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(57)【要約】
　その立体異性体のすべて、Ｎ－オキシドおよび塩を含
む、式１の化合物が開示されており、
【化１】

式中、
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準として
メタもしくはパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ
３から選択される３つ以下の置換基で任意選択により置
換されるフェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピ
ラジニルであり；
　ならびに、Ａ、Ｚ、Ｒ１、Ｒ２ａ、Ｒ２ｂ、Ｒ３およ
びＱは本開示において定義されているとおりである。
　式１の化合物を含有する組成物、および、本発明の化
合物または組成物を有効量で適用するステップを含む真
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式１
【化１】

（式中、
　Ａは、

【化２】

　からなる群から選択されるラジカルであり、
　ＺはＯまたはＳであり；
　Ｒ１は、Ｃ３～Ｃ５シクロアルキルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１
個のＳ原子から選択される環員を含有する４員～６員環であり；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、各々独立して、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルもしくはＣ

１～Ｃ２ハロアルキルであり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、一緒になってＣ２～Ｃ５アルカンジイルとされ；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される３つ以下の置換基で任意選択により置換されるフ
ェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピラジニルであり；
　Ｒ３は、ハロゲン、ニトロ、シアノ、Ｃ１～Ｃ５シアノアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルキ
ニルオキシ、Ｃ２～Ｃ５アルケニル、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハロアルキル、Ｃ

１～Ｃ５アルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシアルキル、Ｃ３

～Ｃ５シクロアルキル、Ｃ２～Ｃ５アルコキシカルボニルまたはＣ３～Ｃ１２トリアルキ
ルシリルであり；
　Ｒ４は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ５は、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ６はＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　Ｒ７は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ８は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ９は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ１０は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ１１は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　ｍは０、１または２であり；
　Ｑは、１個以下のＯ原子、１個以下のＳ原子および４個以下のＮ原子から独立して選択
される４個以下のヘテロ原子ならびに炭素原子から選択される環員を含有する５員不飽和
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または部分飽和複素環であり、２個以下の炭素原子環員はＣ（＝Ｏ）から独立して選択さ
れ、前記環は、任意選択により、芳香族複素環と前記式１の残部とを結合する環員から遠
位の環員において１つの置換基で置換され、前記任意選択の置換基は、炭素原子環員上の
Ｒ１２ｃおよび窒素原子環員上のＲ１２ｎから選択され、前記複素環はさらに、任意選択
により、炭素原子環員上のＲ１３ｃおよび窒素原子環員上のＲ１３ｎから選択される置換
基で置換され；
　各Ｒ１２ｃは、独立して、ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロア
ルキル、Ｃ１～Ｃ３アルコキシ、Ｃ１～Ｃ３ハロアルコキシもしくはＣ２～Ｃ３アルコキ
シカルボニルであり；または、Ｒ１４から独立して選択される５個以下の置換基で任意選
択により置換されるフェニル環であり；または、炭素原子環員上のＲ１５ｃおよび窒素原
子環員上のＲ１５ｎから独立して選択される４個以下の置換基で任意選択により置換され
る芳香族複素環であり；または
　隣接する炭素原子に結合して２個のＲ１２ｃは、炭素原子環員と一緒になって、５員ま
たは６員炭素環または部分芳香族環を形成し；
　各Ｒ１２ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルもしくはＣ１

～Ｃ３アルコキシであり；または、Ｒ１６から独立して選択される５個以下の置換基で任
意選択により置換されるフェニル環であり；または、炭素原子環員上のＲ１７ｃおよび窒
素原子環員上のＲ１７ｎから独立して選択される４個以下の置換基で任意選択により置換
される芳香族複素環であり；
　各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルま
たはＣ１～Ｃ３アルコキシであり；
　各Ｒ１３ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルまたはＣ１～
Ｃ３アルコキシであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃは、独立してハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ

２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ２アルコキシまたはＣ１～Ｃ２ハロアル
コキシであり；ならびに
　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキ
ルまたはＣ１～Ｃ２アルコキシである）
から選択される化合物、そのＮ－オキシドおよび塩。
【請求項２】
　ＺがＯであり；
　Ｒ１が、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１
個のＳ原子から選択される環員を含有する４員～５員環であり；
　Ｒ２ａが、Ｈ、ＣＨ３、ＣＦ３またはＣＨＦ２であり；
　Ｒ２ｂがＨもしくはＣＨ３であり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが、一緒になって、Ｃ２またはＣ３アルカンジイルとされ；
　Ｇが、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される２個以下の置換基で任意選択により置換されたフ
ェニルまたはピリジニルであり；
　Ｒ３ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ５ア
ルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシアルキル、Ｃ３～Ｃ５シク
ロアルキル；
　Ｒ４が、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ５が、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ６がＣＨ３であり；
　Ｒ７が、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ８がＨまたはＣＨ３であり；
　Ｒ９が、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ１０が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ１１が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
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　Ｑが、
【化３】

から選択され；
　各Ｒ１２ｃが、独立してハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアル
キル、Ｃ１～Ｃ２アルコキシまたはＣ１～Ｃ２ハロアルコキシであり；
　各Ｒ１２ｎが、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　各Ｒ１３ｃが、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキルま
たはＣ１～Ｃ２アルコキシであり；
　各Ｒ１３ｎが、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃが、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ

１ハロアルキルであり；ならびに
　Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎが、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアル
キルである、
請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
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　Ａが、Ａ－１、Ａ－２、Ａ－３およびＡ－４からなる群から選択され；
　Ｒ１が、シクロプロピルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１個のＳ原子
から選択される環員を含有する４員環であり；
　Ｒ２ａが、Ｈ、ＦまたはＣＨ３であり；
　Ｒ２ｂがＨであり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが、一緒になって、Ｃ２アルカンジイルとされ；
　Ｇが、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたフェニ
ルまたはピリジニルであり；
　Ｒ３が、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＦ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３、ＯＣＦ３、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ
ＣＨ３またはシクロプロピルであり；
　Ｒ４が、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ５が、Ｈ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ７が、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ９が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　ＱがＱ－１～Ｑ－１９から選択され；
　Ｒ１２ｃが、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ１２ｎがＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　各Ｒ１３ｃが、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　各Ｒ１３ｎがＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃが、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、
ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；ならびに
　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎが、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルである、
請求項２に記載の化合物。
【請求項４】
　Ａが、Ａ－１、Ａ－２およびＡ－３からなる群から選択され；
　Ｒ１が、シクロプロピル、３－オキセタニルまたは３－チエタニルであり；
　Ｇが、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたフェニ
ルであり；
　Ｒ３が、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＦ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３またはシクロプロピルであ
り；
　Ｒ４が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ５がＦまたはＣｌであり；
　Ｒ７が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ９が、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｑが、
【化４】

　から選択され；
　各Ｒ１２ｃが、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　各Ｒ１２ｎがＣＨ３であり；
　各Ｒ１３ｃが、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　各Ｒ１３ｎがＣＨ３であり；および
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　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎがＣＨ３である、
請求項３に記載の化合物。
【請求項５】
　Ａが、Ａ－１およびＡ－２からなる群から選択され；
　Ｒ１がシクロプロピルであり；
　Ｇが、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてパラ位においてＱで置換され、お
よび、Ｒ３で置換されていないフェニルであり；
　Ｒ４がＣＨＦ２であり；
　Ｑが、Ｑ－９ＡおよびＱ－９Ｂから選択され；および
　Ｒ１２ｃがＣＦ３である、
請求項２に記載の化合物。
【請求項６】
　ＡがＡ－１であり；
　Ｒ１がシクロプロピルであり；
　Ｇが、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたピリジ
ニルであり；
　Ｒ３がＣｌであり；
　Ｒ４がＣＨＦ２であり；
　ＱがＱ－９Ａであり；および
　Ｒ１２ｃがＣＦ３である、
請求項３に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｎ－［［２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イ
ル］フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオ
ロ－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド；および
　Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオロ－１－メチル－Ｎ－［
［３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］フェニル］メチル
］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド
からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物。
【請求項８】
　（ａ）請求項１に記載の化合物と；（ｂ）少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ剤とを含
む殺菌・殺カビ組成物。
【請求項９】
　（ａ）請求項１に記載の化合物と；（ｂ）界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤か
らなる群から選択される少なくとも１種の追加のコンポーネントとを含む殺菌・殺カビ組
成物。
【請求項１０】
　真菌性植物病原体により引き起こされる植物病害を防除する方法であって、前記植物も
しくはその一部または前記植物種子に、殺菌・殺カビ的に有効な量の請求項１に記載の化
合物を適用するステップを含む方法。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、一定の殺菌・殺カビ性アミド、そのＮ－オキシド、塩および組成物、ならび
に、殺菌・殺カビ剤としてのその使用方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　真菌性植物病原体によって引き起こされる植物病害の防除は、高い作物効率を達成する
ためにきわめて重要である。観葉植物、野菜、農作物、穀類および果実作物に対する植物
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病害による損害は生産性を著しく低下させ、これにより、消費者に対するコストが増加し
てしまう可能性がある。これらの目的のために多くの製品が市販されているが、より効果
的であり、より安価であり、毒性が低く、環境に対して安全であり、または、異なる作用
部位を有する新規化合物に対する要求が継続して存在している。
【発明の概要】
【課題を解決するための手段】
【０００３】
　本発明は、式１の化合物（すべての立体異性体を含む）、そのＮ－オキシドおよび塩、
これらを含有する農業組成物、ならびに、殺菌・殺カビ剤としてのこれらの使用に関し：
【化１】

式中、
　Ａは、
【化２】

からなる群から選択されるラジカルであり、
【０００４】
　ＺはＯまたはＳであり；
　Ｒ１は、Ｃ３～Ｃ５シクロアルキルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１
個のＳ原子から選択される環員を含有する４員～６員環であり；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、各々独立して、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルもしくはＣ

１～Ｃ２ハロアルキルであり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、一緒になってＣ２～Ｃ５アルカンジイルとされ；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される３つ以下の置換基で任意選択により置換されるフ
ェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピラジニルであり；
　Ｒ３は、ハロゲン、ニトロ、シアノ、Ｃ１～Ｃ５シアノアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルキ
ニルオキシ、Ｃ２～Ｃ５アルケニル、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハロアルキル、Ｃ

１～Ｃ５アルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシアルキル、Ｃ３

～Ｃ５シクロアルキル、Ｃ２～Ｃ５アルコキシカルボニルまたはＣ３～Ｃ１２トリアルキ
ルシリルであり；
　Ｒ４は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ５は、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ６はＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　Ｒ７は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ８は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ９は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
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　Ｒ１０は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　Ｒ１１は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキルまたはＣ１～Ｃ３ハロアルキルであり；
　ｍは０、１または２であり；
　Ｑは、１個以下のＯ原子、１個以下のＳ原子および４個以下のＮ原子から独立して選択
される４個以下のヘテロ原子ならびに炭素原子から選択される環員を含有する５員不飽和
または部分飽和複素環であり、２個以下の炭素原子環員はＣ（＝Ｏ）から独立して選択さ
れ、環は、任意選択により、芳香族複素環と式１の残部とを結合する環員から遠位の環員
において１つの置換基で置換され、前記任意選択の置換基は、炭素原子環員上のＲ１２ｃ

および窒素原子環員上のＲ１２ｎから選択され、複素環はさらに、任意選択により、炭素
原子環員上のＲ１３ｃおよび窒素原子環員上のＲ１３ｎから選択される置換基で置換され
；
　各Ｒ１２ｃは、独立して、ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロア
ルキル、Ｃ１～Ｃ３アルコキシ、Ｃ１～Ｃ３ハロアルコキシもしくはＣ２～Ｃ３アルコキ
シカルボニルであり；または、Ｒ１４から独立して選択される５個以下の置換基で任意選
択により置換されるフェニル環であり；または、炭素原子環員上のＲ１５ｃおよび窒素原
子環員上のＲ１５ｎから独立して選択される４個以下の置換基で任意選択により置換され
る芳香族複素環であり；または
　隣接する炭素原子に結合して２個のＲ１２ｃは、炭素原子環員と一緒になって、５員ま
たは６員炭素環または部分芳香族環を形成し；
　各Ｒ１２ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルもしくはＣ１

～Ｃ３アルコキシであり；または、Ｒ１６から独立して選択される５個以下の置換基で任
意選択により置換されるフェニル環であり；または、炭素原子環員上のＲ１７ｃおよび窒
素原子環員上のＲ１７ｎから独立して選択される４個以下の置換基で任意選択により置換
される芳香族複素環であり；
　各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルま
たはＣ１～Ｃ３アルコキシであり；
　各Ｒ１３ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ１～Ｃ３ハロアルキルまたはＣ１～
Ｃ３アルコキシであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃは、独立してハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ

