２－プロペニルオキシ）－３－フェノキシ－４－ヒドロキシ－１－オクチル－２（
１Ｈ）－キノリノン（化合物５５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－オク
チル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－５－（２－プロペニルオキシ）－安息香酸
エチルを用いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（５５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，８Ｈ），５ .８０（ｍ，１Ｈ），５ .２５（ｍ，２Ｈ），４ .４５（ｍ，２Ｈ），３ .
６７（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .４Ｈｚ），１ .８６～１ .１８（ｍ，１２Ｈ），０ .９０（ｔ，３
Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 6Ｈ 3 1Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７４ .０８；Ｈ７ .４１；Ｎ３ .３２；Ｏ１５ .１８
実測値（％）：Ｃ７４ .１０；Ｈ７ .４３；Ｎ３ .４０；Ｏ１５ .０７
【０２４９】
（実施例６２）
８－ベンジルオキシ－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）
－キノリノン（化合物５６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－ベン
ジル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－３－ベンジルオキシ－安息香酸エチル
を用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（５６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，１３Ｈ），５ .４０（ｍ，１Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），５ .２０（ｓ，２Ｈ），
４ .２４（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .４Ｈｚ），３ .６７（ｓ，２Ｈ），２ .１５～１ .４５（ｍ，１
３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 3 3Ｈ 3 5Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７７ .７７；Ｈ６ .９２；Ｎ２ .７５；Ｏ１２ .５６
実測値（％）：Ｃ７７ .８８；Ｈ６ .８９；Ｎ２ .７６；Ｏ１２ .４７
【０２５０】
（実施例６３）
７－メチル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物５７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－メチル－安息香酸エチルを用いる他は、実
施例２１と同様にして、標題化合物（５７）を得た。 1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－
ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０（ｍ，３Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ
），３ .６５（ｓ，３Ｈ），２ .１５（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 2Ｈ 1 3Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６５ .７４；Ｈ５ .９８；Ｎ６ .３９；Ｏ２１ .８９
実測値（％）：Ｃ６５ .７７；Ｈ５ .８９；Ｎ６ .５５；Ｏ２１ .７９
【０２５１】
（実施例６４）
７－ヘキシル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物５８）
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２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ヘキシル－安息香酸エチルを用いる他は、
実施例２１と同様にして、標題化合物（５８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），２ .２２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７
.０Ｈｚ），１ .７８～１ .２３（ｍ，８Ｈ），０ .８９（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 2 3Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .５６；Ｈ８ .０１；Ｎ４ .８４；Ｏ１６ .５９
実測値（％）：Ｃ７０ .５５；Ｈ７ .９７；Ｎ４ .８７；Ｏ１６ .６１
【０２５２】
（実施例６５）
７－デシル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物５９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－デシル－安息香酸エチルを用いる他は、実
施例２２と同様にして、標題化合物（５９）を得た。 1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－
ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０（ｍ，３Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ
），３ .６９（ｓ，３Ｈ），２ .１４（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ），１ .７８～１ .２３（ｍ
，１６Ｈ），０ .８９（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 3 1Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７３ .００；Ｈ９ .０５；Ｎ４ .０５；Ｏ１３ .８９
実測値（％）：Ｃ７２ .８９；Ｈ８ .９７；Ｎ４ .０３；Ｏ１４ .１１
【０２５３】
（実施例６６）
６－（２－プロペニル）－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物６０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－（２－プロペニル）－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２２と同様にして、標題化合物（６０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），６ .０６（ｍ，１Ｈ），５ .３３（ｍ，１Ｈ），５ .１５（ｍ，１Ｈ），３ .
７４（ｓ，３Ｈ），３ .６９（ｓ，３Ｈ），３ .２３（ｍ，２Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 4Ｈ 1 5Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６８ .５５；Ｈ６ .１６；Ｎ５ .７１；Ｏ１９ .５７
実測値（％）：Ｃ６８ .４５；Ｈ６ .２３；Ｎ５ .６９；Ｏ１９ .６３
【０２５４】
（実施例６７）
６－ゲラニル－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（
化合物６１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－５－ゲラニル－安息香酸エチルを用いる他は、
実施例２２と同様にして、標題化合物（６１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .１５
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（ｍ，３Ｈ），５ .４２（ｍ，１Ｈ），５ .１０（ｍ，１Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .
６９（ｓ，３Ｈ），２ .２３～１ .５５（ｍ，１５Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 1Ｈ 2 7Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７３ .８７；Ｈ７ .９７；Ｎ４ .１０；Ｏ１４ .０６
実測値（％）：Ｃ７３ .７８；Ｈ７ .８７；Ｎ４ .０９；Ｏ１４ .２６
【０２５５】
（実施例６８）
５－ブチル－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－エチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物６２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－エチ
ル－Ｎ－（エトキシアセチル）アミノ］－６－ブチル－安息香酸エチルを用いる他は、実
施例１９と同様にして、標題化合物（６２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .１５
（ｍ，３Ｈ），４ .２３（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .３Ｈｚ），３ .６８（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ
），２ .３４（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .１Ｈｚ），１ .８５～１ .２３（ｍ，１０Ｈ），０ .９０（
ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 2 3Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７０ .５６；Ｈ８ .０１；Ｎ４ .８４；Ｏ１６ .５９
実測値（％）：Ｃ７０ .４５；Ｈ７ .９９；Ｎ４ .８９；Ｏ１６ .６７
【０２５６】
（実施例６９）
８－メチル－３－ゲラニルオキシ－４－ヒドロキシ－１－ベンジル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン（化合物６３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－ベン
ジル－Ｎ－（ゲラニルオキシアセチル）アミノ］－３－メチル－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（６３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），７ .７９～７ .１５
（ｍ，８Ｈ），４ .３３（ｓ，２Ｈ），４ .２４（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .３Ｈｚ），２ .３４（
ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .１Ｈｚ），２ .２５（ｓ，３Ｈ），２ .３４～１ .５６（ｍ，１３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 7Ｈ 3 1Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７７ .６６；Ｈ７ .４８；Ｎ３ .３５；Ｏ１１ .５０
実測値（％）：Ｃ７７ .６５；Ｈ７ .３９；Ｎ３ .３２；Ｏ１１ .６４
【０２５７】
（実施例７０）
７－ブチル－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－プロペニル）－２（１Ｈ
）－キノリノン（化合物６４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－（２
－プロペニル）－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ブチル－安息香酸エチ
ルを用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（６４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），７ .８０～７ .１５
（ｍ，３Ｈ），５ .９５（ｍ，１Ｈ），５ .２０～５ .００（ｍ，２Ｈ），４ .２４（ｄ，２
Ｈ，Ｊ =７ .３Ｈｚ），３ .８９（ｍ，２Ｈ），２ .２５（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），１ .
８０～１ .２６（ｍ，１６Ｈ），０ .８９（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１０５
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元素分析値：Ｃ 2 4Ｈ 3 5Ｎ 1Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７４ .７６；Ｈ９ .１５；Ｎ３ .６３；Ｏ１２ .４５
実測値（％）：Ｃ７４ .７５；Ｈ９ .０９；Ｎ３ .５２；Ｏ１２ .６４
【０２５８】
（実施例７１）
７－ニトロ－３－（２－ピリジルオキシ）－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物６５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（２－ピリジルオキシ）アセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（６５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），８ .５６（ｍ，１
Ｈ），８ .１５～７ .２３（ｍ，６Ｈ），３ .５８（ｓ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １５５０ , １２５５
元素分析値：Ｃ 1 5Ｈ 1 1Ｎ 3Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ５７ .５１；Ｈ３ .５４；Ｎ１３ .４２；Ｏ２５ .５４
実測値（％）：Ｃ５７ .６５；Ｈ３ .４９；Ｎ１３ .３５；Ｏ２５ .５１
【０２５９】
（実施例７２）
７－ニトロ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－（２－フラニル）メチル－２（１Ｈ）
－キノリノン（化合物６６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－（２
－フラニル）メチル－Ｎ－メトキシアセチル］アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを
用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（６６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），８ .１５～７ .６９
（ｍ，３Ｈ），７ .２８（ｍ，１Ｈ），６ .２５（ｍ，１Ｈ），５ .８５（ｍ，１Ｈ），３ .