２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ２アルコキシまたはＣ１～Ｃ２ハロアル
コキシであり；および
　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキ
ルまたはＣ１～Ｃ２アルコキシである。
【０００５】
　より具体的には、本発明は、式１の化合物（すべての立体異性体を含む）、そのＮ－オ
キシドまたは塩に関する。
【０００６】
　本発明はまた、（ａ）本発明の化合物（すなわち、殺菌・殺カビ的に有効な量で）と；
（ｂ）界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤からなる群から選択される少なくとも１
種の追加のコンポーネントとを含む殺菌・殺カビ組成物に関する。
【０００７】
　本発明はまた、（ａ）本発明の化合物と；（ｂ）少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ剤
（例えば、異なる作用部位を有する少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ剤）とを含む殺菌
・殺カビ組成物に関する。
【０００８】
　本発明は、植物もしくはその一部または植物種子に、殺菌・殺カビ的に有効な量の本発
明の化合物を（例えば、本明細書に記載の組成物として）適用するステップを含む、真菌
性植物病原体により引き起こされる植物病害を防除する方法にさらに関する。
【発明を実施するための形態】
【０００９】
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　本明細書において用いられるところ、「を含む（ｃｏｍｐｒｉｓｅｓ）」、「を含んで
いる（ｃｏｍｐｒｉｓｉｎｇ）」、「を含む（ｉｎｃｌｕｄｅｓ）」、「を含んでいる（
ｉｎｃｌｕｄｉｎｇ）」、「を有する」、「を有している」、「を含有する」、「を含有
している」、「により特徴付けられる」という用語、または、そのいずれかの他の変化形
は、明示的に示されている任意の限定を条件として、非排他的な包含をカバーすることが
意図されている。例えば、要素の一覧を含む組成物、混合物、プロセス、方法、物品また
は装置は、必ずしもこれらの要素にのみ限定されることはなく、明示的に列挙されていな
いか、または、このような組成物、混合物、プロセス、方法、物品もしくは装置に固有と
される他の要素が包含されていてもよい。
【００１０】
　「からなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｏｆ）」という移行句は、特定されていない任意
の要素、ステップまたは成分を除外する。特許請求の範囲中にある場合、このような句は
、特許請求の範囲を、通常関連する不純物類を除き、言及されたもの以外の材料の包含を
限定するであろう。「からなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｏｆ）」という句が、プリアン
ブルの直後ではなく特許請求の範囲の本文の一文節中にある場合、これは、その文節中に
規定されている要素のみを限定し；他の要素は、特許請求の範囲からは、全体としては除
外されない。
【００１１】
　「基本的にからなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｅｓｓｅｎｔｉａｌｌｙ　ｏｆ）」とい
う移行句は、文字通り開示されているものに追加して、材料、ステップ、機構、コンポー
ネントまたは要素を含む組成物、方法または装置を定義するために用いられているが、た
だし、これらの追加の材料、ステップ、機構、コンポーネントまたは要素は、特許請求さ
れた発明の基本的および新規特徴に実質的に影響をおよぼさない。「基本的にからなる（
ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｅｓｓｅｎｔｉａｌｌｙ　ｏｆ）」という用語は、「を含んでい
る（ｃｏｍｐｒｉｓｉｎｇ）」と、「からなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｏｆ）」との間
の中間点を構成する。
【００１２】
　出願人らが、「を含んでいる（ｃｏｍｐｒｉｓｉｎｇ）」などのオープンエンド形式の
用語で発明またはその一部分を定義している場合、その記載は（別段の定めがある場合を
除き）、「基本的にからなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｅｓｓｅｎｔｉａｌｌｙ　ｏｆ）
」または「からなる（ｃｏｎｓｉｓｔｉｎｇ　ｏｆ）」という用語を用いてこのような発
明を記載しているとも解釈されるべきであると、直ちに理解されるべきである。
【００１３】
　さらに、反する記載が明白にされていない限り、「あるいは、または、もしくは」は包
含的論理和を指し、そして排他的論理和を指さない。例えば、条件ＡまたはＢは、以下の
いずれか１つによって満たされる：Ａが真であり（または存在する）、そしてＢが偽であ
る（または存在しない）；Ａが偽であり（または存在しない）、そしてＢが真である（ま
たは存在する）；ならびに、ＡおよびＢの両方が真である（または存在する）。
【００１４】
　また、本発明の要素または成分に先行する不定冠詞「ａ」および「ａｎ」は、要素また
は成分の事例（すなわち、存在）の数に関して比制限的であることが意図される。従って
、「ａ」または「ａｎ」は、１つまたは少なくとも１つ、を含むと読解されるべきであり
、要素または成分の単数形の語形は、その数が明らかに単数を意味しない限りにおいては
複数をも包含する。
【００１５】
　本開示および特許請求の範囲において言及されるとおり、「植物」とは、幼植物（例え
ば、実生に成長する発芽種子）および成熟した生殖成長期（例えば、花および種子をもた
らす植物）を含むすべてのライフステージにおける、植物界の構成員、特に種子植物（種
子植物目（Ｓｐｅｒｍａｔｏｐｓｉｄａ））を含む。植物の一部分は、典型的には成長培
地（例えば、土壌）の表面下で成長する、根、塊茎、鱗茎および球茎などの屈地性の構成
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員、ならびに、成長培地上で成長する、群葉（茎および葉を含む）、花、果実および種子
などの構成員をも含む。本明細書において言及されるとおり、単独または複合語で用いら
れる「実生」という用語は、種子の胚芽から成長する幼植物を意味する。本開示の文脈に
おいて、植物病害防除とは、病原体により引き起こされる病害から植物を予防的および／
または治療的に保護することを指す。この開示において言及されているとおり、「真菌性
病原体」および「真菌性植物病原体」という用語は、観賞植物、芝生、野菜、圃場、穀類
および果実作物に影響を与える、経済的に重要である広範囲の植物病害の病因である、子
嚢菌門、担子菌門および接合菌門、ならびに、真菌様卵菌門における病原体を含む。この
開示の文脈において、「病害からの植物の保護」または「植物病害の防除」は、予防的作
用（感染の真菌性サイクル、コロニー形成、病徴発現および胞子形成の妨害）および／ま
たは治療的作用（植物宿主組織のコロニー形成の阻害）を含む。
【００１６】
　この開示において言及されているとおり、作用機構（ＭＯＡ）という用語は、Ｆｕｎｇ
ｉｃｉｄｅ　Ｒｅｓｉｓｔａｎｃｅ　Ａｃｔｉｏｎ　Ｃｏｍｍｉｔｔｅｅ（ＦＲＡＣ）に
よって広く定義されており、殺菌・殺カビ剤グループを、植物病原体の生合成経路におけ
る生化学的作用機構に従って区別するために用いられる。これらのＦＲＡＣにより定義さ
れているＭＯＡは、（Ａ）核酸合成、（Ｂ）有糸分裂および細胞分裂、（Ｃ）呼吸、（Ｄ
）アミノ酸およびタンパク質合成、（Ｅ）シグナル伝達、（Ｆ）脂質合成および膜統合性
、（Ｇ）膜におけるステロール生合成、（Ｈ）膜における細胞壁生合成、（Ｉ）細胞壁に
おけるメラニン合成、（Ｐ）宿主植物の抵抗性誘導、多部位接触活性、ならびに、不明な
作用形態である。各ＭＯＡクラスは、個別の有効な標的作用部位に基づいて、または、正
確な標的部位が不明である場合には、グループにおける交差耐性プロファイル、もしくは
、他のグループとの関連に基づいて１つ以上のグループを構成する。ＦＲＡＣにより定義
されたＭＯＡにおけるこれらのグループ化の各々は、標的部位が既知であるか不明である
かに関わらず、ＦＲＡＣコードによって指定されている。標的部位およびＦＲＡＣコード
に対する追加の情報は、例えば、ＦＲＡＣによって管理されている公開データベースから
入手可能である。
【００１７】
　この開示において言及されているとおり、「交差耐性」という用語は、病原体が、１種
の殺菌・殺カビ剤に対する耐性を得、これに加えて、他の殺菌・殺カビ剤に対する耐性を
獲得する現象を指す。これらの追加の殺菌・殺カビ剤は、常にではないが、典型的には、
同一の化学的クラスにあり、同一の作用標的部位を有し、または、同一のメカニズムによ
り解毒可能である。
【００１８】
　上記の言及において、「アルキル」という用語は、単独または「アルキルチオ」もしく
は「ハロアルキル」などの複合語で用いられて、メチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉ－プ
ロピルまたは異なるブチル、ペンチルもしくはヘキシル異性体などの直鎖または分岐アル
キルを含む。「アルケニル」としては、エテニル、１－プロペニル、２－プロペニル、な
らびに、異なるブテニル、ペンテニルおよびヘキセニル異性体などの直鎖もしくは分岐ア
ルケンが挙げられる。「アルケニル」としてはまた、１，２－プロパジエニルおよび２，
４－ヘキサジエニルなどのポリエンが挙げられる。「アルキニル」としては、エチニル、
１－プロピニル、２－プロピニル、ならびに、異なるブチニル、ペンチニルおよびヘキシ
ニル異性体などの直鎖または分岐アルキンが挙げられる。「アルキニル」としてはまた、
２，５－ヘキサジイニルなどの複数の三重結合を含む部分が挙げられる。「アルカンジイ
ル」は直鎖または分岐アルキレンを表す。「アルカンジイル」の例としては、ＣＨ２、Ｃ
Ｈ２ＣＨ２、ＣＨ（ＣＨ３）、ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２、ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）および異なる
ブチレン異性体が挙げられる。「トリアルキルシリル」としては、トリメチルシリル、ト
リエチルシリルおよびｔ－ブチルジメチルシリルなどのケイ素原子を介して結合してリン
クされている３つの分岐および／または直鎖アルキルラジカルが挙げられる。「アルコキ
シ」としては、例えば、メトキシ、エトキシ、ｎ－プロピルオキシ、イソプロピルオキシ
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および異なるブトキシ、ペントキシおよびヘキシルオキシ異性体が挙げられる。「アルコ
キシアルキル」は、アルキルにおけるアルコキシ置換を表す。「アルコキシアルキル」の
例としては、ＣＨ３ＯＣＨ２、ＣＨ３ＯＣＨ２ＣＨ２、ＣＨ３ＣＨ２ＯＣＨ２、ＣＨ３Ｃ
Ｈ２ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ２およびＣＨ３ＣＨ２ＯＣＨ２ＣＨ２が挙げられる。「アルコキ
シアルコキシ」は、アルコキシにおけるアルコキシ置換を表す。「アルケニルオキシ」と
しては、直鎖または分岐アルケニルオキシ部分が挙げられる。「アルケニルオキシ」の例
としては、Ｈ２Ｃ＝ＣＨＣＨ２Ｏ、（ＣＨ３）２Ｃ＝ＣＨＣＨ２Ｏ、（ＣＨ３）ＣＨ＝Ｃ
ＨＣＨ２Ｏ、（ＣＨ３）ＣＨ＝Ｃ（ＣＨ３）ＣＨ２ＯおよびＣＨ２＝ＣＨＣＨ２ＣＨ２Ｏ
が挙げられる。「アルキニルオキシ」としては、直鎖または分岐アルキニルオキシ部分が
挙げられる。「アルキニルオキシ」の例としては、ＨＣ≡ＣＣＨ２Ｏ、ＣＨ３Ｃ≡ＣＣＨ

２ＯおよびＣＨ３Ｃ≡ＣＣＨ２ＣＨ２Ｏが挙げられる。「アルキルチオ」としては、メチ
ルチオ、エチルチオおよび異なるプロピルチオ、ブチルチオ、ペンチルチオおよびヘキシ
ルチオ異性体などの分岐または直鎖アルキルチオ部分が挙げられる。「アルキルスルフィ
ニル」としては、アルキルスルフィニル基の両方のエナンチオマーが挙げられる。「アル
キルスルフィニル」の例としては、ＣＨ３Ｓ（Ｏ）－、ＣＨ３ＣＨ２Ｓ（Ｏ）－、ＣＨ３

ＣＨ２ＣＨ２Ｓ（Ｏ）－、（ＣＨ３）２ＣＨＳ（Ｏ）－および異なるブチルスルフィニル
、ペンチルスルフィニルおよびヘキシルスルフィニル異性体が挙げられる。「アルキルス
ルホニル」の例としては、ＣＨ３Ｓ（Ｏ）２－、ＣＨ３ＣＨ２Ｓ（Ｏ）２－、ＣＨ３ＣＨ

２ＣＨ２Ｓ（Ｏ）２－、（ＣＨ３）２ＣＨＳ（Ｏ）２－、および、異なるブチルスルホニ
ル、ペンチルスルホニルおよびヘキシルスルホニル異性体が挙げられる。「アルキルチオ
アルキル」は、アルキルにおけるアルキルチオ置換を表す。「アルキルチオアルキル」の
例としては、ＣＨ３ＳＣＨ２、ＣＨ３ＳＣＨ２ＣＨ２、ＣＨ３ＣＨ２ＳＣＨ２、ＣＨ３Ｃ
Ｈ２ＣＨ２ＣＨ２ＳＣＨ２およびＣＨ３ＣＨ２ＳＣＨ２ＣＨ２が挙げられる。「アルキル
チオアルコキシ」は、アルコキシにおけるアルキルチオ置換を表す。「アルキルジチオ」
は、分岐または直鎖アルキルジチオ部分を表す。「アルキルジチオ」の例としては、ＣＨ

３ＳＳ－、ＣＨ３ＣＨ２ＳＳ－、ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ２ＳＳ－、（ＣＨ３）２ＣＨＳＳ－お
よび異なるブチルジチオおよびペンチルジチオ異性体が挙げられる。「シアノアルキル」
は、１個のシアノ基で置換されたアルキル基を表す。「シアノアルキル」の例としては、
ＮＣＣＨ２、ＮＣＣＨ２ＣＨ２およびＣＨ３ＣＨ（ＣＮ）ＣＨ２が挙げられる。「シアノ
アルコキシ」、「ジアルキルアミノ」、「アルケニルチオ」、「アルケニルスルフィニル
」、「アルケニルスルホニル」、「アルキニルチオ」、「アルキニルスルフィニル」、「
アルキニルスルホニル」等は、上記の例と同様に定義される。「シアノアルコキシ」の例
としては、ＣＮＣＨ２ＯおよびＣＮＣＨ２ＣＨ２Ｏが挙げられる。
【００１９】
　「シクロアルキル」としては、例えば、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチ
ルおよびシクロヘキシルが挙げられる。「アルキルシクロアルキル」という用語は、シク
ロアルキル部分におけるアルキル置換を表し、例えば、エチルシクロプロピル、ｉ－プロ
ピルシクロブチル、３－メチルシクロペンチルおよび４－メチルシクロヘキシルを含む。
「シクロアルキルアルキル」という用語は、アルキル部分におけるシクロアルキル置換を
表す。「シクロアルキルアルキル」の例としては、シクロプロピルメチル、シクロペンチ
ルエチル、および、直鎖または分岐アルキル基に結合した他のシクロアルキル部分が挙げ
られる。「シクロアルコキシ」という用語は、シクロペンチルオキシおよびシクロヘキシ
ルオキシなどの酸素原子を介して結合されたシクロアルキルを表す。「シクロアルキルア
ルコキシ」は、アルキル鎖に結合した酸素原子を介して結合されたシクロアルキルアルキ
ルを表す。「シクロアルキルアルコキシ」の例としては、シクロプロピルメトキシ、シク
ロペンチルエトキシ、および、直鎖または分岐アルコキシ基に結合した他のシクロアルキ
ル部分が挙げられる。
【００２０】
　単独で、または、「ハロアルキル」などの複合語で、「ハロゲン」という用語は、フッ
素、塩素、臭素またはヨウ素を含む。「ハロアルコキシ」は、用語「ハロアルキル」と同
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様に定義される。
【００２１】
　置換基中の炭素原子の総数は、接頭辞「Ｃｉ～Ｃｊ」によって示され、ここで、ｉおよ
びｊは１～５の数字である。例えば、Ｃ１～Ｃ３アルコキシは、ＣＨ３Ｏ－、ＣＨ３ＣＨ

２Ｏ－、ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ２Ｏ－および（ＣＨ３）２ＣＨＯ－を表す。
【００２２】
　「芳香族」は、環原子の各々が基本的に同一の面内にあり、環面に垂直なｐ－軌道を有
しており、ヒュッケルの法則に従うよう（４ｎ＋２）π個の電子（ｎは正の整数である）
が環に付随していることを表している。完全不飽和炭素環がヒュッケルの法則を満たす場
合、前記環もまた「芳香族環」と呼ばれる。完全不飽和炭素環がヒュッケルの法則を満た
す場合、前記環もまた「芳香族複素環」と呼ばれる。「非芳香族複素環」という用語は、
環系中の環が芳香族ではない複素環系を表す。
【００２３】
　複素環に関連して「置換されていてもよい」という用語は、無置換であるか、または、
無置換の類似体が有する生物学的活性を消失させない少なくとも１つの非水素置換基を有
する基を指す。本明細書において用いられるところ、別段の定めがある場合を除き、以下
の定義が適用される。「置換されていてもよい」という用語は、句「置換または無置換で
ある」または用語「（無）置換である」と同義的に用いられる。別段の定めがある場合を
除き、置換されていてもよい基は、その基の置換可能な位置の各々に置換基を有し得、置
換の各々は相互に独立している。
【００２４】
　前記置換基の数が１を超えることが可能であることを示す下付文字を有する置換基で化
合物が置換される場合、前記置換基は（１を超える場合）、例えば、（Ｒ３）ｎといった
定義されている置換基の群から独立して選択され、ｎは、０、１、２または３である。例
えばＲ２ａといった、基が水素であることが可能である置換基を含有する場合、この置換
基が水素とされる場合、これは前記基が無置換であることと同等であると認識される。例
えば（Ｒ３）ｎ（式中、ｎは０であり得る）といった可変である基が任意選択により１つ
の位置に結合していると示されている場合、この可変である基の定義において言及されて
いなくても、この位置には水素が存在していてもよい。ある基の１つ以上の位置が「置換
されていない」または「無置換である」と記載されている場合、自由原子価をすべて埋め
るために水素原子が結合している。
【００２５】
　本開示および特許請求の範囲によって言及されているところ、「不飽和複素環」は、少
なくとも２個の環員原子が二重結合によって一緒に結合している複素環である。別段の定
めがある場合を除き、「不飽和または部分飽和複素環」（例えば、置換基Ｑ）は、部分飽
和または完全不飽和であり得る。「完全不飽和複素環」という表記は、環における炭素お
よび／または窒素原子間の結合が原子価結合理論に従って単結合または二重結合であり、
さらに、環における炭素および／または窒素原子間の結合が連続する二重結合を伴うこと
なく（すなわち、Ｃ＝Ｃ＝Ｃ、Ｎ＝Ｃ＝Ｃ等を含まない）可能な限り多数の二重結合を含
む原子の複素環を意味する。「部分飽和複素環」という用語は、二重結合を介して隣接す
る環員に結合する少なくとも１個の環員を含む複素環を表し、これは、概念的には、潜在
的に、存在する二重結合の数（すなわち、部分飽和形態）を超える多数の非集積二重結合
を隣接する環員間に含んでいる（すなわち、完全不飽和カウンターパート形態）。発明の
概要において、Ｒ１は、とりわけ、炭素原子、１個のＯ原子および１個のＳ原子から選択
される環員を含有する４員～６員環であることが可能である。この環は、炭素環であると
理解され、１個のＯ原子または１個のＳ原子から選択される非炭素環員を含む。炭素原子
、１個のＯ原子および１個のＳ原子から選択される環員を含有する４員環の例としては、
オキセタン環（すなわち、２－オキセタニルまたは３－オキセタニル）またはチエタン環
（すなわち、２－チエタニルまたは３－チエタニル）が挙げられる。炭素原子、１個のＯ
原子および１個のＳ原子から選択される環員を含有する５員環の例としては、テトラヒド
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ロフランまたはテトラヒドロチオフェンの種々の位置異性体が挙げられる。炭素原子、１
個のＯ原子および１個のＳ原子から選択される環員を含有する６員環の例としては、ピラ
ンおよびチオピランの種々の位置異性体が挙げられる。これらの環の式１の残部に対する
結合点は、いずれかの利用可能な自由原子価を有する炭素原子を介することが可能である
ことに注目すべきである。
【００２６】
　発明の概要において、Ｑの不飽和複素環は１個以下のＯ原子、１個以下のＳ原子および
４個以下のＮ原子から独立して選択される４個以下のヘテロ原子ならびに炭素原子から選
択される環員（式中、２個以下の炭素原子はＣ（＝Ｏ）から独立して選択される）を伴う
５員であると特定されている。複素環は、芳香族複素環と式１の残部とを結合する環員に
対して遠位にある１個の環員における１個の置換基で任意選択により置換される。明細表
１に記載されているとおり、Ｑの５員複素環において、環と式１の残部とを結合する環員
に対して遠位にある環員は、結合している環員に対する２つの環結合を介して結合されて
いる。Ｑの複素環はさらに、炭素原子環員上のＲ１２ｃおよび窒素原子環員上のＲ１２ｎ

から選択される置換基で任意選択により置換される。
【００２７】
【化３】

【００２８】
　Ｑを形成する一定の複素環は、置換に供されることが可能である２個の遠位の環員を有
していてもよい。この状況においては、遠位の環員の一方のみがＲ１２ｃまたはＲ１２ｎ

で置換され得；他方の遠位の環員は、Ｒ１３ｃまたはＲ１３ｎで置換され得る。Ｑを形成
する複素環の遠位の環員のいずれもが置換に供されることが可能ではない場合、複素環に
おけるいずれかの追加の置換基がＲ１３ｃまたはＲ１３ｎ選択される。遠位の環員が２個
の置換基を有することが可能である場合、一方の置換基はＲ１２ｃまたはＲ１２ｎから選
択され得、他方の置換基は、Ｒ１３ｃまたはＲ１３ｎから選択され得る。換言すると、Ｑ
環は、１個のＲ１２ｃまたはＲ１２ｎ置換基に限定され、この置換基は遠位の環員に結合
していなければならず；そうでなければ、Ｑ環は、いずれかの利用可能な環員において、
Ｒ１３ｃまたはＲ１３ｎでさらに置換されることが可能である。
【００２９】
　基（例えば環）における結合点が浮いて図示されている場合（例えば、明細表３におい
て５員不飽和または部分飽和複素環Ｑ－１～Ｑ－２１により例示されているとおり）、こ
の基は、水素原子の置換により、その基いずれかの利用可能な炭素または窒素を介して式
１の残部に結合可能である。基（例えば環）における置換基の結合点が浮いて図示されて
いる場合（例えば、実施形態５４の明細表３において、５員不飽和複素環Ｑ－１～Ｑ－２
１におけるＲ１２およびＲ１３について例示されているとおり）、この置換基は、水素原
子を置換することによりいずれかの利用可能な炭素または窒素原子に結合可能である。
【００３０】
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　発明の概要において、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしく
はパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ３から選択される３個以下の置換基で任意選
択により置換されるフェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピラジニルであることが
可能である。フェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピラジニルの例が明細表２に示
されている。
【００３１】
【化４】