７８（ｓ，３Ｈ），２ .５６（ｓ，２Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９２０ , １５５０ , １２５５
元素分析値：Ｃ 1 5Ｈ 1 2Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ５６ .９６；Ｈ３ .８２；Ｎ８ .８６；Ｏ３０ .３５
実測値（％）：Ｃ５６ .８５；Ｈ３ .８９；Ｎ８ .８９；Ｏ３０ .３７
【０２６０】
（実施例７３）
５－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物６７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－６－フェノキシカルボニル－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（６７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .３５
（ｍ，８Ｈ），３ .８４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～
１ .３４（ｍ，４Ｈ），０ .９６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：
３５５０ , ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６７．５９；Ｈ５．９６；Ｎ３．９４；Ｏ２２．５１
実測値（％）：Ｃ６７．４５；Ｈ５．９９；Ｎ３．９７；Ｏ２２．５９
【０２６１】
（実施例７４）
５－デシルオキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）
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－キノリノン（化合物６８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－６－デシルオキシカルボニル－安息香酸エチルを
用いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（６８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .４５
（ｍ，３Ｈ），４．２３（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .８４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８
Ｈｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～１ .３４（ｍ，２０Ｈ），０ .９５（ｍ，６Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 4Ｈ 3 7Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６８．７０；Ｈ８．８９；Ｎ３．３４；Ｏ１９．０７
実測値（％）：Ｃ６８．６４；Ｈ８．７９；Ｎ３．２３；Ｏ１９．３４
【０２６２】
（実施例７５）
５－ヘキシルアミノ－３－エトキシ－４－ヒドロキシ－１－（３，５－ジメチルベンジル
）－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物６９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－（３
，５－ジメチルベンジル）－Ｎ－エトキシアセチル］アミノ］－６－ヘキシルアミノ－安
息香酸エチルを用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（６９）を得た
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .７８（ｓ，１Ｈ），７ .７９～７ .２０
（ｍ，６Ｈ），５ .６５（ｂｓ，１Ｈ），３ .６５（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），３．３３
（ｓ，２Ｈ），２ .８９（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），１ .８６～１ .２３（ｍ，８Ｈ），
２ .２５（ｓ，６Ｈ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６
.９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 6Ｈ 3 4Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ７３ .９０；Ｈ８ .１１；Ｎ６ .６３；Ｏ１１．３６
実測値（％）：Ｃ７３ .８９；Ｈ８ .１０；Ｎ６ .５８；Ｏ１１．４３
【０２６３】
（実施例７６）
２－［Ｎ－ベンジル－  Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチ
ル（化合物７０）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、２－ベンジルアミノ－４－ニトロ－安息香
酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、メトキシ酢酸を用いる他は、実施例１と同
様にして、標題化合物（７０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９．５５（ｓ，１Ｈ），８ .２１（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７．２５（ｍ，５Ｈ），４ .２
３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .３３
（ｓ，２Ｈ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５元素分析
値：Ｃ 1 9Ｈ 2 0Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６１．２８；Ｈ５．４１；Ｎ７．５２；Ｏ２５．７８
実測値（％）：Ｃ６１．２４；Ｈ５．３５；Ｎ７．４５；Ｏ２５．９６
【０２６４】
（実施例７７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（フェノキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチル
（化合物７１）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、２－メチルアミノ－４－ニトロ－安息香酸
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エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、フェノキシ酢酸を用いる他は、実施例１と同
様にして、標題化合物（７１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９．５５（ｓ，１Ｈ），８ .１８（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７．３５（ｍ，５Ｈ），４ .２
３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .５６（ｓ，３Ｈ），１ .１５
（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５元素分析
値：Ｃ 1 8Ｈ 1 8Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６０．３３；Ｈ５．０６；Ｎ７．８２；Ｏ２６．７９
実測値（％）：Ｃ６０．２４；Ｈ５．１５；Ｎ７．７５；Ｏ２６．８６
【０２６５】
（実施例７８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（ベンジルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸エ
チル（化合物７２）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、２－（Ｎ－メチルアミノ）－４－ニトロ－
安息香酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、ベンジルオキシ酢酸を用いる他は、
実施例１と同様にして、標題化合物（７２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９．５５（ｓ，１Ｈ），８ .１８（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７．３５（ｍ，５Ｈ），５．
２５（ｓ，２Ｈ），４ .２３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .５
６（ｓ，３Ｈ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 0Ｎ 2Ｏ 6として
計算値（％）：Ｃ６１．２８；Ｈ５．４１；Ｎ７．５２；Ｏ２５．７８
実測値（％）：Ｃ６１．２２；Ｈ５．４５；Ｎ７．５５；Ｏ２５．７８
【０２６６】
（実施例７９）
２－［Ｎ－（６－ヒドロキシヘキシル）－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－４－ニト
ロ－安息香酸エチル（化合物７３）
４－ニトロアントラニル酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－（６－ヒドロキシヘキシル）ア
ミノ］－４－ニトロ－安息香酸エチルを、オクチルオキシ酢酸の代わりに、ブトキシ酢酸
を用いる他は、実施例１と同様にして、標題化合物（７３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；９．５５（ｓ，１Ｈ），８ .１８（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .９１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），５．２５（ｓ，２Ｈ），４ .２
３（ｔ，２Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .１３（ｓ，２Ｈ），３ .４５（ｍ，２Ｈ），２．８７
（ｍ，２Ｈ），１．７８～１．２５（ｍ，１２Ｈ），１ .１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ
），０．８８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；２８５０ , １７４０ , １５５０ , １３４５ , １２２５元素分析
値：Ｃ 2 1Ｈ 3 2Ｎ 2Ｏ 7して
計算値（％）：Ｃ５９．４２；Ｈ７．６０；Ｎ６．６０；Ｏ２６．３９
実測値（％）：Ｃ５９．２８；Ｈ７．４５；Ｎ６．６５；Ｏ２６．６２
【０２６７】
（実施例８０）
５－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物７４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－６－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２１と同様にして、標題化合物（７４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０ 9（ｍ，３Ｈ
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），３ .６４（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .８７～１ .２３（ｍ
，１２Ｈ），０ .９０（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５００ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 2 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６２ .０５；Ｈ６ .９４；Ｎ８ .０４；Ｏ２２ .９６
実測値（％）：Ｃ６２ .０２；Ｈ７ .０４；Ｎ８ .００；Ｏ２２ .９４
【０２６８】
（実施例８１）
８－ニトロ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノ
ン（化合物７５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－３－ニトロ－安息香酸エチルを用いる他は
、実施例２１と同様にして、標題化合物（７５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .０５（ｓ，１Ｈ），８ .０５（ｍ，３
Ｈ），３ .６６（ｓ，３Ｈ），３ .６４（ｄ，２Ｈ，Ｊ =６ .８Ｈｚ），１ .８７～１ .２３（
ｍ，１２Ｈ），０ .８９（ｔ，３Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５００ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 2 4Ｎ 2Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６２ .０５；Ｈ６ .９４；Ｎ８ .０４；Ｏ２２ .９６
実測値（％）：Ｃ６２ .００；Ｈ７ .０３；Ｎ８ .０５；Ｏ２２ .９８
【０２６９】
（実施例８２）
７－アセチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物７６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アセチルアミノ－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（７６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .２８（ｓ，１Ｈ），１０ .２３（ｓ，
１Ｈ），７ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .８０（  ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ  ），７ .４２（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），３ .９４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .５２（ｓ，３Ｈ），
２ .１０（ｓ，３Ｈ），１ .６９（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０Ｈ），０ .８６（ｔ，３
Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 8Ｈ 2 6Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６７ .９０；Ｈ８ .２３；Ｎ８ .８０；Ｏ１５ .０７
実測値（％）：Ｃ６７ .９５；Ｈ８ .２１；Ｎ８ .８１；Ｏ１５ .０３
【０２７０】
（実施例８３）
５－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物７７）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－６－（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキ
シシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例１９と同様にして、標題
化合物（７７）を得た。
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1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .３９（ｓ，１Ｈ），１０ .２９（ｓ，
１Ｈ），８ .９０（ｓ，１Ｈ），７ .９６（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈ
ｚ），７ .５２（ｄ，１Ｈ，Ｊ =１５ .６Ｈｚ），７ .４９（ｓ，１Ｈ），６ .９３（ｓ，２
Ｈ），６ .７５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ），３ .９２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），
３ .８２（ｓ，６Ｈ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .６８（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０
Ｈ），０ .８７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６００ , １５１５ , １２５０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 9Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 7として
計算値（％）：Ｃ６６ .３９；Ｈ６ .９２；Ｎ５ .３４；Ｏ２１ .３５
実測値（％）：Ｃ６６ .４４；Ｈ７ .００；Ｎ５ .３０；Ｏ２１ .２６
【０２７１】
（実施例８４）
６－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物７８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－５－（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキ
シシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例１９と同様にして、標題
化合物（７８）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .３１（ｓ，１Ｈ），１０ .２３（ｓ，
１Ｈ），８ .９０（ｓ，１Ｈ），７ .９６（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈ
ｚ），７ .５４（ｄ，１Ｈ，Ｊ =１５ .６Ｈｚ），７ .４９（ｓ，１Ｈ），６ .９３（ｓ，２
Ｈ），６ .７５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ），３ .９２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），
３ .８１（ｓ，６Ｈ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .６８（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０
Ｈ），０ .８ 5（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９５０ , １６００ , １５１５ , １２４０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 9Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 7として
計算値（％）：Ｃ６６ .３９；Ｈ６ .９２；Ｎ５ .３４；Ｏ２１ .３５
実測値（％）：Ｃ６６ .３２；Ｈ６ .９８；Ｎ５ .４１；Ｏ２１ .２９
【０２７２】
（実施例８５）
８－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物７９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－３－（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキ
シシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルを用いる他は、実施例１９と同様にして、標題
化合物（７９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .３５（ｓ，１Ｈ），１０ .２３（ｓ，
１Ｈ），８ .９０（ｓ，１Ｈ），７ .９４（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈ
ｚ），７ .５４（ｄ，１Ｈ，Ｊ =１５ .６Ｈｚ），７ .５０（ｓ，１Ｈ），６ .９３（ｓ，２
Ｈ），６ .７４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ），３ .９２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），
３ .８１（ｓ，６Ｈ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），１ .６８（ｍ，２Ｈ），１ .２５（ｍ，１０