【００３２】
　芳香族および非芳香族複素環および環系の調製を実現する広く多様な合成方法が技術分
野において公知である；広範な概説については、全８巻のＣｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　
Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ　ａｎｄ
　Ｃ．Ｗ．Ｒｅｅｓ　ｅｄｉｔｏｒｓ－ｉｎ－ｃｈｉｅｆ，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓ
ｓ，Ｏｘｆｏｒｄ，１９８４、および、全１２巻のＣｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｈｅｔ
ｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　ＩＩ，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ，Ｃ．Ｗ
．Ｒｅｅｓ　ａｎｄ　Ｅ．Ｆ．Ｖ．Ｓｃｒｉｖｅｎ　ｅｄｉｔｏｒｓ－ｉｎ－ｃｈｉｅｆ
，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ，Ｏｘｆｏｒｄ，１９９６を参照のこと。
【００３３】
　本発明の化合物は、１種以上の立体異性体として存在していることが可能である。立体
異性体は、同等の構成ではあるが、空間における原子の配置が異なる異性体であり、エナ
ンチオマー、ジアステレオマー、シス－トランス異性体（幾何異性体としても公知である
）およびアストロプ異性体を含む。アトロプ異性体は、単結合に係る回転が制限され、こ
の回転に係る障壁が異性体種の単離が可能となるほどに高い場合にもたらされる。当業者
は、１種の立体異性体が、他の立体異性体と相対的に富化された場合、または、他の立体
異性体から分離された場合に、より効果的であり得、および／または、有益な効果を発揮
し得ることを認めるであろう。また、前記立体異性体をどのように分離し、富化し、およ
び／または選択的に調製するかは当業者に公知である。立体異性のすべての態様に係る包
括的な考察については、Ｅｒｎｅｓｔ　Ｌ．Ｅｌｉｅｌ　ａｎｄ　Ｓａｍｕｅｌ　Ｈ．Ｗ
ｉｌｅｎ，Ｓｔｅｒｅｏｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　ｏｆ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｏｍｐｏｕｎｄ
ｓ，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，１９９４を参照のこと。
【００３４】
　本発明は、すべての立体異性体、配座異性体およびすべての割合におけるこれらの混合
物、ならびに、重水素化化合物などの同位体形態を含む。
【００３５】
　本発明の化合物は、立体異性体の混合物、または、個別の立体異性体として存在し得る
。例えば、Ｒ２ａおよびＲ２ｂが同一ではない場合、式１は、Ｒ２ａおよびＲ２ｂが結合
する炭素原子にキラル中心を有する。２種のエナンチオマーが式１’および式１”として
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図示されており、キラル中心がアスタリスク（＊）で示されている。
【００３６】
【化５】

【００３７】
　明細書において描かれている分子の描写は立体化学の描写に係る標準的な慣例に従って
いる。立体構造を示すために、図面の紙面から上方に見ている者に向かっている結合は黒
塗りのくさびによって示されており、ここでは、くさびの幅広い側が見ている者に向かっ
て図面の紙面の上方にある原子に結合している。図面の紙面の下方に向かって見ている者
から離れていく結合は破線のくさびによって示されており、ここでは、くさびの狭い側が
見ている者からさらに離れている原子に結合している。一定幅の線は、黒塗りまたは破線
のくさびで示されている結合に対して、反対の方向またはどちらでもない方向の結合を示
し；一定幅の線はまた、特定の立体構造を示すことが意図されていない分子または分子の
一部における結合を示す。
【００３８】
　本発明は、例えば、式１’および１”のエナンチオマーが等量であるラセミ混合物を含
む。加えて、本発明は、ラセミ混合物と比して式１のエナンチオマーで富化されている化
合物を含む。また、例えば、式１’および式１”といった式１の化合物の実質的に純粋な
エナンチオマーが含まれる。
【００３９】
　鏡像異性体的に富化されている場合、１種のエナンチオマーは他のエナンチオマーより
も多量に存在しており、富化の程度は、（２ｘ－１）・１００％と定義される鏡像異性体
過剰率（「ｅｅ」）の表記により定義されることが可能であり、式中、ｘは混合物中の主
たるエナンチオマーのモル分率である（例えば、２０％のｅｅは、エナンチオマーの６０
：４０の比に相当する）。
【００４０】
　好ましくは、本発明の組成物は、より活性な異性体に関して、少なくとも５０％鏡像異
性体過剰率；より好ましくは少なくとも７５％の鏡像異性体過剰率を有し；さらにより好
ましくは少なくとも９０％の鏡像異性体過剰率を有し；および、最も好ましくは少なくと
も９４％の鏡像異性体過剰率を有する。特に注目すべきは、より活性な異性体の鏡像異性
体的に純粋な実施形態である。
【００４１】
　式１の化合物は追加のキラル中心を有していることが可能である。例えば、Ｒ１などの
置換基および他の分子成分は、それら自身がキラル中心を含有するものであってもよい。
本発明は、これらの追加のキラル中心に関して、ラセミ混合物、ならびに、富加された実
質的に純粋な立体構造を含む。
【００４２】
　本発明の化合物は、式１におけるアミド結合（例えば、ＡＣ（＝Ｚ）－Ｎ）に係る回転
の制限により１種以上の配座異性体として存在することが可能である。本発明は、配座異
性体の混合物を含む。加えて、本発明は、一方の配座異性体が他方と比して富加された化
合物を含む。
【００４３】
　当業者は、窒素は酸化物への酸化のために利用可能な孤立電子対を必要とするため、す
べての窒素含有複素環がＮ－オキシドを形成可能ではないことを認めるであろう；当業者
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は、Ｎ－オキシドを形成可能である窒素含有複素環を認識するであろう。当業者はまた、
第三級アミンはＮ－オキシドを形成可能であることを認識するであろう。複素環のＮ－オ
キシドおよび第三級アミンの調製に係る合成方法は当業者によりきわめて周知であり、過
酢酸およびｍ－クロロ安息香酸（ＭＣＰＢＡ）などのペルオキシ酸、過酸化水素、ｔ－ブ
チルヒドロ過酸化物などのアルキルヒドロ過酸化物、過ホウ酸ナトリウム、ならびに、ジ
メチルジオキシランなどのジオキシランによる複素環および第三級アミンの酸化が含まれ
る。Ｎ－オキシドの調製に係るこれらの方法は、文献中において広範に記載および概説さ
れており、例えば：Ｔ．Ｌ．Ｇｉｌｃｈｒｉｓｔ　ｉｎ　Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　
Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，ｖｏｌ．７，ｐｐ　７４８－７５０，Ｓ．Ｖ．Ｌ
ｅｙ，Ｅｄ．，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ；Ｍ．Ｔｉｓｌｅｒ　ａｎｄ　Ｂ．Ｓｔａ
ｎｏｖｎｉｋ　ｉｎ　Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅ
ｍｉｓｔｒｙ，ｖｏｌ．３，ｐｐ　１８－２０，Ａ．Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏｎ　ａｎｄ　Ａ．
ＭｃＫｉｌｌｏｐ，Ｅｄｓ．，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ；Ｍ．Ｒ．Ｇｒｉｍｍｅｔ
ｔ　ａｎｄ　Ｂ．Ｒ．Ｔ．Ｋｅｅｎｅ　ｉｎ　Ａｄｖａｎｃｅｓ　ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃ
ｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，ｖｏｌ．４３，ｐｐ　１４９－１６１，Ａ．Ｒ．Ｋａ
ｔｒｉｔｚｋｙ，Ｅｄ．，Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓ；Ｍ．Ｔｉｓｌｅｒ　ａｎｄ　
Ｂ．Ｓｔａｎｏｖｎｉｋ　ｉｎ　Ａｄｖａｎｃｅｓ　ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　
Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，ｖｏｌ．９，ｐｐ　２８５－２９１，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ
　ａｎｄ　Ａ．Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏｎ，Ｅｄｓ．，Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓ；および
、Ｇ．Ｗ．Ｈ．Ｃｈｅｅｓｅｍａｎ　ａｎｄ　Ｅ．Ｓ．Ｇ．Ｗｅｒｓｔｉｕｋ　ｉｎ　Ａ
ｄｖａｎｃｅｓ　ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，ｖｏｌ．２２
，ｐｐ　３９０－３９２，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ　ａｎｄ　Ａ．Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏ
ｎ，Ｅｄｓ．，Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓ．を参照のこと。
【００４４】
　当業者は、環境において、および、生理的条件下では、化学化合物の塩は対応する非塩
形態と平衡状態にあるため、塩は、非塩形態の生物学的実用性を共有することを認識して
いる。それ故、式１の化合物の広く多様な塩が、真菌性植物病原体により引き起こされる
植物病害の防除に有用である（すなわち、農学的に好適である）。式１の化合物の塩とし
ては、臭化水素酸、塩酸、硝酸、リン酸、硫酸、酢酸、酪酸、フマル酸、乳酸、マレイン
酸、マロン酸、シュウ酸、プロピオン酸、サリチル酸、酒石酸、４－トルエンスルホン酸
または吉草酸などの無機酸または有機酸との酸付加塩が挙げられる。式１の化合物がカル
ボン酸またはフェノールなどの酸性部分を含有する場合、塩としてはまた、ピリジン、ト
リエチルアミンもしくはアンモニアなどの有機もしくは無機塩基と形成されるもの、また
は、ナトリウム、カリウム、リチウム、カルシウム、マグネシウムもしくはバリウムのア
ミド、水素化物、水酸化物もしくは炭酸塩が挙げられる。従って、本発明は、式１から選
択される化合物、そのＮ－オキシドおよび農学的に好適な塩を含む。
【００４５】
　式１、その立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシドおよび塩から選択される化合物は、
典型的には、２つ以上の形態で存在し、式１は、それ故、式１が表す化合物のすべての結
晶形態および非結晶形態を含む。非結晶形態は、ワックスおよびガムなどの固形分である
実施形態、ならびに、溶液および溶融物などの液体である実施形態を含む。結晶形態は、
基本的に単結晶タイプを表す実施形態、および、異形体の混合物を表す実施形態（すなわ
ち、異なる結晶性タイプ）を含む。「異形体」という用語は、異なる結晶形態で結晶化可
能である化学化合物の特定の結晶形態を指し、これらの形態は、結晶格子中に分子の異な
る配置および／または配座を有する。異形体は同一の化学的組成を有していることが可能
であるが、これらはまた、格子中に弱くまたは強固に結合していることが可能である共結
晶化水または他の分子の存在または不在により組成が異なっていることが可能である。異
形体は、結晶形状、密度、硬度、色、化学的安定性、融点、吸湿性、懸垂性、溶解速度お
よび生物学的利用可能性と同様にこのような化学的、物理的および生物学的特性が異なっ
ていることが可能である。当業者は、式１によって表される化合物の異形体は、式１によ
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って表される同一の化合物の他の異形体または異形体の混合物と比して、有益な効果（例
えば、有用な配合物の調製に対する適合性、向上した生物学的性能）を示す可能性がある
ことを認めるであろう。式１によって表される化合物の特定の異形体の調製および単離は
、例えば、選択された溶剤および温度を用いる結晶化を含む当業者に公知の方法により達
成されることが可能である。多形に関する包括的な考察については、Ｒ．Ｈｉｌｆｉｋｅ
ｒ，Ｅｄ．，Ｐｏｌｙｍｏｒｐｈｉｓｍ　ｉｎ　ｔｈｅ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ
　Ｉｎｄｕｓｔｒｙ，Ｗｉｌｅｙ－ＶＣＨ，Ｗｅｉｎｈｅｉｍ，２００６を参照のこと。
【００４６】
　発明の概要に記載の本発明の実施形態は以下を含む（以下の実施形態において用いられ
る式１がそのＮ－オキシドおよび塩を含む場合）。
【００４７】
　実施形態１．式１の化合物であって、式中、Ａは、Ａ－１、Ａ－２、Ａ－３およびＡ－
４からなる群から選択される。
【００４８】
　実施形態２．式１または実施形態１の化合物であって、式中、Ａは、Ａ－１、Ａ－２お
よびＡ－３からなる群から選択される。
【００４９】
　実施形態３．式１または実施形態１および２のいずれか１つの化合物であって、式中、
Ａは、Ａ－１およびＡ－２からなる群から選択される。
【００５０】
　実施形態４．式１または実施形態１～３のいずれか１つの化合物であって、式中、Ａは
Ａ－２である。
【００５１】
　実施形態５．式１または実施形態１～３のいずれか１つの化合物であって、式中、Ａは
Ａ－１である。
【００５２】
　実施形態６．式１または実施形態１～５のいずれか１つの化合物であって、式中、Ｚは
Ｏである。
【００５３】
　実施形態７．式１または実施形態１～６のいずれか１つの化合物であって、式中、Ｇは
、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで置換さ
れ、および、Ｒ３から選択される２個以下の置換基で任意選択により置換されたフェニル
またはピリジニルである。
【００５４】
　実施形態８．実施形態７の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジ
カルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ３から選択され
る１つの置換基で任意選択により置換されたフェニルまたはピリジニルである。
【００５５】
　実施形態９．実施形態８の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジ
カルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ３から選択され
る１つの置換基で任意選択により置換されたフェニルである。
【００５６】
　実施形態１０．実施形態９の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラ
ジカルを基準としてパラ位においてＱで置換されたフェニルである（すなわち、Ｒ３で置
換されていない）。
【００５７】
　実施形態１０ａ．実施形態９の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－
ラジカルを基準としてパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ３で置換されていないフ
ェニルである。
【００５８】
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　実施形態１１．実施形態８の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラ
ジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで置換され、および、Ｒ３から選択さ
れる１つの置換基で任意選択により置換されたピリジニルである。
【００５９】
　実施形態１２．実施形態１１の化合物であって、式中、Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－
ラジカルを基準としてパラ位においてＱで置換されたピリジニルである（すなわち、Ｒ３

で置換されていない）。
【００６０】
　実施形態１３．式１または実施形態１～１２のいずれか１つの化合物であって、式中、
Ｒ１はＣ３～Ｃ４シクロアルキルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１個の
Ｓ原子から選択される環員を含有する４員～５員環である。
【００６１】
　実施形態１４．実施形態１３の化合物であって、式中、Ｒ１はシクロプロピルであり；
または、炭素原子、１個のＯ原子および１個のＳ原子から選択される環員を含有する４員
環である。
【００６２】
　実施形態１５．実施形態１４の化合物であって、式中、Ｒ１は、シクロプロピル、３－
オキセタニルまたは３－チエタニルである。
【００６３】
　実施形態１６．実施形態１５の化合物であって、式中、Ｒ１はシクロプロピルである。
【００６４】
　実施形態１７．式１または実施形態１～１６のいずれか１つの化合物であって、式中、
Ｒ２ａは、Ｈ、ＣＨ３、ＣＦ３またはＣＨＦ２である。
【００６５】
　実施形態１８．実施形態１７の化合物であって、式中、Ｒ２ａは、Ｈ、ＦまたはＣＨ３

である。
【００６６】
　実施形態１９．実施形態１８の化合物であって、式中、Ｒ２ａはＨである。
【００６７】
　実施形態２０．実施形態１８の化合物であって、式中、Ｒ２ａはＦである。
【００６８】
　実施形態２１．実施形態１８の化合物であって、式中、Ｒ２ａはＣＨ３である。
【００６９】
　実施形態２２．式１または実施形態１～２１のいずれか１つの化合物であって、式中、
Ｒ２ｂは、ＨまたはＣＨ３である。
【００７０】
　実施形態２３．実施形態２２の化合物であって、式中、Ｒ２ｂはＨである。
【００７１】
　実施形態２４．式１または実施形態１～１６のいずれか１つの化合物であって、式中、
Ｒ２ａおよびＲ２ｂが一緒とされる場合、これらは、一緒になって、Ｃ２またはＣ３アル
カンジイルとされる。
【００７２】
　実施形態２５．実施形態２４の化合物であって、式中、Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、一緒に
なって、Ｃ２アルカンジイルとされる（すなわち、Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、これらが結合
している炭素と共に一緒になってシクロプロピル環を形成する）。
【００７３】
　実施形態２６．式１または実施形態１～９、１１もしくは１３～２５のいずれか１つの
化合物であって、式中、Ｒ３は、ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハ
ロアルキル、Ｃ１～Ｃ５アルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシ
アルキルまたはＣ３～Ｃ５シクロアルキルである。
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【００７４】
　実施形態２７．実施形態２６の化合物であって、式中、Ｒ３は、ハロゲン、ＣＨ３、Ｃ
Ｆ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３、ＯＣＦ３、ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ３またはシクロプロピルであ
る。
【００７５】
　実施形態２８．実施形態２７の化合物であって、式中、Ｒ３は、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、
ＣＦ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３またはシクロプロピルである。
【００７６】
　実施形態２９．実施形態２８の化合物であって、式中、Ｒ３はＣｌである。
【００７７】
　実施形態３０．式１または実施形態１～３もしくは５～２９のいずれか１つの化合物で
あって、式中、Ｒ４は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルで
ある。
【００７８】
　実施形態３１．実施形態３０の化合物であって、式中、Ｒ４は、ハロゲン、ＣＨ３また
はＣ１ハロアルキルである。
【００７９】
　実施形態３２．実施形態３１の化合物であって、式中、Ｒ４は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ

３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００８０】
　実施形態３３．実施形態３２の化合物であって、式中、Ｒ４はＣＨＦ２である。
【００８１】
　実施形態３４．式１または実施形態１～３もしくは５～３３のいずれか１つの化合物で
あって、式中、Ｒ５は、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキ
ルである。
【００８２】
　実施形態３５．実施形態３４の化合物であって、式中、Ｒ５は、Ｈ、ハロゲン、ＣＨ３

またはＣ１ハロアルキルである。
【００８３】
　実施形態３６．実施形態３５の化合物であって、式中、Ｒ５は、Ｈ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、
ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００８４】
　実施形態３７．実施形態３６の化合物であって、式中、Ｒ５は、ＦまたはＣｌである。
【００８５】
　実施形態３８．式１または実施形態１～３もしくは５～３７のいずれか１つの化合物で
あって、式中、Ｒ６はＣＨ３である。
【００８６】
　実施形態３９．式１または実施形態１～４もしくは６～２９のいずれか１つの化合物で
あって、式中、Ｒ７は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルで
ある。
【００８７】
　実施形態４０．実施形態３９の化合物であって、式中、Ｒ７は、ハロゲン、ＣＨ３また
はＣ１ハロアルキルである。
【００８８】
　実施形態４１．実施形態４０の化合物であって、式中、Ｒ７は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ

３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００８９】
　実施形態４２．式１または実施形態１～４もしくは６～２９もしくは３９～４１のいず
れか１つの化合物であって、式中、Ｒ８は、ＨまたはＣＨ３である。
【００９０】
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　実施形態４３．式１または実施形態１、２もしくは６～２９のいずれか１つの化合物で
あって、式中、Ｒ９は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルで
ある。
【００９１】
　実施形態４４．実施形態４３の化合物であって、式中、Ｒ９は、ハロゲン、ＣＨ３また
はＣ１ハロアルキルである。
【００９２】
　実施形態４５．実施形態４４の化合物であって、式中、Ｒ９は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ
Ｆ２またはＣＦ３である。
【００９３】
　実施形態４６．式１または実施形態１の化合物であって、式中、Ｒ１０は、Ｆ、Ｃｌ、
Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００９４】
　実施形態４７．式１の化合物であって、式中、Ｒ１１は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、Ｃ
ＨＦ２またはＣＦ３である。
【００９５】
　実施形態４８．式１または実施形態４７の化合物であって、式中、ｍは０または２であ
る。
【００９６】
　実施形態４９．式１または実施形態１～４８のいずれか１つの化合物であって、式中、
複素環Ｑは少なくとも１つの窒素原子環員を含有する。
【００９７】
　実施形態５０．実施形態４９の化合物であって、式中、複素環Ｑは２つの窒素原子環員
を含有する。
【００９８】
　実施形態５１．式１または実施形態１～５０のいずれか１つの化合物であって、式中、
複素環Ｑは完全不飽和である（すなわち芳香族複素環式である）。
【００９９】
　実施形態５２．式１または実施形態１～５１のいずれか１つの化合物であって、式中、
複素環Ｑは、フラン、チオフェン、ピロール、オキサゾール、チアゾール、イミダゾール
、イソオキサゾール、イソチアゾール、ピラゾール、１，２，４－オキサジアゾール、１
，２，５－オキサジアゾール、１，３，４－オキサジアゾール、１，２，４－チアジアゾ
ール、１，２，５－チアジアゾール、１，３，４－チアジアゾール、１，２，３－トリア
ゾール、１，２，４－トリアゾール、テトラゾール、４，５－ジヒドロイソキサゾールお
よび４，５－ジヒドロピラゾールから選択される。
【０１００】
　実施形態５３．実施形態５２の化合物であって、式中、複素環Ｑは、ピラゾールから選
択される。
【０１０１】
　実施形態５４．実施形態５１の化合物であって、式中、Ｑは、明細表３に示されている
Ｑ－１～Ｑ－２１から選択される。
【０１０２】
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【化６】

【０１０３】
【化７】

（式中、
　Ｒ１２は、Ｑ環と式１の残部とを結合する環員を基準として遠位の環員に結合されてお
り、炭素原子環員上のＲ１２ｃおよび窒素原子環員上のＲ１２ｎから独立して選択され；
　各Ｒ１３は、炭素原子環員上のＲ１３ｃおよび窒素原子環員上のＲ１３ｎから独立して
選択され；
　各ｘは、独立して、０または１であり；
　各ｙは、独立して、０、１または２であり；および
　各ｚは、独立して、０、１、２または３である。）
【０１０４】
　実施形態５５．実施形態５４の化合物であって、式中、Ｑは、Ｑ－１～Ｑ－１９から選
択される。
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【０１０５】
　実施形態５６．実施形態５５の化合物であって、式中、Ｑは、
【化８】

から選択される。
【０１０６】
　実施形態５７．実施形態５６の化合物であって、式中、Ｑは、Ｑ－９ＡおよびＱ－９Ｂ
から選択される。
【０１０７】
　実施形態５８．実施形態５７の化合物であって、式中、ＱはＱ－９Ａである。
【０１０８】
　実施形態５９．実施形態５６～５８のいずれか１つの化合物であって、式中、ｙは０ま
たは１である。
【０１０９】
　実施形態６０．式１または実施形態１～５９のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１２ｃは、独立して、ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアル
キル、Ｃ１～Ｃ２アルコキシまたはＣ１～Ｃ２ハロアルコキシである。
【０１１０】
　実施形態６１．実施形態６０の化合物であって、式中、各Ｒ１２ｃは、独立して、ハロ
ゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルである。
【０１１１】
　実施形態６２．実施形態６１の化合物であって、式中、各Ｒ１２ｃは、独立して、Ｆ、
Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【０１１２】
　実施形態６３．実施形態６２の化合物であって、式中、各Ｒ１２ｃは、独立して、ＣＦ

３である。
【０１１３】
　実施形態６４．式１または実施形態１～６３のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１２ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルである。
【０１１４】
　実施形態６５．実施形態６４の化合物であって、式中、各Ｒ１２ｎはＣ１～Ｃ２アルキ
ルである。
【０１１５】
　実施形態６６．実施形態６５の化合物であって、式中、各Ｒ１２ｎはＣＨ３である。
【０１１６】
　実施形態６７．式１または実施形態１～６６のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキルまた
はＣ１～Ｃ２アルコキシである。
【０１１７】
　実施形態６８．実施形態６７の化合物であって、式中、各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロ
ゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルである。
【０１１８】
　実施形態６９．実施形態６８の化合物であって、式中、各Ｒ１３ｃは、独立して、Ｆ、
Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【０１１９】
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　実施形態７０．式１または実施形態１～６９のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１３ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルである。
【０１２０】
　実施形態７１．実施形態７０の化合物であって、式中、各Ｒ１３ｎはＣ１～Ｃ２アルキ
ルである。
【０１２１】
　実施形態７２．実施形態７１の化合物であって、式中、各Ｒ１３ｎはＣＨ３である。
【０１２２】
　実施形態７３．式１または実施形態１～７２のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃは、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキ
ル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキルまたはＣ１～Ｃ２アルコキシである。
【０１２３】
　実施形態７４．実施形態７３の化合物であって、式中、各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６お
よびＲ１７ｃは、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルである。
【０１２４】
　実施形態７５．実施形態７４の化合物であって、式中、各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６お
よびＲ１７ｃは、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【０１２５】
　実施形態７６．式１または実施形態１～７５のいずれか１つの化合物であって、式中、
各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアル
キルである。
【０１２６】
　実施形態７７．実施形態７６の化合物であって、式中、各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、
独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルである。
【０１２７】
　実施形態７８．実施形態７７の化合物であって、式中、各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎはＣ
Ｈ３である。
【０１２８】
　上記の実施形態１～７８を含む本発明の実施形態、ならびに、本明細書に記載のいずれ
かの他の実施形態はいずれかの様式で組み合わされることが可能であり、実施形態におけ
る可変要素の記載は、式１の化合物だけではなく、式１の化合物の調製に有用な出発化合
物および中間体化合物にも関する。加えて、上記の実施形態１－７８を含む本発明の実施
形態、ならびに、本明細書に記載のいずれかの他の実施形態、ならびに、いずれかのこれ
らの組み合わせは、本発明の組成物および方法に関する。
【０１２９】
　実施形態１～７８の組み合わせが以下に例示されている。
　実施形態Ａ．式１の化合物であって、式中、
　ＺはＯであり；
　Ｒ１は、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１
個のＳ原子から選択される環員を含有する４員～５員環であり；
　Ｒ２ａは、Ｈ、ＣＨ３、ＣＦ３またはＣＨＦ２であり；
　Ｒ２ｂはＨもしくはＣＨ３であり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、一緒になって、Ｃ２またはＣ３アルカンジイルとされ；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される２個以下の置換基で任意選択により置換されたフ
ェニルまたはピリジニルであり；
　Ｒ３は、ハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ

５アルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシアルキル、Ｃ３～Ｃ５

シクロアルキルであり；
　Ｒ４は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
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　Ｒ５は、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ６はＣＨ３であり；
　Ｒ７は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ８はＨまたはＣＨ３であり；
　Ｒ９は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　Ｒ１０は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ１１は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｑは、Ｑ－１～Ｑ－２１から選択され（実施形態５４に記載のとおり）；
　各Ｒ１２ｃは、独立してハロゲン、シアノ、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアル
キル、Ｃ１～Ｃ２アルコキシまたはＣ１～Ｃ２ハロアルコキシであり；
　各Ｒ１２ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ２アルキル、Ｃ１～Ｃ２ハロアルキルま
たはＣ１～Ｃ２アルコキシであり；
　各Ｒ１３ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアルキルであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃは、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ

１ハロアルキルであり；および
　Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルまたはＣ１～Ｃ２ハロアル
キルである。
【０１３０】
　実施形態Ｂ．実施形態Ａの化合物であって、式中、
　Ａは、Ａ－１、Ａ－２、Ａ－３およびＡ－４からなる群から選択され；
　Ｒ１は、シクロプロピルであり；または、炭素原子、１個のＯ原子および１個のＳ原子
から選択される環員を含有する４員環であり；
　Ｒ２ａは、Ｈ、ＦまたはＣＨ３であり；
　Ｒ２ｂはＨであり；または
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは、一緒になって、Ｃ２アルカンジイルとされ；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたフェニ
ルまたはピリジニルであり；
　Ｒ３は、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＦ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３、ＯＣＦ３、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ
ＣＨ３またはシクロプロピルであり；
　Ｒ４は、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ５は、Ｈ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ７は、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ９は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　ＱはＱ－１～Ｑ－１９から選択され；
　Ｒ１２ｃは、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　Ｒ１２ｎはＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　各Ｒ１３ｃは、独立して、ハロゲン、ＣＨ３またはＣ１ハロアルキルであり；
　各Ｒ１３ｎはＣ１～Ｃ２アルキルであり；
　各Ｒ１４、Ｒ１５ｃ、Ｒ１６およびＲ１７ｃは、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、
ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；および
　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎは、独立して、Ｃ１～Ｃ２アルキルである。
【０１３１】
　実施形態Ｃ．実施形態Ｂの化合物であって、式中、
　Ａは、Ａ－１、Ａ－２およびＡ－３からなる群から選択され；
　Ｒ１は、シクロプロピル、３－オキセタニルまたは３－チエタニルであり；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたフェニ
ルであり；
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　Ｒ３は、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＦ３、ＣＨＦ２、ＯＣＨ３またはシクロプロピルであ
り；
　Ｒ４は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ５はＦまたはＣｌであり；
　Ｒ７は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｒ９は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　Ｑは、Ｑ－９Ａ、Ｑ－９ＢおよびＱ－９Ｃから選択され（実施形態５６に記載のとおり
）；
　各Ｒ１２ｃは、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　各Ｒ１２ｎはＣＨ３であり；
　各Ｒ１３ｃは、独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＨ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３であり；
　各Ｒ１３ｎはＣＨ３であり；および
　各Ｒ１５ｎおよびＲ１７ｎはＣＨ３である。
【０１３２】
　実施形態Ｄ．実施形態Ａの化合物であって、式中、
　Ａは、Ａ－１およびＡ－２からなる群から選択され；
　Ｒ１はシクロプロピルであり；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてパラ位においてＱで置換され、お
よび、Ｒ３で置換されていないフェニルであり；
　Ｒ４はＣＨＦ２であり；
　Ｑは、Ｑ－９ＡおよびＱ－９Ｂから選択され；および
　Ｒ１２ｃはＣＦ３である。
【０１３３】
　実施形態Ｅ．実施形態Ｂの化合物であって、式中、
　ＡはＡ－１であり；
　Ｒ１はシクロプロピルであり；
　Ｇは、－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ位においてＱで
置換され、および、Ｒ３から選択される１つの置換基で任意選択により置換されたピリジ
ニルであり；
　Ｒ３はＣｌであり；
　Ｒ４はＣＨＦ２であり；
　ＱはＱ－９Ａであり；および
　Ｒ１２ｃはＣＦ３である。
【０１３４】
　特定の実施形態は、以下からなる群から選択される式１の化合物を含む。
　Ｎ－［［２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イ
ル］フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオ
ロ－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（化合物１２）；および
　Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオロ－１－メチル－Ｎ－［
［３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］フェニル］メチル
］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（化合物３）。
【０１３５】
　本発明はまた、Ｒ３がハロゲン、ニトロ、シアノ、Ｃ１～Ｃ５アルキル、Ｃ１～Ｃ５ハ
ロアルキル、Ｃ１～Ｃ５アルコキシ、Ｃ１～Ｃ５ハロアルコキシ、Ｃ２～Ｃ５アルコキシ
アルキル、Ｃ３～Ｃ５シクロアルキル、Ｃ２～Ｃ５アルコキシカルボニルまたはＣ３～Ｃ

１２トリアルキルシリルである式１の化合物を含む。本発明は、式１の化合物（すべての
立体異性体、そのＮ－オキシドおよび塩を含む）と、少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ
剤とを含む殺菌・殺カビ組成物を提供する。このような組成物の実施形態として注目すべ
きは、上記の化合物実施形態のいずれかに対応する化合物を含む組成物である。
【０１３６】
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　本発明は、式１の化合物（すべての立体異性体、そのＮ－オキシドおよび塩を含む）（
すなわち、殺菌・殺カビ的に有効な量で）と、界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤
からなる群から選択される少なくとも１種の追加のコンポーネントとを含む殺菌・殺カビ
組成物を提供する。このような組成物の実施形態として注目すべきは、上記の化合物実施
形態のいずれかに対応する化合物を含む組成物である。
【０１３７】
　本発明は、植物もしくはその一部または植物種子に、殺菌・殺カビ的に有効な量の式１
の化合物（すべての立体異性体、そのＮ－オキシドおよび塩を含む）を適用するステップ
を含む真菌性植物病原体により引き起こされる植物病害を防除する方法を提供する。この
ような方法の実施形態として注目すべきは、上記の化合物実施形態のいずれかに対応する
化合物を殺菌・殺カビ的に有効な量で適用するステップを含む方法である。特に注目すべ
きは、化合物が本発明の組成物として適用される実施形態である。
【０１３８】
　スキーム１～１１に記載の以下の方法および変形の１つ以上を用いて、式１の化合物を
調製することが可能である。以下の式１～２１の化合物における、Ａ、Ｒ１、Ｒ２ａ、Ｒ
２ｂ、Ｇ、Ｑ、およびＺの定義は、別段の定めがある場合を除き、発明の概要において上
記に定義されているとおりである。式１ａ～１ｃの化合物は式１の化合物の種々のサブセ
ットであり、式１ａ～１ｃに係るすべての置換基は、式１の化合物について上記に定義さ
れているとおりである。式２ａ～２ｂの化合物は式２の化合物の種々のサブセットであり
、式２ａ～２ｂに係るすべての置換基は、式２の化合物について本明細書において定義さ
れているとおりである。式７ａ～７ｃの化合物は式７の化合物の種々のサブセットであり
、式７ａ～７ｃに係るすべての置換基は、式７の化合物について本明細書において定義さ
れているとおりである。式９ａ～９ｂの化合物は式９の化合物の種々のサブセットであり
、式９ａ～９ｂに係るすべての置換基は式９の化合物について本明細書において定義され
ているとおりである。
【０１３９】
　スキーム１に示されているとおり、式１ｂの化合物（すなわち、Ｚが硫黄である式１）
は、式１ａの化合物（すなわち、Ｚが酸素である式１）から、ローソン試薬、Ｐ２Ｓ５ま
たはＰ４Ｓ１０による処理によって調製され得る。この種のチオアミド形成反応は、典型
的には、トルエンまたはｐ－ジオキサンなどの非プロトン性溶剤中に、４０℃～溶剤の沸
点の高温で実施される。この種の反応は、文献において周知である；例えば、Ｍａｒｃｈ
　ａｎｄ　Ｓｍｉｔｈ，Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍ
ｉｓｔｒｙ，５ｔｈ　ｅｄ．，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ
　Ｙｏｒｋ，２００１，Ｃｈａｐｔｅｒ　１６を参照のこと。
【０１４０】
【化９】

【０１４１】
　スキーム２に示されているとおり、式１ｃの化合物（すなわち、Ｚが酸素であり；およ
び、Ｑが、Ｇ環における－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもしくはパラ
位に位置されるＱＮによって表される窒素結合複素環である、式１の化合物）は、式２ａ
の化合物（すなわち、Ｌが、フェニル、ピリジニル、ピリダジニルまたはピラジニル基で
ある式２の化合物）と水素原子が環窒素に結合している式３の複素環との反応による求核
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ルホルムアミドまたはジメチルスルホキシドなどの極性非プロトン性溶剤中において、カ
リウムまたは炭酸セシウムなどの無機塩基の存在下で、周囲温度～溶剤の沸点の温度で実
施される。これらのタイプの反応は、文献中において多く記載されている（例えば、Ｍａ
ｒｃｈ　ａｎｄ　Ｓｍｉｔｈ，Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃ
ｈｅｍｉｓｔｒｙ，５ｔｈ　ｅｄ．，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，
Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，２００１，Ｃｈａｐｔｅｒ　１３を参照のこと）。式３の複素環は、
市販されているか、または、技術分野において周知である方法によって調製され得る。
【０１４２】
　スキーム２においても示されているとおり、式１ｃの化合物は、環窒素が水素原子に結
合している式３の複素環を伴う式２ｂの化合物の銅触媒ブッフバルトーハートウィッグカ
ップリングによって調製され得る。これらのカップリング反応は、典型的には、ｐ－ジオ
キサン、１，２－ジエトキシエタンまたはトルエンなどの非プロトン性溶剤中において、
好適なリガンド、ＣｕＩまたはＣｕＢｒなどの銅（Ｉ）塩、および、ナトリウムまたは炭
酸カリウムなどの塩基の存在下で実施される。典型的なリガンドは、トランス－Ｎ，Ｎ’
－ジメチル－１，２－ジアミノシクロヘキサンおよびフェナントロリンであり、典型的な
反応温度は、周囲温度～還流温度の範囲である。この反応に係る条件は、文献において周
知である（Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｓｃｉｅｎｃｅ　２０１０，１，１３－３１，Ｃｈｅｍｉ
ｃａｌ　Ｒｅｖｉｅｗｓ　２００８，１０８（８），３０５４－３１３１、および、その
中で引用されている文献を参照のこと）。
【０１４３】
　スキーム２においても示されているとおり、式１ｄの化合物（すなわち、Ｚが酸素であ
り；および、Ｑが、Ｇ環における－Ｃ（Ｒ２ａ）Ｒ２ｂ－ラジカルを基準としてメタもし
くはパラ位に位置されたＱＣによって表される炭素結合複素環である式１）は、スズキカ
ップリング反応によって調製可能である。式２ｂの化合物（すなわち、Ｌが、フェニル、
ピリジニル、ピリダジニル、またはピラジニル基である式２の化合物）は、Ｐｄ（０）ま
たはＰｄ（ＩＩ）塩、好適なリガンドおよび塩基の存在下に、環炭素がホウ素に結合して
いる式４のボロン酸またはエステルとカップリングされ得る。この変換に好適な塩基は、
炭酸カリウムまたは炭酸セシウムである。Ｐｄ（ＯＡｃ）２またはＰｄＣｌ２などのＰｄ
（ＩＩ）塩が、トリフェニルホスフィンまたは１，１’－ビス（ジフェニルホスフィノ）
フェロセン（ｄｐｐｆ）などのリガンドと併用される。スズキカップリングに係る条件は
、文献中において多く記載されている（例えば、Ａｎｇｅｗａｎｄｔｅ　Ｃｈｅｍｉｅ，
Ｉｎｔ．Ｅｄ．２００６，４５，３４８４を参照のこと）。式４のボロン酸またはエステ
ルは、市販されているか、または、対応するハライドまたはトリフルオロメタンスルホン
酸から、文献において公知の方法によって調製され得る（例えば、Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ
．１９９５，６０，７５０８を参照のこと）。
【０１４４】
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【化１０】