Ｈ），０ .８７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １５５０ , １５１５ , １２４０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 2 9Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 7として
計算値（％）：Ｃ６６ .３９；Ｈ６ .９２；Ｎ５ .３４；Ｏ２１ .３５
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実測値（％）：Ｃ６６ .３３；Ｈ６ .９０；Ｎ５ .３６；Ｏ２１ .４１
【０２７３】
（実施例８６）
６－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物８０）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－５－エトキシカルボニル－安息香酸エチルを用い
る他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（８０）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .５５
（ｍ，３Ｈ），４ .２２（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），３ .８４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈ
ｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～１ .３４（ｍ，４Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝
６ .８Ｈｚ），０ .９６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ ,
 ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６３ .９３；Ｈ６ .６３；Ｎ４ .３９；Ｏ２５ .０５
実測値（％）：Ｃ６３ .７０；Ｈ６ .５８；Ｎ４ .４５；Ｏ２５ .２７
【０２７４】
（実施例８７）
６－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物８１）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－５－フェノキシカルボニル－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（８１）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .３５
（ｍ，８Ｈ），３ .８４（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～
１ .３４（ｍ，４Ｈ），０ .９６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：
３５５０ , ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６７．５９；Ｈ５．９６；Ｎ３．９４；Ｏ２２．５１
実測値（％）：Ｃ６７．５７；Ｈ６．０４；Ｎ３．９０；Ｏ２２．４９
【０２７５】
（実施例８８）
８－エトキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物８２）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－３－エトキシカルボニル－安息香酸エチルを用い
る他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（８２）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .６２（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .５５
（ｍ，３Ｈ），４ .２０（ｔ，２Ｈ，Ｊ =６ .９Ｈｚ），３ .８５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈ
ｚ），３ .６２（ｓ，３Ｈ），１ .７８～１ .３４（ｍ，４Ｈ），１ .２２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝
６ .８Ｈｚ），０ .９５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ ,
 ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 7Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６３ .９３；Ｈ６ .６３；Ｎ４ .３９；Ｏ２５ .０５
実測値（％）：Ｃ６３ .８８；Ｈ６ .５９；Ｎ４ .３５；Ｏ２５ .１８
【０２７６】
（実施例８９）

10

20

30

40

50

(57) JP 3900720 B2 2007.4.4



８－フェノキシカルボニル－３－ブトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－
キノリノン（化合物８３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
－Ｎ－（ブトキシアセチル）アミノ］－３－フェノキシカルボニル－安息香酸エチルを用
いる他は、実施例２０と同様にして、標題化合物（８３）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .５８（ｓ，１Ｈ），７ .８８～７ .３５
（ｍ，８Ｈ），３ .８２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ），３ .６４（ｓ，３Ｈ），１ .７８～
１ .３４（ｍ，４Ｈ），０ .９９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：
３５５０ , ２９４０ , １７１５ , １６１０ , １２５０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 0Ｈ 2 1Ｎ 1Ｏ 5として
計算値（％）：Ｃ６７．５９；Ｈ５．９６；Ｎ３．９４；Ｏ２２．５１
実測値（％）：Ｃ６７．４８；Ｈ５．９５；Ｎ３．９９；Ｏ２２．５８
【０２７７】
（実施例９０）
５－オクチルオキシ－３－メトキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリ
ノン（化合物８４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（メトキシアセチル）アミノ］－６－オクチルオキシ－安息香酸エチルを用いる
他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（８４）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），３ .７４（ｓ，３Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），２ .２２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７
.０Ｈｚ），１ .７８～１ .２３（ｍ，１２Ｈ），０ .８９（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 7Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６８ .４４；Ｈ８ .１６；Ｎ４ .２０；Ｏ１９ .２０
実測値（％）：Ｃ６８ .４６；Ｈ８ .１９；Ｎ４ .２７；Ｏ１９ .０８
【０２７８】
（実施例９１）
３，８－ジヘキシルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化
合物８５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに、２－［Ｎ－メチ
ル－Ｎ－（ヘキシルオキシアセチル）アミノ］－３－ヘキシルオキシ－安息香酸エチルを
用いる他は、実施例２１と同様にして、標題化合物（８５）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１０ .８５（ｓ，１Ｈ），７ .７５～７ .２０
（ｍ，３Ｈ），３ .６５（ｓ，３Ｈ），２ .２２（ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ），２ .００（
ｄ，２Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ），１ .７８～１ .２３（ｍ，１６Ｈ），０ .８９（ｔ，３Ｈ，Ｊ =
７ .０Ｈｚ）、０ .８３（ｔ，３Ｈ，Ｊ =７ .０Ｈｚ）ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , 
２９４０ , １６１０ , １１００
元素分析値：Ｃ 2 2Ｈ 3 3Ｎ 1Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ７０ .３７；Ｈ８ .８６；Ｎ３ .７３；Ｏ１７ .０４
実測値（％）：Ｃ７０ .３９；Ｈ８ .９２；Ｎ３ .７１；Ｏ１６ .９８
【０２７９】
（実施例９２）
８－メチルアミノ－３－オクチルオキシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キ
ノリノン（化合物８６）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－（３ , ５－ジメトキ
シ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ－安息香酸エチルの代わりに２－［Ｎ－メチル
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－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－３－メチルアミノ－安息香酸エチルを用い
た他は、実施例１９と同様にして、標題化合物（８６）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ , δ－ＴＭＳ）：１１ .２３（ｓ，１Ｈ），７ .８５（ｓ，１
Ｈ），７ .７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７ .２Ｈｚ），７ .５０（ｄ，１Ｈ，Ｊ =７ .２Ｈｚ），４ .
２３（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝７ .６Ｈｚ），３ .５４（ｓ，３Ｈ），３ .３４（ｓ，３Ｈ），１ .８
６～１ .４５（ｍ，１２Ｈ），０ .９７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７ .５Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）：３５５０ , ２９４０ , １５５０ , １５１５ , １２４０ , １１０
０
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 2 8Ｎ 2Ｏ 3として
計算値（％）：Ｃ６８ .６４；Ｈ８ .４９；Ｎ８ .４３；Ｏ１４ .４４
実測値（％）：Ｃ６８ .６１；Ｈ８ .５０；Ｎ８ .４９；Ｏ１４ .４０
【０２８０】
（実施例９３）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メ
チル（化合物８７）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチルの代わりに、
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸メチルを用いる他は
、実施例４と同様にして、標題化合物（８７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），４ .４０（ｓ，
２Ｈ），４ .２７（ｍ，２Ｈ），３ .８ 2（ｓ， 3Ｈ），３ .４０（ｍ，２Ｈ），３ .１８（ｓ
，３Ｈ），１ .８０～１ .２０（ｍ，１ 2Ｈ），０ .８７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝６ .８Ｈｚ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５
元素分析値：Ｃ 1 9Ｈ 3 0Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６５ .１１；Ｈ８ .６３；Ｎ７ .９９；Ｏ１８ .２６
実測値（％）：Ｃ６５ .０８；Ｈ８ .５９；Ｎ８ .０２；Ｏ１８ .３１
【０２８１】
（実施例９４）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸ブ
チル（化合物８８）
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エチルの代わりに、
２－［（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－ニトロ－安息香酸ブチルを用いる他は
、実施例４と同様にして、標題化合物（８７）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ 3 , δ－ＴＭＳ）；７ .９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .６
５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .０Ｈｚ），６ .３２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１ .６Ｈｚ），４ .４０（ｓ，
２Ｈ），４ .２７（ｍ，２Ｈ），３ .８ 2（ｓ， 3Ｈ），３ .４０（ｍ，２Ｈ），３ .１８（ｓ
，３Ｈ）， 2.３０～１ .２０（ｍ，１４Ｈ），０ .８７（ｍ， 6Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , ２８５０ , １７２５
元素分析値：Ｃ 2 2Ｈ 3 6Ｎ 2Ｏ 4として
計算値（％）：Ｃ６７ .３１；Ｈ９ .２４；Ｎ７ .１４；Ｏ１６ .３０
実測値（％）：Ｃ６７ .２８；Ｈ９ .２７；Ｎ７ .２１；Ｏ１６ .２４
【０２８２】
（実施例９５）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメト
キシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸メチル（化合物８９）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミノ－安息香酸エ
チルの代わりに２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－アミ
ノ－安息香酸メチルを用いる他は、実施例５と同様にして、標題化合物（８９）を得た。
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ 6 -ＤＭＳＯ，δ－ＴＭＳ）；１０ .５２（ｓ，１Ｈ），８ .９４（ｓ，１
Ｈ），７ .９６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８ .８Ｈｚ），７ .８３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２ .０Ｈｚ），７
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.７６（ｄ，１Ｈ，Ｊ =８ .８Ｈｚ），７ .５７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），６ .９３