【０１４５】
　あるいは、スキーム３に示されているとおり、式１ｃの化合物は、式５のホウ素中間体
から、Ｃｕ（ＩＩ）塩、酸素および塩基の存在下に、周囲温度～溶剤の還流温度の範囲の
温度で、式３の窒素複素環を伴うカップリングによるチャン－ラム条件を用いて調製され
得る。用いられ得るＣｕ（ＩＩ）塩の例は、Ｃｕ（ＯＡｃ）２、ＣｕＢｒ２、およびＣｕ
Ｉ２である。この反応タイプに好適な塩基としては、ピリジン、キノロンおよびトリエチ
ルアミンが挙げられ、また、好適な溶剤としては、ジクロロメタン、クロロホルム、ジエ
チルエーテルおよびテトラヒドロフランが挙げられる。代表的な条件に関しては、Ｔｅｔ
ｒａｈｅｄｒｏｎ　Ｌｅｔｔｅｒｓ　１９９８，３９，２９４１，Ａｎｇｅｗａｎｄｔｅ
　Ｃｈｅｍｉｅ，Ｉｎｔ．Ｅｄ．２００３，４２，５４００、および、引用されている文
献を参照のこと。
【０１４６】
　スキーム３においても示されているとおり、式１ｄの化合物は、式５のボロン酸または
エステルとＸ２が環炭素に結合している式６の複素環とのカップリングによるスズキ反応
を介して調製され得る。このようなカップリングを行うための条件は、スキーム２に記載
のスズキ条件と同様である。式６の化合物は市販されているか、または、文献に記載の方
法により容易に調製され得る。
【０１４７】
　式５の化合物は、スキーム２における式４の化合物の調製において言及されている方法
を用いて、式２ｂの化合物から調製され得る。
【０１４８】
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【０１４９】
　スキーム４に示されているとおり、式２の化合物は、式８の化合物による式７の化合物
のアミン誘導体アシル化によって調製され得る。これらのタイプのアシル化は、文献中に
おいて多く記載されている（例えば、Ｍａｒｃｈ　ａｎｄ　Ｓｍｉｔｈ，Ｍａｒｃｈ’ｓ
　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，５ｔｈ　ｅｄ．，Ｊｏｈｎ
　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，２００１，Ｃｈａｐｔｅｒ
　１０を参照のこと）。
【０１５０】

【化１２】

【０１５１】
　スキーム５に示されているとおり、式７ａの化合物（すなわち、Ｒ１がシクロプロピル
である式７の化合物）は、式９の第一級アミン誘導体と市販されているシクロプロパノン
エチルトリメチルシリルアセタール１０との、酢酸／メタノール中における、シアノ水素
化ホウ素ナトリウムの存在下での反応により調製され得る（例えば、国際公開第２０１２
／２２２６５号パンフレットを参照のこと）。式９の化合物は、市販されているか、また
は、文献に記載の方法により容易に調製され得る。
【０１５２】
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【化１３】

【０１５３】
　スキーム６に示されているとおり、式７ｂの化合物（すなわち、Ｒ１がシクロブチル、
シクロペンチル、または、炭素原子、１個のＯ原子および１個のＳ原子から選択される環
員を含有する４員～６員環である式７の化合物）は、式９の第一級アミンの式１１のケト
ンによる縮合、これに続く、ナトリウムボロハイドライド、シアノ水素化ホウ素ナトリウ
ムまたはトリアセトキシ水素化ホウ素ナトリウムなどの還元剤による処理により調製され
得る。代表的な条件に関しては、Ｊ．Ｍｅｄ．Ｃｈｅｍ．２００５，４８（４），１１６
９および国際公開第２０１２／６６０７０号パンフレットを参照のこと。
【０１５４】
【化１４】

【０１５５】
　スキーム７に示されているとおり、式７または式７ｃのアミン（すなわち、Ｒ２ｂがＨ
である式７の化合物）は、式１２のケトンから調製され得る。式１３のアミンの式１２の
ケトンによる縮合は式１４のイミンの形成をもたらす。この種の縮合反応は文献において
周知である（Ｍａｒｃｈ　ａｎｄ　Ｓｍｉｔｈ，Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏ
ｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，５ｔｈ　ｅｄ．，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏ
ｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，２００１，Ｃｈａｐｔｅｒ　１６を参照のこと）。
式１４のイミンを還元剤で処理することにより式７ｃのアミンがもたらされる。これらの
反応において用いられる典型的な還元剤としては、ナトリウムボロハイドライド、シアノ
水素化ホウ素ナトリウムおよびトリアセトキシ水素化ホウ素ナトリウムが挙げられ、また
、典型的な溶剤は、メタノール、エタノール、アセトニトリルまたはテトラヒドロフラン
である。式１２の化合物の式７ｃの化合物への変換は、度々、単一の反応ポット中で行わ
れる。代表的な条件に関しては、米国特許出願公開第２００５／５８３０１号明細書およ
び米国特許出願公開第２００８／２７５０８５号明細書を参照のこと。式７のジアルキル
化またはハロアルキル化化合物は、式１４のイミンを、式１５のアルキル－またはハロア
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ルキル－金属種で処理することにより得られ得る。このアルキル化反応に係る典型的な反
応温度は、７８℃～６０℃の範囲であり、典型的な溶剤としては、テトラヒドロフラン、
アセトニトリルおよびジエチルエーテルが挙げられる。代表的な条件に関しては、米国特
許出願公開第２０１２／５９１６２号明細書およびＴｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　２０１１，
６７（１４），２６７０を参照のこと。式１２のケトン、式１３のアミンおよび式１５の
金属試薬は、市販されているか、または、文献に記載の方法により容易に調製され得る。
【０１５６】
【化１５】

【０１５７】
　スキーム８に示されているとおり、式９ａの化合物（すなわち、Ｒ２ａおよびＲ２ｂが
共にＨである式９の化合物）は、式１６の対応するニトリル化合物の還元により調製され
得る。ニトリル還元は、水素／パラジウム炭素、塩化ニッケル（ＩＩ）／ナトリウムボロ
ハイドライドまたはボランの使用を含む多数の方法を介して行われ得、これらは、文献中
において多く記載されている。例えば、Ｓｍｉｔｈ，Ｍ．Ｂ．，Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎ
ｔｈｅｓｉｓ，２ｎｄ　ｅｄ．，ＭｃＧｒａｗ－Ｈｉｌｌ　Ｃｏｍｐａｎｉｅｓ，Ｉｎｃ
．，２００２，Ｃｈａｐｔｅｒ　４、および、その中で引用されている文献を参照のこと
。式１６の化合物は、市販されているか、または、文献に記載の方法により容易に調製さ
れ得る。
【０１５８】
【化１６】

【０１５９】
　式９ｂの化合物（すなわち、Ｒ２ａがＦであり、および、Ｒ２ｂがＦまたはＨである式
９の化合物）は、スキーム９に示されているとおり調製され得る。式１７の臭化物をジエ
チルエーテルなどの溶剤中において亜硝酸銀で、約０℃～周囲温度の温度で処理すること
により、式１８のニトロ化合物が得られ得る。代表的な条件に関しては、米国特許出願公
開第２０１２／１６５３４３号明細書を参照のこと。式１９の化合物は、式１８の化合物
の、水酸化カリウム、テトラブチルアンモニウムヒドロキシド、水素化ナトリウムまたは
酢酸アンモニウムなどの塩基、および、Ｓｅｌｅｃｔｆｌｕｏｒ（商標）（１－クロロメ
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チル－４－フルオロ－１，４－ジアゾニアビシクロ－［２．２．２］オクタンビス（テト
ラフルオロボレート））などの求電子性フッ素化試薬による、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムア
ミド、アセトニトリル、ジクロロメタンまたはメタノールなどの溶剤中における約０℃～
周囲温度の温度での処理によって調製され得る。当業者は、これらの条件は、モノフッ素
化生成物（すなわち、Ｒ５３がＨである式１９の化合物）またはジフッ素化生成物（すな
わち、Ｒ５３がＦである式１９の化合物）を得るために調整し得ることを認識するであろ
う。生成物混合物が生成される場合においては、所望される生成物は、技術分野において
周知である分離技術を用いて単離され得る。代表的な条件に関しては、Ｔｅｔｒａｈｅｄ
ｒｏｎ　Ｌｅｔｔｅｒｓ　２００５，４６，４９０５およびＴｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　Ｌ
ｅｔｔｅｒｓ　２００６，４７，４５１９を参照のこと。式９ｂのアミノ化合物は、Ｆｅ
、Ｚｎ、または塩化錫（ＩＩ）の、水性酸性媒体中において、周囲温度～還流の範囲の温
度で用いる式１９のニトロ化合物の還元を介して調製され得る。メタノール、エタノール
およびイソプロパノールなどのアルコール共溶剤もまた利用され得る。塩酸、臭化水素酸
および酢酸などの酸、または、塩化アンモニウムが典型的に利用される。このような還元
に係る条件は、ｌ　Ｍｅｄ．Ｃｈｅｍ．２０１２，５５（３），１０２１に見いだされ得
る。あるいは、水素雰囲気下でのラネーニッケルの使用などの水素化条件が式９ｂの化合
物を調製するために利用され得る。この種の水素化は、典型的には、エタノールなどの溶
剤中で実施される。代表的な条件に関しては、米国特許出願公開第２０１２／２５９１１
１号明細書を参照のこと。式１７の化合物は、市販されているか、または、文献に記載の
方法により容易に調製され得る。
【０１６０】

【化１７】

【０１６１】
　スキーム１０に示されているとおり、式１ａの化合物は、スキーム４における式２の化
合物の調製に記載の方法に従い、式２０のアミンの式８の酸誘導体によるカップリングに
よって調製可能である。
【０１６２】

【化１８】
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【０１６３】
　スキーム１１に示されているとおり、式２０の化合物は、式３もしくは４の化合物の試
薬を伴うスキーム２に記載のカップリング方法を用いて式７の化合物から、または、式３
もしくは６の化合物を伴うスキーム３に記載のカップリング方法を用いて式２１のホウ素
誘導体から調製され得る。式２１の化合物は、スキーム２における４の調製に記載の方法
を用いて式７の化合物から調製可能である。
【０１６４】
【化１９】