（ｓ，２Ｈ），６ .６８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１５ .６Ｈｚ  ），３ .８５（ｓ，６Ｈ），３ .８
１（ｓ，３Ｈ），３ .７８（ｓ，３Ｈ），３ .６８（ｍ，２Ｈ），３ .２７（ｍ，２Ｈ），
１ .４０～１ .１０（ｍ，１２Ｈ），０ .８３（ｍ，３Ｈ）
ＩＲ（ＫＢｒ，ｃｍ - 1）；３３５０ , １７４５ , １６８０ , １２２５
元素分析値：Ｃ 3 0Ｈ 4 0Ｎ 2Ｏ 8として
計算値（％）：Ｃ６４ .７３；Ｈ７ .２４；Ｎ５ .０３；Ｏ２３ .００
実測値（％）：Ｃ６４ .７７；Ｈ７ .２０；Ｎ４ .９５；Ｏ２３ .０７
【０２８３】
（実施例９６）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメト
キシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチルの代わりに２２－［Ｎ－
メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメトキシ－４－
ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸メチルを用いた他は、実施例１９と同様に
して、標題化合物（１ 8）を得た。
得られた化合物の物性値は、実施例１９で得られた化合物と同一の値を示した。
【０２８４】
（実施例９ 7）
７－［（３ , ５－ジメトキシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－３－オクチルオ
キシ－４－ヒドロキシ－１－メチル－２（１Ｈ）－キノリノン（化合物１８）
２－［Ｎ－メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメト
キシ－４－ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸エチルの代わりに２２－［Ｎ－
メチル－Ｎ－（オクチルオキシアセチル）アミノ］－４－［（３ , ５－ジメトキシ－４－
ヒドロキシシンナモイル）アミノ］－安息香酸ブチルを用いた他は、実施例１９と同様に
して、標題化合物（１ 8）を得た。
得られた化合物の物性値は、実施例１９で得られた化合物と同一の値を示した。
【０２８５】
（参考例１）
２－［（メトキシアセチル）アミノ］－７－ニトロ－安息香酸エチルの環化反応
水素化ナトリウム０ .５８ｇ（油性６０％、１４ .４９ｍｍｏｌ）をＴＨＦ９ｍｌに添加し
、撹拌溶解した。０℃に冷却後、２－［（メトキシアセチル）アミノ］－ニトロ－安息香
酸エチル１ .０２ｇ（３ .６２ｍｍｏｌ）を６ｍｌのＴＨＦに溶解した溶液を、０～１０℃
にて滴下した。５時間撹拌を行なったが反応は進行せず、目的とする環化生成物は得られ
なかった。
【０２８６】
（実施例９８）　マウス急性毒性試験
本実施例は、本発明のキノリノン誘導体の安全性を確認するため行ったものである。以下
に試験方法を説明する。
試験方法：マウス用胃ゾンデを用いて化合物１８～６９、７４～８６の各キノリノン誘導
体の１０００及び２０００ｍｇ／ｋｇを１群５匹のマウス（ＩＣＲ系雄性　体重２０～２
５ｇ）に強制経口投与した。
【０２８７】
経口投与後、ケージ内にて７日間飼育し、死亡動物の有無及び一般状態を観察し、観察終
了時のマウスの生存率より５０％致死量（ＬＤ 5 0 :ｍｇ／ｋｇ）を推定した。この結果、
試験した全てのキノリノン誘導体のＬＤ 5 0は１０００ｍｇ／ｋｇ以上であり、キノリノン
誘導体は極めて安全性が高いことが判明した。
【０２８８】
（実施例９９）　ラット受身皮膚アナフィラキシー（ＰＣＡ）反応による薬理試験
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キノリノン誘導体の抗アレルギー作用を確認するため、抗アレルギー作用の確認試験とし
て広く用いられているラット受身皮膚アナフィラキシー反応による薬理試験を実施した。
本動物モデルは即時型アレルギー、即ち抗原抗体反応が関与するモデルである。以下に試
験方法を説明する。
【０２８９】
（試験方法）
ウイスター系雄性ラット（９週齢）の背部を刈毛し、抗ジニトロフェノール－アスカリス
（ＤＮＰ－Ａｓ）血清を０．０５ｍｌづつ２カ所に皮内投与した。
４８時間後、０．５％メチルセルロースナトリウム（ＭＣ）に懸濁したキノリノン誘導体
（被験薬物）を１００ｍｇ／ｋｇ経口投与し、その１時間後にトリニトロフェノール－ア
スカリス（ＴＮＰ－Ａｓ）１ｍｇを含有する０．５％エバンスブルー生理食塩溶液　１ｍ
ｌを尾静脈より投与してアレルギー反応を惹起した。
【０２９０】
反応惹起３０分後、ラットをエーテル麻酔下で放血致死させ、背部皮膚を剥離して皮膚内
面の色素漏出斑の長径及び短径を測定し両者の平均値（ｍｍ）を色素漏出量の指標とした
。溶媒対照として被験薬物の代わりに０．５％ＭＣのみを経口投与した群、及び陽性対照
として、トラニラスト（ Tranialast）を被験薬物と同様の方法で２００ｍｇ／ｋｇ経口投
与した群を設けた。
【０２９１】
試験結果は、式１によりＰＣＡ反応抑制率（％）を算出し、表１に示した。尚、試験には
１群５匹のラットを用いた。本試験条件下において、ＰＣＡ反応抑制率が４０％以上であ
れば、明らかに即時型アレルギーを抑制していると考えられる。
【０２９２】
（式１）
ＰＣＡ反応抑制率（％）＝〔（溶媒対照群の色素漏出量－被験薬物群又は陽性群の色素漏
出量）／溶媒対照群の色素漏出量〕×１００
【０２９３】
【表１】
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【０２９４】
（実施例１００）（５％散剤）
【０２９５】
【表２】
　
　
　
　
　
　
　
　
【０２９６】
化合物２２、２４、４５の散剤の製造例を示す。乳鉢で、本発明化合物を粉砕し、それに
乳糖を添加し、乳棒で粉砕しながら、充分混合し、化合物２２、２４、４５の５％散剤を
製造した。
【０２９７】
（実施例１０１）（１０％散剤）
【０２９８】
【表３】
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【０２９９】
化合物３４、５２、５３、６１の散剤の製造例を示す。実施例９５と同様の方法で化合物
３４、５２、５３、６１の１０％散剤を製造した。
【０３００】
（実施例１０２）（１０％顆粒剤）
【０３０１】
【表４】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３０２】
化合物３８、４４、４９、６８の顆粒剤の製造例を示す。乳鉢内で、本発明化合物を等量
のでんぷんと混合粉砕した。これに乳糖、でんぷんの残分を加え混合した。別にゼラチン
３０ｍｇに精製水１ｍｌを加えて、加熱溶解し、冷後かき混ぜながらこれにエタノール１
ｍｌを加え、ゼラチン液としたものを調製し、先の混合物にゼラチン液を添加練合し、造
粒した後、乾燥して整粒し、化合物３８、４４、４９、６８の顆粒剤を製造した。
【０３０３】
（実施例１０３）（５ｍｇ錠）
【０３０４】
【表５】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３０５】
化合物７６～８０の錠剤の製造例を示す。乳鉢内で上記配合の２０倍量を用いて５ｍｇ錠
剤の製造をした。すなわち、本発明化合物１００ｍｇの結晶を粉砕し、それに乳糖及びで
んぷんを加え混合する。１０％でんぷんのりを上記の配合体に加え練合し、造粒する。乾
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燥後、タルク及びステアリン酸マグネシウムを混合し、常法により打錠して、化合物７６
～８０の錠剤を製造した。
【０３０６】
（実施例１０４）（２０ｍｇ錠）
【０３０７】
【表６】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３０８】
化合物７６～８０の錠剤の製造例を示す。上記記載の１０倍量を用いて、２０ｍｇ錠剤を
製造した。すなわち、ヒドロキシプロピルセルロース６ｇを適量のエタノールに溶解し、
これに乳糖９４ｇを添加して練合した。
少し乾燥した後、６０号ふるいにて整粒し、６％ヒドロキシプロピルセルロース乳糖とし
た。またステアリン酸マグネシウムとタルクを１：４の割合で混合しステアリン酸タルク
とした。本発明化合物、６％ヒドロキシプロピルセルロース乳糖、ステアリン酸タルク及
びバレイショデンプンをよく混合し、常法により打錠して、化合物７６～８０の錠剤を製
造した。
【０３０９】
（実施例１０５）（２５ｍｇ錠）
【０３１０】
【表７】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３１１】
化合物４４、５４、７６～８０、８５、８６の錠剤の製造例を示す。乳鉢内で上記化合物
の各々１０倍量を用いて２５ｍｇ錠剤を製造した。即ち、乳鉢内で２５０ｍｇの本発明化
合物の結晶を粉砕し、それに乳糖を加えながら充分混合した。カルボキシメチルスターチ
に適量の精製水を加え、上記の混合物に添加練合し造粒した。
乾燥後、タルク及びステアリン酸マグネシウムを混合し、常法により打錠して、化合物４
４、５４、７６～８０、８５、８６の錠剤を製造した。
【０３１２】
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（実施例１０６）（１０ｍｇカプセル剤）
【０３１３】
【表８】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３１４】
化合物４４、５４、７６～８０、８５、８６のカプセル剤の製造例を示す。実施例９５と
同様の方法で顆粒を製造し、該顆粒１００ｍｇづつをカプセルに充填して、化合物４４、
５４、７６～８０、８５、８６のカプセル剤を製造した。
【０３１５】
（実施例１０７）（０．５％軟膏）
【０３１６】
【表９】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【０３１７】
化合物４４、５４、７６～８０、８５、８６の軟膏剤の製造例を示す。本発明化合物と少
量の流動パラフィンを乳鉢で研和して分散液とし、これを別に白色ワセリンと流動パラフ
ィンを加温混合して製した基剤に徐々に加えて、よく練り合わせ全質均等として製した。
以上の操作にて化合物４４、５４、７６～８０、８５、８６の軟膏剤を製造した。
【０３１８】
【発明の効果】
本発明の製造方法によれば、医薬品、特に抗アレルギー剤として有用なキノリノン誘導体
を、簡便で、かつ高収率で得られる。また、本発明の一般式（Ｉ）で表されるアミド誘導
体は、前記製造方法に用いる中間体として有用である。
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