【０１６５】
　式１の化合物の調製について記載されている幾つかの試薬および反応条件は、中間体に
存在する一定の官能基には適合しない場合があることが認識される。これらの事例におい
ては、保護／脱保護手順または官能基相互変換を合成に組み込むことにより、所望の生成
物の入手が促進されることとなる。保護基の使用および選択は化学合成における当業者に
は明らかであろう（例えば、Ｇｒｅｅｎｅ，Ｔ．Ｗ．；Ｗｕｔｓ，Ｐ．Ｇ．Ｍ．Ｐｒｏｔ
ｅｃｔｉｖｅ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，２ｎｄ　ｅ
ｄ．；Ｗｉｌｅｙ：Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９９１を参照のこと）。当業者は、いくつかの
場合において、個々のスキームのいずれかにおいて示されている通り所与の試薬を導入し
た後、式１の化合物の合成を完了させるために、詳細には説明されていない追加の日常的
な合成ステップを実施する必要性があり得ることを認識するであろう。当業者はまた、式
１の化合物を調製するために、提示されている特定のシーケンスによって示唆されるもの
を除く、上記スキームに例示されているステップの組み合わせを実施する必要性があり得
ることを認識するであろう。
【０１６６】
　当業者はまた、本明細書に記載の式１の化合物および中間体は、種々の求電子性、求核
性、ラジカル、有機金属、酸化および還元反応に供されて、置換基が付加されるか、また
は、既存の置換基が変性されることが可能であることを認識するであろう。
【０１６７】
　さらなる詳細を伴わずに、上記の記載を利用する当業者は本発明を最大限に利用するこ
とが可能であると考えられている。以下の実施例は、従って、単なる例示であって、本開
示を如何様にも全く限定しないと解釈されるべきである。以下の実施例におけるステップ
は、合成形質転換全体における各ステップについての手法を例示しており、各ステップに
ついての出発材料は、必ずしも、手法が他の実施例またはステップにおいて記載されてい
る特定の調製実験によって調製されていなくてもよい。パーセンテージは、クロマトグラ
フ溶媒混合物、または、他に記載のある場合を除き、重量基準である。クロマトグラフ溶
媒混合物に対する部およびパーセンテージは、他に示されていない限りにおいて体積基準
である。１Ｈ　ＮＭＲスペクトルは、別段の定めがある場合を除き、ＣＤＣｌ３中のテト
ラメチルシランの低磁場側にｐｐｍで報告されており；「ｓ」は一重項を意味し、「ｄ」
は二重項を意味し、「ｔ」は三重項を意味し、「ｍ」は多重項を意味し、「ｄｄ」は二重
項の二重項を意味し、「ｄｔ」は三重項の二重項を意味し、「ｂｒ　ｓ」は幅広の一重項
を意味する。
【０１６８】
実施例１
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Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［１－［６－［３－
（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］－３－ピリジニル］エチル］－
１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（化合物１）の調製
ステップＡ：６－クロロ－Ｎ－シクロプロピル－α－メチル－３－ピリジンメタンアミン
の調製
　シクロピロピルアミン（２．１ｇ、３７．０ｍｍｏｌ）および２Å分子ふるい（２．０
ｇ）のメタノール（２５ｍＬ）中の撹拌混合物を０℃に冷却し、氷酢酸（２．７５ｍＬ）
および１－（６－クロロ－３－ピリジニル）エタノン（２．８８ｇ、１８．５ｍｍｏｌ）
で順次に処理した。外部の冷却を外し、混合物を還流で３時間加熱し、次いで、周囲温度
に冷却させた。シアノ水素化ホウ素ナトリウム（１．７３ｇ、４６．３ｍｍｏｌ）のメタ
ノール（５ｍＬ）中の溶液を滴下し、反応混合物をさらに３時間還流で加熱した。冷却し
た反応混合物を減圧下で濃縮し、ヘキサン中の２０～５０％酢酸エチルで溶出するシリカ
ゲルクロマトグラフィにより得られた残渣を精製して、表題の化合物を得た（１．６１ｇ
）。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　８．３２（ｍ，１Ｈ），７．６５（ｍ，１Ｈ），７．２８（ｄ，１Ｈ
），３．９１（ｍ，１Ｈ），１．９６（ｍ，１Ｈ），１．７４（ｂｒ　ｓ，１Ｈ），１．
３６（ｄ，３Ｈ），０．３８（ｍ，３Ｈ），０．２０（ｍ，１Ｈ）．
【０１６９】
ステップＢ：Ｎ－［１－（６－クロロ－３－ピリジニル）エチル］－Ｎ－シクロプロピル
－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドの調
製
　３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボン酸（０．２
５ｇ、１．４２ｍｍｏｌ）および塩化チオニル（５ｍＬ）の混合物を１時間還流で加熱し
た。冷却した反応混合物を減圧下で濃縮し、得られた残渣をトルエンで２回希釈し、減圧
下で濃縮した。残存３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－塩
化カルボニルをジクロロメタン（５ｍＬ）中にとり、室温で、６－クロロ－Ｎ－シクロプ
ロピル－α－メチル－３－ピリジンメタンアミン（すなわち、ステップＡの生成物、０．
２３ｇ、１．１８ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（０．１２ｇ、１．１８ｍｍｏｌ）
のジクロロメタン中の混合物を滴下して処理した。反応混合物を周囲温度で一晩撹拌し、
次いで、１Ｎ塩酸とジクロロメタンとの間に分割した。有機相を分離し、水性相をジクロ
ロメタンで再度抽出した。組み合わせた有機相を乾燥させ（ＭｇＳＯ４）、減圧下で濃縮
した。残渣を、ヘキサン中の３０～１００％酢酸エチルで溶出するシリカゲルによるクロ
マトグラフィにかけて、表題の化合物を得た（０．２７ｇ）。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　８．３９（ｍ，１Ｈ），７．６５（ｍ，２Ｈ），７．２８（ｄ，１Ｈ
），７．０１（ｔ，１Ｈ），５．６８（ｍ，１Ｈ），３．９６（ｓ，３Ｈ），２．６２（
ｍ，１Ｈ），１．７９（ｄ，３Ｈ），０．６４（ｍ，２Ｈ），０．５２（ｍ，１Ｈ），０
．３５（ｍ，１Ｈ）．
【０１７０】
ステップＣ：Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［１－
［６－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］－３－ピリジニル
］エチル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドの調製
　Ｎ－［１－（６－クロロ－３－ピリジニル）エチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジ
フルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（すなわち、ス
テップＢの生成物、０．０８ｇ、０．２３ｍｍｏｌ）、３－（トリフルオロメチル）－１
Ｈ－ピラゾール（０．０２ｇ、０．１５ｍｍｏｌ）、トランス－Ｎ，Ｎ’－ジメチル－１
，２－ジアミノシクロヘキサン（０．０１ｇ、０．０７ｍｍｏｌ）、ヨウ化銅（Ｉ）（０
．０１ｇ、０．０５ｍｍｏｌ）および炭酸カリウム（０．０７ｇ、０．５１ｍｍｏｌ）の
ジオキサン（２ｍＬ）中の混合物を、２０分間、マイクロ波反応器中で２００℃に加熱し
た。室温に冷却して、アリコートを液体クロマトグラフィー／質量分光測定（ＬＣＭＳ）
により分析したところ、所望の生成物が含有されていることが分かった。Ｎ－［１－（６
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－クロロ－３－ピリジニル）エチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）
－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（０．１２ｇ、０．３３ｍｍｏｌ
）の第２の分量を上記のとおり反応に供し、両方の粗反応混合物を組み合わせ、減圧下で
濃縮した。残渣を、シリカゲルをヘキサン中の８０～１００％酢酸エチルで溶出するクロ
マトグラフィにかけて、本発明の化合物である表題の化合物（０．２３ｇ）を茶色の油と
して得た。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　８．６１（ｍ，１Ｈ），８．４３（ｍ，１Ｈ），８．００（ｍ，１Ｈ
），７．８５（ｍ，１Ｈ），７．６４（ｓ，１Ｈ），７．０３（ｔ，１Ｈ），７．７２（
ｍ，１Ｈ），５．７９（ｍ，１Ｈ），３．９６（ｓ，３Ｈ），２．６３（ｍ，１Ｈ），１
．８３（ｄ，３Ｈ），０．６５（ｍ，２Ｈ），０．５５（ｍ，１Ｈ），０．３５（ｍ，１
Ｈ）．
【０１７１】
実施例２
Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［［３－［３－（ト
リフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］フェニル］メチル］－１Ｈ－ピラゾ
ール－４－カルボキサミド（化合物９）の調製
ステップＡ：３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］ベンズ
アルデヒドの調製
　３－ブロモベンズアルデヒド（１．０ｇ、５．４ｍｍｏｌ、１．０当量）、３－（トリ
フルオロメチル）－ピラゾール（７３０ｍｇ、１．０当量）、ヨウ化Ｃｕ（Ｉ）（２１０
ｍｇ、０．２０当量）、および炭酸セシウム（３．５ｇ、２．０当量）を反応バイアル中
に入れた。バイアルを窒素でパージし、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（１０ｍＬ）を添
加した。反応を１２０℃で一晩加熱し、次いで、周囲温度に冷却した。得られた固形分を
ろ過により除去し、ジエチルエーテルで洗浄した。水をろ液に添加し、これらの層を分離
し、水性相をジエチルエーテルで２回抽出した。組み合わせた有機抽出物を水（４×）、
塩水で洗浄し、乾燥させ（ＭｇＳＯ４）、減圧下で濃縮した。得られた残渣を、ヘキサン
中の１０～４０％の酢酸エチルで溶出するシリカゲルによる中圧液体クロマトグラフィに
より精製した、表題の化合物（２００ｍｇ）を白色の固体として得た。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　１０．１０（ｓ，１Ｈ），８．１９～８．２４（ｍ，１Ｈ），８．０
３～８．０９（ｍ，２Ｈ），７．８９（ｄｔ，１Ｈ），７．６９（ｔ，１Ｈ），６．７８
（ｄ，１Ｈ）．
【０１７２】
ステップＢ：Ｎ－シクロプロピル－３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾー
ル－１－イル］ベンゼンメタンアミンの調製
　３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］ベンズアルデヒド
（すなわち、ステップＡの生成物、２００ｍｇ）のメタノール（５ｍＬ）中の溶液にシク
ロピロピルアミン（１ｍＬ）を添加し、得られた混合物を周囲温度で１時間撹拌した。次
いで、過剰量のナトリウムボロハイドライドを添加し、反応混合物を室温で１時間撹拌し
た。反応を水を添加することにより失活させた。これらの層を分離し、水性層をジクロロ
メタンで抽出した（４×）。組み合わせた有機層を乾燥させ（ＭｇＳＯ４）、減圧下で濃
縮した。得られた残渣を、ヘキサン中の１０～６０％酢酸エチルで溶出するシリカゲルに
よる中圧液体クロマトグラフィにより精製して、表題の化合物を得た（１００ｍｇ）。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　７．９５（ｄｄ，１Ｈ），７．６９（ｔ，１Ｈ），７．５４～７．５
９（ｍ，１Ｈ），７．４３（ｔ，１Ｈ），７．３２（ｄ，１Ｈ），６．７１（ｄ，１Ｈ）
，３．９２（ｓ，２Ｈ），２．１０～２．２５（ｍ，１Ｈ），０．４２～０．４８（ｍ，
２Ｈ），０．３８～０．４２（ｍ，２Ｈ）．
【０１７３】
ステップＣ：Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［［３
－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］フェニル］メチル］－
１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドの調製
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　３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボン酸（３０ｍ
ｇ、０．１７ｍｍｏｌ、１当量）を塩化チオニル（１ｍＬ）中に溶解させ、得られた溶液
を３時間還流で加熱した。反応混合物を室温に冷却させ、次いで、減圧下で濃縮した。こ
の素材に、Ｎ－シクロプロピル－３－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール
－１－イル］ベンゼンメタンアミン（すなわち、ステップＢの生成物、４６ｍｇ、１．０
当量）およびトリエチルアミン（３．５当量）のジクロロメタン（４ｍＬ）中の溶液を添
加した。反応混合物を、周囲温度で一晩撹拌した。次いで、反応を水で失活させ、ジクロ
ロメタンで抽出した。有機相を乾燥させ（ＭｇＳＯ４）、減圧下で濃縮した。得られた残
渣を、ヘキサン中の２０～８０％酢酸エチルで溶出するシリカゲルによる中圧液体クロマ
トグラフィにより精製し、続いて、クロロホルム中の１～１０％アセトンで溶出するシリ
カゲルによる中圧液体クロマトグラフィにより二回目の精製を行って、本発明の化合物で
ある表題の化合物（３５ｍｇ）を無色の油として得た。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　７．９５（ｄｄ，１Ｈ），７．６７（ｄ，２Ｈ），７．６２（ｄｄ，
１Ｈ），７．４３～７．４７（ｍ，１Ｈ），７．２８～７．３３（ｍ，１Ｈ），６．９２
～７．２０（ｍ，１Ｈ），６．７２（ｄ，１Ｈ），４．８０（ｓ，２Ｈ），３．９６（ｓ
，３Ｈ），２．６９～２．７９（ｍ，１Ｈ），０．６７～０．８０（ｍ，４Ｈ）．
【０１７４】
実施例３
Ｎ－［［２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル
］フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオロ
－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（化合物１２）の調製
ステップＡ：２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－
イル］ベンズアルデヒドの調製
　２－クロロ－４－フルオロベンズアルデヒド（７．０ｇ、４４．３ｍｍｏｌ）、３－（
トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール（９．０３ｇ、６６．４５ｍｍｏｌ）および炭
酸カリウム（１２．２ｇ、８８．６ｍｍｏｌ）の無水Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（７
０ｍＬ）中の混合物を１１０℃で２時間撹拌した。反応混合物を０℃に冷却し、氷水（８
００ｍＬ）中に注ぎ入れ、１５分間撹拌した。形成された沈殿物をろ過し、減圧下で乾燥
させて表題の化合物（１０．２ｇ）を得、これをさらに精製せずに用いた。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　１０．４（ｓ，１Ｈ），８．００（ｍ，２Ｈ），７．８５（ｄ，１Ｈ
），７．７７（ｍ，１Ｈ），６．７０（ｄ，１Ｈ）．
【０１７５】
ステップＢ：２－クロロ－Ｎ－シクロプロピル－４－［３－（トリフルオロメチル）－１
Ｈ－ピラゾール－１－イル］ベンゼンメタンアミンの調製
　２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］ベン
ズアルデヒド（すなわち、ステップＡの生成物、１．０ｇ、３．６ｍｍｏｌ）の無水テト
ラヒドロフラン（１０ｍＬ）中の溶液に、シクロピロピルアミン（０．２ｇ、４ｍｍｏｌ
）およびチタン（ＩＶ）イソプロポキシド（５．２ｇ、１８．２ｍｍｏｌ）を０℃で添加
した。得られた溶液を周囲温度で４時間撹拌した。次いで、ナトリウムボロハイドライド
（０．３４ｇ、９．０ｍｍｏｌ）を添加し、混合物を室温で６時間撹拌した。反応混合物
を氷水中に注ぎ入れ、酢酸エチル（２０ｍＬ）で抽出した。水性層を酢酸エチル（２×２
５ｍＬ）で抽出し、組み合わせた有機層を塩水（５０ｍＬ）で洗浄し、乾燥させ（Ｎａ２

ＳＯ４）、減圧下で濃縮した。残渣を、ヘキサン中の５０％酢酸エチルで溶出するシリカ
ゲルによるカラムクロマトグラフィーにより精製して、表題の化合物（０．６ｇ）を得た
。
【０１７６】
ステップＣ：Ｎ－［［２－クロロ－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾー
ル－１－イル］フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－
５－フルオロ－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドの調製
　２－クロロ－Ｎ－シクロプロピル－４－［３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾ
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ール－１－イル］ベンゼンメタンアミン（すなわち、ステップＢの生成物、１５０ｍｇ、
０．４７ｍｍｏｌ）、Ｎ－（３－ジメチルアミノプロピル）－Ｎ’－エチルカルボジイミ
ド（１３７ｍｇ、０．７１ｍｍｏｌ）、１－ヒドロキシベンゾトリアゾール（７７ｍｇ、
０．５７ｍｍｏｌ）およびＮ，Ｎ－ジイソプロピルエチルアミン（０．２５ｍＬ、１．４
３ｍｍｏｌ）のジクロロメタン（５ｍＬ）中の溶液に、３－ジフルオロメチル－５－フル
オロ－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボン酸（９２ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ；
国際公開第２０１０／１３０７６７号パンフレットに記載のとおり調製）を添加し、１２
時間撹拌した。反応混合物を水、塩水で洗浄し、乾燥させ（Ｎａ２ＳＯ４）、減圧下で濃
縮した。残渣を、ヘキサン中の５０％酢酸エチルで溶出するシリカゲルによるカラムクロ
マトグラフィーにより精製して、本発明の化合物である表題の化合物（１００ｍｇ）をオ
フホワイトの固体として得た。
１Ｈ　ＮＭＲ　δ　７．９４（ｓ，１Ｈ），７．８２（ｄ，１Ｈ），７．５８（ｄｄ，１
Ｈ），７．４０（ｄ，１Ｈ），６．８０（ｔ，１Ｈ），６．７０（ｄ，１Ｈ），４．８４
（ｓ，２Ｈ），３．８０（ｓ，３Ｈ），２．７８（ｍ，１Ｈ），０．７０（ｍ，４Ｈ）．
【０１７７】
　技術分野において公知である方法を伴う本明細書に記載の手法により、表１～１５３９
の以下の化合物を調製可能である。以下の略語が以下の表において用いられている：Ｍｅ
はメチルを意味し、Ｅｔはエチルを意味し、Ｐｒはプロピルを意味し、ｉ－Ｐｒはイソプ
ロピルを意味し、ｃ－Ｐｒはシクロプロピルを意味し、ＯＭｅはメトキシを意味し、ＴＭ
Ｓはトリメチルシリルを意味し、Ｐｈはフェニルを意味し、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）はメトキシ
カルボニルを意味し、ＣＮはシアノを意味する。「（Ｒ３）ｎはＨである」とは、ｎが０
であり、および、Ｇを含む環がＲ３で置換されていないことを意味する。表中の個別の「
Ａ」置換基の構造は明細表４に図示されている。
【０１７８】
【化２０】

【０１７９】
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【表２】

【０１８１】
　本開示はまた表２～７６９を含み、これらの各々は、表１中の行表題（すなわち、「Ａ
はＡ－１ａであり、および、Ｒ３はＨである。」）が以下に示されている行表題の各々で
置き換えられていることを除き、上記の表１と同じく構成されている。例えば、表２にお
いて、行表題は「ＡはＡ－１ａであり、および、Ｒ３は２－Ｆである」であり、Ｑは、上
記の表１において定義されているとおりである。それ故、表２中の最初の項目は、特定的
にＮ－［［２－フルオロ－４－（３－トリフルオロメチル－１Ｈ－ピラゾール－１－イル
）フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（トリフルオロメチル）－１－メチル
－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドを開示している。表３～７６９が同様に構成さ
れている。
【０１８２】
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【表４】

【０１８４】
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【表５】

【０１８５】
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【表６】

【０１８６】
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【表７】

【０１８７】
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【表８】

【０１８８】
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【表９】

【０１８９】
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【表１０】

【０１９０】
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【表１１】

【０１９１】
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【表１２】

【０１９２】
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【表１３】

【０１９３】
【表１４】

【０１９４】
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【表１５】

【０１９５】
　本開示はまた表７７１～１５３９を含み、これらの各々は、表７７１中の行表題（すな
わち、「ＡはＡ－１ａであり、および、Ｒ３はＨである。」）が以下に示されている行表
題の各々で置き換えられていることを除き、上記の表７７０と同じく構成されている。例
えば、表７７１において、行表題は「ＡはＡ－１ａであり、および、Ｒ３は２－Ｆである
」であり、Ｑは、上記の表１において定義されているとおりである。それ故、表７７１中
の最初の項目は、特異的にＮ－［［２－フルオロ－３－（３－トリフルオロメチル－１Ｈ
－ピラゾール－１－イル）フェニル］メチル］－Ｎ－シクロプロピル－３－（トリフルオ
ロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミドを開示している。表７
７２～１５３９が同様に構成されている。
【０１９６】
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【表１６】

【０１９７】
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【表１７】

【０１９８】
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【表１８】

【０１９９】
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【表１９】

【０２００】
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【表２０】

【０２０１】
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【表２１】

【０２０２】
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【表２２】

【０２０３】
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【表２３】

【０２０４】
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【表２４】

【０２０５】
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【表２５】

【０２０６】
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【表２６】

【０２０７】
配合物／実用性
　本発明の式１の化合物（そのＮ－オキシドおよび塩を含む）は、一般に、組成物におい
て、キャリアとされる界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤からなる群から選択され
る少なくとも１種の追加のコンポーネントと共に、殺菌・殺カビ性活性処方成分（すなわ
ち配合物）として用いられるであろう。配合物または組成物処方成分は、活性処方成分の
物理特性、適用形態、ならびに、土壌タイプ、水分および温度などの環境要因と適合する
よう選択される。
【０２０８】
　有用な配合物は液体組成物および固体組成物の両方を含む。液体組成物としては、溶液
（乳化性濃縮物を含む）、懸濁液、エマルジョン（マイクロエマルジョン、水中油型エマ
ルジョン、流動性濃縮物および／またはサスポエマルジョンを含む）等が挙げられ、これ
らは、任意選択により、ゲルに増粘可能である。水性液体組成物の一般的なタイプは、可
溶性濃縮物、懸濁濃縮物、カプセル懸濁液、濃縮エマルジョン、マイクロエマルジョン、
水中油型エマルジョン、流動性濃縮物およびサスポエマルジョンである。非水性液体組成
物の一般的なタイプは、乳化性濃縮物、マイクロ乳化性濃縮物、分散性濃縮物および油分
散体である。
【０２０９】
　固体組成物の一般的なタイプは、粉剤、粉末、顆粒、ペレット、プリル、香錠、錠剤、
充填フィルム（種子粉衣を含む）等であり、これらは、水分散性（「湿潤性」）または水
溶性であることが可能である。フィルム形成性溶液または流動性懸濁液から形成されたフ
ィルムおよびコーティングが種子処理に特に有用である。活性処方成分は、（マイクロ）
カプセル化されていることが可能であり、さらに、懸濁液または固体配合物に形成される
ことが可能である；あるいは、活性処方成分の全配合物をカプセル化（または「オーバー
コート」）することが可能である。カプセル化により、活性処方成分の放出を制御または
遅延させることが可能である。乳化性顆粒は、乳化性濃縮物配合物の利点と乾燥顆粒状配
合物の利点の両方を兼ね備えている。高濃度組成物は、さらなる配合物への中間体として
主に用いられる。
【０２１０】
　噴霧可能な配合物は、典型的には、吹付けの前に好適な媒体中で希釈される。このよう
な液体および固体配合物は、通常は水であるがまれに、芳香族またはパラフィン系炭化水
素または植物油のような他の好適な媒体である、噴霧媒体中で容易に希釈されるよう配合
される。噴霧量は、およそ約１～数千リットル／ヘクタールの範囲であることが可能であ
るが、より典型的には、約１０～数百リットル／ヘクタールの範囲である。噴霧可能な配
合物は、空中もしくは地上散布による葉の処理のために、または、植物の成長培地への適
用のために好適な他の媒体または水と、タンク中で混合されることが可能である。液体お
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よび乾燥配合物は、注入灌漑システムに直接的に計量可能であり、または、植え付けの最
中に畝間に計量可能である。液体および固体配合物は、植え付けの前に、全身摂取を介し
て成長する根および他の地下植物部位および／または群葉を保護するために、作物および
他の望ましい植生の種子に種子処理として適用されることが可能である。
【０２１１】
　配合物は、典型的には、合計で１００重量パーセントとなる以下のおおよその範囲内で
有効量の活性処方成分、希釈剤および界面活性剤を含有するであろう。
【０２１２】
【表２７】

【０２１３】
　固体希釈剤としては、例えば、ベントナイト、モンモリロナイト、アタパルジャイトお
よびカオリンなどのクレイ、石膏、セルロース、二酸化チタン、酸化亜鉛、デンプン、デ
キストリン、糖質（例えば、ラクトース、スクロース）、シリカ、タルク、雲母、珪藻土
、尿素、炭酸カルシウム、炭酸ナトリウムおよび重炭酸ナトリウム、ならびに、硫酸ナト
リウムが挙げられる。典型的な固体希釈剤は、Ｗａｔｋｉｎｓ　ｅｔ　ａｌ．，Ｈａｎｄ
ｂｏｏｋ　ｏｆ　Ｉｎｓｅｃｔｉｃｉｄｅ　Ｄｕｓｔ　Ｄｉｌｕｅｎｔｓ　ａｎｄ　Ｃａ
ｒｒｉｅｒｓ，２ｎｄ　Ｅｄ．，Ｄｏｒｌａｎｄ　Ｂｏｏｋｓ，Ｃａｌｄｗｅｌｌ，Ｎｅ
ｗ　Ｊｅｒｓｅｙに記載されている。
【０２１４】
　液体希釈剤としては、例えば、水、Ｎ，Ｎ－ジメチルアルカンアミド（例えば、Ｎ，Ｎ
－ジメチルホルムアミド）、リモネン、ジメチルスルホキシド、Ｎ－アルキルピロリドン
（例えば、Ｎ－メチルピロリジノン）、アルキルリン酸塩（例えば、リン酸トリエチル）
、エチレングリコール、トリエチレングリコール、プロピレングリコール、ジプロピレン
グリコール、ポリプロピレングリコール、炭酸プロピレン、ブチレンカーボネート、パラ
フィン（例えば、白色鉱油、正パラフィン、イソパラフィン）、アルキルベンゼン、アル
キルナフタレン、グリセリン、グリセロールトリアセテート、ソルビトール、芳香族炭化
水素、脱芳香族化脂肪族、アルキルベンゼン、アルキルナフタレン、シクロヘキサノン、
２－ヘプタノン、イソホロンおよび４－ヒドロキシ－４－メチル－２－ペンタノンなどの
ケトン、酢酸イソアミル、酢酸ヘキシル、酢酸ヘプチル、酢酸オクチル、酢酸ノニル、酢
酸トリデシルおよび酢酸イソボルニルなどの酢酸塩、アルキル化乳酸塩エステル、二塩基
性エステル、アルキルおよびアリール安息香酸塩およびγ－ブチロラクトンなどの他のエ
ステル、ならびに、メタノール、エタノール、ｎ－プロパノール、イソプロピルアルコー
ル、ｎ－ブタノール、イソブチルアルコール、ｎ－ヘキサノール、２－エチルヘキサノー
ル、ｎ－オクタノール、デカノール、イソデシルアルコール、イソオクタデカノール、セ
チルアルコール、ラウリルアルコール、トリデシルアルコール、オレイルアルコール、シ
クロヘキサノール、テトラヒドロフルフリルアルコール、ジアセトンアルコール、クレゾ
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ールおよびベンジルアルコールなどの直鎖、分岐、飽和または不飽和であることが可能で
あるアルコールが挙げられる。液体希釈剤としてはまた、植物種子および果実油（例えば
、オリーヴ、ヒマ、亜麻仁、ゴマ、コーン（トウモロコシ）、ピーナッツ、ヒマワリ、ブ
ドウ種子、ベニバナ、綿実、ダイズ、ナタネ、ココナツおよびパーム核の油）、動物性脂
肪（例えば、牛脂、豚脂、ラード、タラ肝、魚油）、ならびに、これらの混合物などの飽
和および不飽和脂肪酸のグリセロールエステル（典型的にはＣ６～Ｃ２２）が挙げられる
。液体希釈剤としてはまた、アルキル化脂肪酸（例えば、メチル化、エチル化、ブチル化
）が挙げられ、ここで、脂肪酸は、植物および動物由来のグリセロールエステルの加水分
解によって入手され得、蒸留により精製されることが可能である。典型的な液体希釈剤は
、Ｍａｒｓｄｅｎ，Ｓｏｌｖｅｎｔｓ　Ｇｕｉｄｅ，２ｎｄ　Ｅｄ．，Ｉｎｔｅｒｓｃｉ
ｅｎｃｅ，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９５０に記載されている。
【０２１５】
　本発明の固体および液体組成物は、度々、１種または複数種の界面活性剤を含む。液体
に添加される場合、界面活性剤（「表面活性薬剤」としても知られている）は、一般に、
液体の表面張力を変性（最も頻繁には低減）させる。界面活性剤分子中の親水性基および
親油性基の性質に応じて、界面活性剤は、湿潤剤、分散剤、乳化剤または消泡剤として有
用であることが可能である。
【０２１６】
　界面活性剤は、ノニオン性、アニオン性またはカチオン性に分類されることが可能であ
る。本組成物に有用なノニオン性界面活性剤としては、これらに限定されないが：天然お
よび合成アルコール（分岐または直鎖であり得る）系であり、ならびに、アルコールおよ
びエチレンオキシド、プロピレンオキシド、ブチレンオキシドまたはこれらの混合物から
調製されるアルコールアルコキシレートなどのアルコールアルコキシレート；アミンエト
キシレート、アルカノールアミドおよびエトキシル化アルカノールアミド；エトキシル化
ダイズ油、ヒマシ油およびナタネ油などのアルコキシル化トリグリセリド；オクチルフェ
ノールエトキシレート、ノニルフェノールエトキシレート、ジノニルフェノールエトキシ
レートおよびドデシルフェノールエトキシレートなどのアルキルフェノールアルコキシレ
ート（フェノールおよびエチレンオキシド、プロピレンオキシド、ブチレンオキシドまた
はこれらの混合物から調製されたもの）；エチレンオキシドまたはプロピレンオキシドか
ら調製されたブロックポリマー、および、末端ブロックがプロピレンオキシドから調製さ
れた逆ブロックポリマー；エトキシル化脂肪酸；エトキシル化脂肪エステルおよび油；エ
トキシル化メチルエステル；エトキシル化トリスチリルフェノール（エチレンオキシド、
プロピレンオキシド、ブチレンオキシドまたはこれらの混合物から調製されたものを含む
）；ポリエトキシル化ソルビタン脂肪酸エステル、ポリエトキシル化ソルビトール脂肪酸
エステルおよびポリエトキシル化グリセロール脂肪酸エステルなどの脂肪酸エステル、グ
リセロールエステル、ラノリン系誘導体、ポリエトキシレートエステル；ソルビタンエス
テルなどの他のソルビタン誘導体；ランダムコポリマー、ブロックコポリマー、アルキド
ＰＥＧ（ポリエチレングリコール）樹脂、グラフトまたはくし形ポリマーおよび星形ポリ
マーなどの高分子界面活性剤；ポリエチレングリコール（ＰＥＧ）；ポリエチレングリコ
ール脂肪酸エステル；シリコーン系界面活性剤；ならびに、スクロースエステル、アルキ
ルポリグリコシドおよびアルキル多糖類などの糖質－誘導体が挙げられる。
【０２１７】
　有用なアニオン性界面活性剤としては、これらに限定されないが：アルキルアリールス
ルホン酸およびこれらの塩；カルボキシル化アルコールまたはアルキルフェノールエトキ
シレート；ジフェニルスルホネート誘導体；リグノスルホネートなどのリグニンおよびリ
グニン誘導体；マレイン酸またはコハク酸またはこれらの無水物；オレフィンスルホン酸
塩；アルコールアルコキシレートのリン酸エステル、アルキルフェノールアルコキシレー
トのリン酸エステルおよびスチリルフェノールエトキシレートのリン酸エステルなどのリ
ン酸エステル；タンパク質系界面活性剤；サルコシン誘導体；硫酸スチリルフェノールエ
ーテル；油および脂肪酸の硫酸塩およびスルホン酸塩；エトキシル化アルキルフェノール
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の硫酸塩およびスルホン酸塩；アルコールの硫酸塩；エトキシル化アルコールの硫酸塩；
Ｎ，Ｎ－アルキルタウレートなどのアミンおよびアミドのスルホン酸塩；ベンゼン、クメ
ン、トルエン、キシレン、ならびに、ドデシルおよびトリデシルベンゼンのスルホン酸塩
；縮合ナフタレンのスルホン酸塩；ナフタレンおよびアルキルナフタレンのスルホン酸塩
；精留された石油のスルホン酸塩；スクシナメート；ならびに、ジアルキルスルホコハク
酸塩などのスルホコハク酸塩およびそれらの誘導体が挙げられる。
【０２１８】
　有用なカチオン性界面活性剤としては、これらに限定されないが：アミドおよびエトキ
シル化アミド；Ｎ－アルキルプロパンジアミン、トリプロピレントリアミンおよびジプロ
ピレンテトラアミン、ならびに、エトキシル化アミン、エトキシル化ジアミンおよびプロ
ポキシル化アミンなどのアミン（アミンおよびエチレンオキシド、プロピレンオキシド、
ブチレンオキシドまたはこれらの混合物から調製されたもの）；アミン酢酸塩およびジア
ミン塩などのアミン塩；第４級塩、エトキシル化第４級塩およびジ第４級塩などの第４級
アンモニウム塩；ならびに、アルキルジメチルアミンオキシドおよびビス－（２－ヒドロ
キシエチル）－アルキルアミンオキシドなどのアミンオキシドが挙げられる。
【０２１９】
　ノニオン性界面活性剤とアニオン性界面活性剤との混合物、または、ノニオン性界面活
性剤とカチオン性界面活性剤との混合物もまた本組成物について有用である。ノニオン性
界面活性剤、アニオン性界面活性剤およびカチオン性界面活性剤、ならびに、これらの推
奨される使用が、ＭｃＣｕｔｃｈｅｏｎ’ｓ　Ｅｍｕｌｓｉｆｉｅｒｓ　ａｎｄ　Ｄｅｔ
ｅｒｇｅｎｔｓ，ＭｃＣｕｔｃｈｅｏｎ’ｓ　Ｄｉｖｉｓｉｏｎ，Ｔｈｅ　Ｍａｎｕｆａ
ｃｔｕｒｉｎｇ　Ｃｏｎｆｅｃｔｉｏｎｅｒ　Ｐｕｂｌｉｓｈｉｎｇ　Ｃｏ．発行の年刊
国際および北米版；Ｓｉｓｅｌｙ　ａｎｄ　Ｗｏｏｄ，Ｅｎｃｙｃｌｏｐｅｄｉａ　ｏｆ
　Ｓｕｒｆａｃｅ　Ａｃｔｉｖｅ　Ａｇｅｎｔｓ，Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｐｕｂｌ．Ｃｏ．
，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９６４；および、Ａ．Ｓ．Ｄａｖｉｄｓｏｎ　ａｎｄ
　Ｂ．Ｍｉｌｗｉｄｓｋｙ，Ｓｙｎｔｈｅｔｉｃ　Ｄｅｔｅｒｇｅｎｔｓ，Ｓｅｖｅｎｔ
ｈ　Ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１
９８７を含む多様な発行済みの文献中に開示されている。
【０２２０】
　本発明の組成物はまた、配合助剤、および、当業者に配合助剤として公知である添加剤
を含有していてもよい（これらのいく種かは、固体希釈剤、液体希釈剤または界面活性剤
としても機能するとみなされ得る）。このような配合助剤および添加剤は：ｐＨ（緩衝剤
）、処理中の発泡（ポリオルガノシロキサンなどの消泡剤）、有効成分の析出（懸濁剤）
、粘度（チクソトロープ性増粘剤）、容器中の微生物の増殖（抗菌剤）、生成物の凍結（
不凍液）、色（染料／顔料分散体）、洗濯堅牢性（塗膜形成剤または展着剤）、蒸発（蒸
発抑制剤）および他の配合属性を制御し得る。塗膜形成剤としては、例えば、ポリ酢酸ビ
ニル、ポリ酢酸ビニルコポリマー、ポリビニルピロリドン－ビニルアセテートコポリマー
、ポリビニルアルコール、ポリビニルアルコールコポリマーおよびワックスが挙げられる
。配合助剤および添加剤の例としては、ＭｃＣｕｔｃｈｅｏｎ’ｓ　Ｖｏｌｕｍｅ　２：
Ｆｕｎｃｔｉｏｎａｌ　Ｍａｔｅｒｉａｌｓ，ＭｃＣｕｔｃｈｅｏｎ’ｓ　Ｄｉｖｉｓｉ
ｏｎ，Ｔｈｅ　Ｍａｎｕｆａｃｔｕｒｉｎｇ　Ｃｏｎｆｅｃｔｉｏｎｅｒ　Ｐｕｂｌｉｓ
ｈｉｎｇ　Ｃｏ．発行の年刊国際および北米版；ならびに、国際公開第０３／０２４２２
２号パンフレットに列挙されているものが挙げられる。
【０２２１】
　式１の化合物およびいずれかの他の有効成分は、典型的には、有効成分を溶剤中に溶解
させることにより、または、液体もしくは乾燥希釈剤中に粉砕することにより、本組成物
中に組み込まれる。乳化性濃縮物を含む溶液は、単に処方成分を混合することにより調製
することが可能である。乳化性濃縮物として用いることが意図されている液体組成物の溶
剤が不水和性である場合、乳化剤は、典型的には、水での希釈時に有効成分含有溶剤が乳
化するよう添加される。２，０００μｍ以下の粒径を有する有効成分スラリーは、媒体ミ
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ルを用いて湿潤粉砕されて、３μｍ未満の平均直径を有する粒子とされることが可能であ
る。水性スラリーは、最終懸濁濃縮物（例えば、米国特許第３，０６０，０８４号明細書
を参照のこと）とされるか、または、噴霧乾燥によりさらに処理されて水－分散性顆粒が
形成されることが可能である。乾燥配合物は、通常は、２～１０μｍの範囲内の平均粒径
をもたらす乾式粉砕プロセスを必要とする。粉剤および粉末は、ブレンド工程および通常
は粉砕工程により調製されることが可能である（ハンマーミルまたは流体－エネルギーミ
ルなどで）。顆粒およびペレットは、予め形成した粒状キャリアに有効成分材を吹付ける
ことにより、または、凝塊技術により調製されることが可能である。Ｂｒｏｗｎｉｎｇ，
「Ａｇｇｌｏｍｅｒａｔｉｏｎ」，Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｅｎｇｉｎｅｅｒｉｎｇ，Ｄｅｃ
ｅｍｂｅｒ　４，１９６７，ｐｐ１４７－４８、Ｐｅｒｒｙ’ｓ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｅ
ｎｇｉｎｅｅｒ’ｓ　Ｈａｎｄｂｏｏｋ，４ｔｈ　Ｅｄ．，ＭｃＧｒａｗ－Ｈｉｌｌ，Ｎ
ｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９６３，ｐａｇｅｓ　８－５７およびそれ以降、ならびに、国際公開
第９１／１３５４６号パンフレットを参照のこと。ペレットは、米国特許第４，１７２，
７１４号明細書に記載のとおり調製することが可能である。水分散性および水溶性顆粒は
、米国特許第４，１４４，０５０号明細書、米国特許第３，９２０，４４２号明細書およ
び独国特許第３，２４６，４９３号明細書に教示されているとおり調製することが可能で
ある。錠剤は、米国特許第５，１８０，５８７号明細書、米国特許第５，２３２，７０１
号明細書および米国特許第５，２０８，０３０号明細書に教示されているとおり調製する
ことが可能である。フィルムは、英国特許２，０９５，５５８号明細書および米国特許第
３，２９９，５６６号明細書に教示されているとおり調製することが可能である。本発明
の一実施形態は、本発明の殺菌・殺カビ組成物（界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈
剤と配合された式１の化合物、または、式１の化合物と少なくとも１種の他の殺菌・殺カ
ビ剤との配合混合物）を水で希釈するステップ、任意選択により、補助剤を添加して希釈
組成物を形成するステップ、ならびに、真菌性病原体またはその環境に有効量の前記希釈
組成物を接触させるステップを含む、真菌性病原体の防除方法に関する。
【０２２２】
　本殺菌・殺カビ組成物が十分な濃度となるよう水で希釈されて形成される噴霧組成物は
真菌性病原体の防除に十分な効力を提供することが可能であるが、別個に配合された補助
剤生成物を噴霧タンク混合物に添加することも可能である。これらの追加の補助剤は通例
、「噴霧補助剤」または「タンク混合補助剤」として公知であり、有害生物防除剤の性能
を向上させるか、または、噴霧混合物の物理特性を改変するために噴霧タンクにおいて混
合されるいずれかの物質を含む。補助剤は、アニオン性またはノニオン性界面活性剤、乳
化剤、石油系作物油、作物由来の種子油、酸性化剤、緩衝剤、増粘剤または消泡剤である
ことが可能である。補助剤は、効力（例えば、生物学的活性、付着性、浸透性、被覆均一
性および保護の耐久性）を高めるため、または、配合禁忌、発泡、流動性、蒸発、揮発お
よび分解に関連する噴霧適用に係る問題を最低限とするかもしくは排除するために用いら
れる。最適な性能を得るために、補助剤は、活性処方成分、配合物および標的（例えば、
作物、昆虫有害生物）の特性に関連して選択される。
【０２２３】
　噴霧混合物に添加される補助剤の量は、一般に、約２．５％～０．１体積％の範囲であ
る。噴霧混合物に添加される補助剤の施用量は、典型的には、１ヘクタール当たり約１～
５Ｌである。噴霧補助剤の代表例としては：液体炭化水素中の４７％メチル化ナタネ油で
あるＡｄｉｇｏｒ（登録商標）（Ｓｙｎｇｅｎｔａ）、ポリアルキレンオキシド変性ヘプ
タメチルトリシロキサンであるＳｉｌｗｅｔ（登録商標）（Ｈｅｌｅｎａ　Ｃｈｅｍｉｃ
ａｌ　Ｃｏｍｐａｎｙ）、および、８３％パラフィン系鉱油中の１７％界面活性剤ブレン
ドであるＡｓｓｉｓｔ（登録商標）（ＢＡＳＦ）が挙げられる。
【０２２４】
　種子処理する方法の１つは、種子を播種する前に、種子に本発明の化合物を（すなわち
、配合された組成物として）吹付けまたは散粉することによるものである。種子処理用に
配合された組成物は、一般に、塗膜形成剤または接着剤を含む。従って、典型的には、本
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発明の種子粉衣組成物は、生物学的に有効な量の式１の化合物、および、塗膜形成剤また
は接着剤を含む。種子は、流動性の懸濁液濃縮物を直接的に種子の回転床に吹付け、次い
で、これらの種子を乾燥させることによりコート可能である。あるいは、湿った粉末、溶
液、サスポエマルジョン、乳化性濃縮物および水中のエマルジョンなどの他の配合物タイ
プを種子に噴霧することが可能である。このプロセスは、フィルムコーティングを種子に
適用するために特に有用である。種々のコーティング機器およびプロセスが当業者に利用
可能である。好適なプロセスとしては、Ｐ．Ｋｏｓｔｅｒｓ　ｅｔ　ａｌ．，Ｓｅｅｄ　
Ｔｒｅａｔｍｅｎｔ：Ｐｒｏｇｒｅｓｓ　ａｎｄ　Ｐｒｏｓｐｅｃｔｓ，１９９４　ＢＣ
ＰＣ　Ｍｏｎｇｒａｐｈ　Ｎｏ．５７、および、この中に列挙された文献に列挙されたも
のが挙げられる。
【０２２５】
　配合の技術分野に関するさらなる情報については、Ｔ．Ｓ．Ｗｏｏｄｓ，“Ｔｈｅ　Ｆ
ｏｒｍｕｌａｔｏｒ’ｓ　Ｔｏｏｌｂｏｘ－Ｐｒｏｄｕｃｔ　Ｆｏｒｍｓ　ｆｏｒ　Ｍｏ
ｄｅｒｎ　Ａｇｒｉｃｕｌｔｕｒｅ”　ｉｎ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ
　ａｎｄ　Ｂｉｏｓｃｉｅｎｃｅ，Ｔｈｅ　Ｆｏｏｄ－Ｅｎｖｉｒｏｎｍｅｎｔ　Ｃｈａ
ｌｌｅｎｇｅ，Ｔ．Ｂｒｏｏｋｓ　ａｎｄ　Ｔ．Ｒ．Ｒｏｂｅｒｔｓ，Ｅｄｓ．，Ｐｒｏ
ｃｅｅｄｉｎｇｓ　ｏｆ　ｔｈｅ　９ｔｈ　Ｉｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌ　Ｃｏｎｇｒｅ
ｓｓ　ｏｎ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｔｈｅ　Ｒｏｙａｌ　Ｓｏｃｉ
ｅｔｙ　ｏｆ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｃａｍｂｒｉｄｇｅ，１９９９，ｐｐ．１２０－１
３３を参照のこと。また、米国特許第３，２３５，３６１号明細書、第６欄、第１６行～
第７欄、第１９行および実施例１０～４１；米国特許第３，３０９，１９２号明細書、第
５欄、第４３行～第７欄、第６２行および実施例８、１２、１５、３９、４１、５２、５
３、５８、１３２、１３８～１４０、１６２～１６４、１６６、１６７および１６９～１
８２；米国特許第２，８９１，８５５号明細書、第３欄、第６６行～第５欄、第１７行お
よび実施例１～４；Ｋｌｉｎｇｍａｎ，Ｗｅｅｄ　Ｃｏｎｔｒｏｌ　ａｓ　ａ　Ｓｃｉｅ
ｎｃｅ，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９
６１，ｐｐ　８１－９６；Ｈａｎｃｅ　ｅｔ　ａｌ．，Ｗｅｅｄ　Ｃｏｎｔｒｏｌ　Ｈａ
ｎｄｂｏｏｋ，８ｔｈ　Ｅｄ．，Ｂｌａｃｋｗｅｌｌ　Ｓｃｉｅｎｔｉｆｉｃ　Ｐｕｂｌ
ｉｃａｔｉｏｎｓ，Ｏｘｆｏｒｄ，１９８９；ならびに、Ｄｅｖｅｌｏｐｍｅｎｔｓ　ｉ
ｎ　ｆｏｒｍｕｌａｔｉｏｎ　ｔｅｃｈｎｏｌｏｇｙ，ＰＪＢ　Ｐｕｂｌｉｃａｔｉｏｎ
ｓ，Ｒｉｃｈｍｏｎｄ，ＵＫ，２０００を参照のこと。
【０２２６】
　以下の実施例において、すべての割合は重量基準であり、すべての配合物は従来の方法
調製されている。化合物番号は索引表Ａ～Ｆ中の化合物を指す。さらなる詳細を伴わずに
、前記の記載を用いることにより、当業者は、本発明を最大限利用可能であると考えられ
ている。以下の実施例は、従って、単なる例示としてみなされるべきであり、本開示を如
何様にも限定するものではない。別途記載されていない限り、割合は重量基準である。
【０２２７】
実施例Ａ
高濃度濃縮物
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　９８．５％
シリカエアロゲル　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．５％
合成アモルファス微細シリカ　　　　　　　　　　　　　　　　　１．０％
【０２２８】
実施例Ｂ
水和剤
化合物１２　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　６５．０％
ドデシルフェノールポリエチレングリコールエーテル　　　　　　２．０％
リグニンスルホン酸ナトリウム　　　　　　　　　　　　　　　　４．０％
アルミノケイ酸ナトリウム　　　　　　　　　　　　　　　　　　６．０％
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モンモリロナイト（焼成）　　　　　　　　　　　　　　　　　２３．０
【０２２９】
実施例Ｃ
顆粒   
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．０％
アタパルジャイト顆粒（低揮発性物質、０．７１／０．３０ｍｍ；　Ｕ．Ｓ．Ｓ．　Ｎｏ
．　２５－５０ふるい）　　　　　　　　　　　　　　　　　　　９０．０％
【０２３０】
実施例Ｄ
押出しペレット
化合物１２　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２５．０％
無水硫酸ナトリウム　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．０％
粗リグノスルホン酸カルシウム　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
アルキルナフタレンスルホン酸ナトリウム　　　　　　　　　　　　１．０％
カルシウム／マグネシウムベントナイト　　　　　　　　　　　　　５９．０％
【０２３１】
実施例Ｅ
乳化性濃縮物
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．０％
ポリオキシエチレンソルビトールヘキサオレート　　　　　　　　　２０．０％
Ｃ６～Ｃ１０脂肪酸メチルエステル　　　　　　　　　　　　　　　７０．０％
【０２３２】
実施例Ｆ
マイクロエマルジョン
化合物１２　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
ポリビニルピロリドン－酢酸ビニルコポリマー　　　　　　　　　　３０．０％
アルキルポリグリコシド　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３０．０％
グリセリルモノオレエート　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１５．０％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２０．０％
【０２３３】
実施例Ｇ
種子処理
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２０．００％
ポリビニルピロリドン－酢酸ビニルコポリマー　　　　　　　　　　５．００％
モンタン酸ワックス　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．００％
リグノスルホン酸カルシウム　　　　　　　　　　　　　　　　　　１．００％
ポリオキシエチレン／ポリオキシプロピレンブロックコポリマー　　１．００％
ステアリルアルコール（ＰＯＥ　２０）　　　　　　　　　　　　　２．００％
ポリオルガノシラン　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．２０％
着色剤赤色染料　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．０５％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　６５．７５％
【０２３４】
実施例Ｈ
肥料スティック
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２．５０％
ピロリドン－スチレンコポリマー　　　　　　　　　　　　　　　　４．８０％
トリスチリルフェニル１６－エトキシレート　　　　　　　　　　　２．３０％
タルク　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．８０％
コーンデンプン　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．００％
緩効性肥料　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３６．００％
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カオリン　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３８．００％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．６０％
【０２３５】
実施例Ｉ
懸濁液濃縮物  
化合物１２　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３５％
ブチルポリオキシエチレン／ポリプロピレンブロックコポリマー　　４．０％
ステアリン酸／ポリエチレングリコールコポリマー　　　　　　　　１．０％
スチレンアクリルポリマー　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１．０％
キサンタンガム　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
プロピレングリコール　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
シリコーン系脱泡剤　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
１，２－ベンズイソチアゾリン－３－オン　　　　　　　　　　　　０．１％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５３．７％
【０２３６】
実施例Ｊ
水中エマルジョン
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．０％
ブチルポリオキシエチレン／ポリプロピレンブロックコポリマー　　４．０％
ステアリン酸／ポリエチレングリコールコポリマー　　　　　　　　１．０％
スチレンアクリルポリマー　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１．０％
キサンタンガム　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
プロピレングリコール　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
シリコーン系脱泡剤　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
１，２－ベンズイソチアゾリン－３－オン　　　　　　　　　　　　０．１％
芳香族石油系炭化水素　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２０．０％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５８．７％
【０２３７】
実施例Ｋ
油分散体
化合物１２　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２５％
ポリオキシエチレン　ソルビトール　ヘキサオレエート　　　　　　１５％
有機変性ベントナイトクレイ　　　　　　　　　　　　　　　　　　２．５％
脂肪酸メチルエステル　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５７．５％
【０２３８】
実施例Ｌ
サスポエマルジョン   
化合物３　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０．０％
イミダクロプリド　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
ブチルポリオキシエチレン／ポリプロピレンブロックコポリマー　　４．０％
ステアリン酸／ポリエチレングリコールコポリマー　　　　　　　　１．０％
スチレンアクリルポリマー　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１．０％
キサンタンガム　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
プロピレングリコール　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５．０％
シリコーン系脱泡剤　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．１％
１，２－ベンズイソチアゾリン－３－オン　　　　　　　　　　　　０．１％
芳香族石油系炭化水素　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２０．０％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５３．７％
【０２３９】
　水溶性および水分散性配合物は、典型的には、適用前に水で希釈されて水性組成物が形
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物）は、典型的には、本発明の化合物を少なくとも約１ｐｐｍ以上（例えば、１ｐｐｍ～
１００ｐｐｍ）で含有する。
【０２４０】
　種子は通常、種子１キログラム当たり約０．００１ｇ（より典型的には、約０．１ｇ）
～約１０ｇ（すなわち、処理前の種子の約０．０００１～１重量％）の量で処理される。
種子処理用に配合された流動性懸濁液は、典型的には、約０．５～約７０％の活性処方成
分、約０．５～約３０％のフィルム形成性接着剤、約０．５～約２０％の分散剤、０～約
５％の増粘剤、０～約５％の顔料および／または染料、０～約２％の消泡剤、０～約１％
の防腐剤、ならびに、０～約７５％の揮発性液体希釈剤を含む。
【０２４１】
　本発明の化合物は植物病害防除剤として有用である。従って、本発明は、保護されるべ
き植物もしくはその一部または保護されるべき植物種子に、有効量の本発明の化合物また
は前記化合物を含有する殺菌・殺カビ組成物を適用するステップを含む、真菌性植物病原
体により引き起こされる植物病害を防除する方法をさらに含む。本発明の化合物および／
または組成物は、子嚢菌門、担子菌門、接合菌門、および、真菌様卵菌門における広範囲
の真菌性植物病原体によって引き起こされる病害の防除をもたらす。これらは、広範囲の
植物病害、特に、観賞植物、芝生、野菜、圃場、穀類および果実作物の葉病原体の防除に
おいて効果的である。これらの病原体としては、これらに限定されないが、表１に列挙さ
れているものが挙げられる。子嚢菌および担子菌に関しては、公知である場合、有性時代
／有性世代／完全世代の名称、ならびに、無性時代／無性世代／不完全世代の名称（括弧
中）の両方が列挙されている。病原体に係る同義名は、等号によって示されている。例え
ば、有性時代／有性世代／完全世代の名称ファエオスファエリアノドルム（Ｐｈａｅｏｓ
ｐｈａｅｒｉａ　ｎｏｄｏｒｕｍ）の後に、対応する無性時代／無性世代／不完全世代の
名称であるスタゴノスポラノドルム（Ｓｔａｇｎｏｓｐｏｒａ　ｎｏｄｏｒｕｍ）および
同義の旧名であるセプトリアノドルム（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｎｏｄｏｒｕｍ）が続いてい
る。
【０２４２】
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【０２４３】
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【表２９】

【０２４４】
　本発明の化合物は、クレブス回路（ＴＣＡ回路）における重要な酵素、すなわちコハク
酸脱水素酵素（ＳＤＨ）を撹乱することによって複合体ＩＩ（コハク酸脱水素酵素）真菌
性呼吸を阻害することにより、真菌性植物病原体からの保護を提供すると考えられている
。ＳＤＨは、核にコードされている４種のポリペプチド（ＳＤＨＡ、ＳＤＨＢ、ＳＤＨＣ
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およびＳＤＨＤとして同定される）により組成される。呼吸が阻害されることで真菌によ
るＡＴＰの形成が妨げられ、それ故、成長および繁殖が阻害される。分子レベルでは、カ
ルボキサミドは、ＳＤＨ酵素におけるサブユニットＳＤＨＢ、ＳＤＨＣおよびＳＤＨＤに
より形成されるユビキノン結合部位（Ｑｐ部位）に結合することにより、ユビキノン還元
を阻害する。Ｆｕｎｇｉｃｉｄｅ　Ｒｅｓｉｓｔａｎｃｅ　Ａｃｔｉｏｎ　Ｃｏｍｍｉｔ
ｔｅｅ（ＦＲＡＣ）によって、この殺菌・殺カビ性作用機構を有する化学化合物が、コハ
ク酸脱水素酵素抑制剤に係る略記として「ＳＤＨＩ」として同定されており、ＦＲＡＣコ
ード７に分類されている。
【０２４５】
　現在では、ユビキノン結合部位を形成するサブユニットＳＤＨＢ、ＳＤＨＣおよびＳＤ
ＨＤにおける多様な突然変異が、ＳＤＨＩに対する耐性を引き起こすことが知られている
。ＦＲＡＣは、ウェブサイト上に「Ｌｉｓｔ　ｏｆ　ｆｕｎｇａｌ　ｓｐｅｃｉｅｓ　ｗ
ｉｔｈ　ｒｅｓｉｓｔａｎｃｅ　ｒｅｐｏｒｔｓ　ｔｏｗａｒｄｓ　ＳＤＨＩ　ｆｕｎｇ
ｉｃｉｄｅｓ　ａｎｄ　ｍｕｔａｔｉｏｎｓ　ｉｎ　ｔｈｅ　ｓｕｃｃｉｎａｔｅ　ｄｅ
ｈｙｄｒｏｇｅｎａｔｅｓ　ｇｅｎｅ　（ｕｐｄａｔｅｄ　Ｍａｒｃｈ　２０１２）」（
ｈｔｔｐ：／／ｆｒａｃ．ｉｎｆｏ／ｆｒａｃ／ｗｏｒｋ／Ｌｉｓｔ％２０ｏｆ％２０Ｓ
ＤＨＩ％２０ｒｅｓｉｓｔａｎｔ％２０ｓｐｅｃｉｅｓ．ｐｄｆ（２０１２年６月２８日
時点で入手可能））を公表しており、これは、ＳＤＨＩに対して耐性を示す、人為的な突
然変異誘発を介して実験室においてもたらされる突然変異と、圃場において見出される天
然突然変異との両方を含む。Ｓｃａｌｌｉｅｔ　ｅｔ　ａｌ．，“Ｍｕｔａｇｅｎｅｓｉ
ｓ　ａｎｄ　Ｆｕｎｃｔｉｏｎａｌ　Ｓｔｕｄｉｅｓ　ｗｉｔｈ　Ｓｕｃｃｉｎａｔｅ　
Ｄｅｈｙｄｒｏｇｅｎａｓｅ　Ｉｎｈｉｂｉｔｏｒｓ　ｉｎ　ｔｈｅ　Ｗｈｅａｔ　Ｐａ
ｔｈｏｇｅｎ　Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ”，ＰＬｏＳ　
ＯＮＥ，２０１２，７（４），１－２０（Ａｄｏｂｅ　Ａｃｒｏｂａｔファイル形式で、
ｊｏｕｒｎａｌ．ｐｏｎｅ．００３５４２９．ｐｄｆとして発行され、２０１２年６月２
８日にｈｔｔｐ：／／ｗｗｗ．ｐｌｏｓｏｎｅ．ｏｒｇ／ａｒｔｉｃｌｅ／ｉｎｆｏ％３
Ａｄｏｉ％２Ｆ１０．１３７１％２Ｆｊｏｕｒｎａｌ．ｐｏｎｅ．００３５４２９を介し
て入手可能である）には、マイコスファエレラグラミニコラ（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌ
ｌａ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）の追加的な突然変異が記載されている。これらの刊行物
には、既知の耐性突然変異を有する真菌性病原体としては、アルテルナリアアルテルナタ
（Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ａｌｔｅｒｎａｔａ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２７７Ｙ、Ｈ２７７Ｒ；
ＳＤＨＣ：Ｈ１３４Ｒ；ＳＤＨＤ：Ｄ１２３Ｅ、Ｈ１３３Ｒ）、アスペルギルスオリゼー
（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｏｒｙｚａｅ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２４９Ｙ、Ｈ２４９Ｌ、Ｈ２
４９Ｎ；ＳＤＨＣ：Ｔ９０Ｉ；ＳＤＨＤ：Ｄ１２４Ｅ）、ボトリチスシネアレア（Ｂｏｔ
ｒｙｔｉｓ　ｃｉｎｅａｒｅａ）（ＳＤＨＢ：Ｐ２２５Ｌ、Ｐ２２５Ｔ、Ｐ２２５Ｆ、Ｈ
２７２Ｙ、Ｈ２７２Ｒ、Ｈ２７２Ｌ、Ｎ２３０Ｉ；ＳＤＨＤ：Ｈ１３２Ｒ）、ボトリチス
エリプチカ（Ｂｏｔｒｙｔｉｓ　ｅｌｌｉｐｔｉｃａ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２７２Ｙ、Ｈ２７
２Ｒ）、コリネスポラカッシイコラ（Ｃｏｒｙｎｅｓｐｏｒａ　ｃａｓｓｉｉｃｏｌａ）
（ＳＤＨＢ：Ｈ２８７Ｙ、Ｈ２８７Ｒ；ＳＤＨＣ：Ｓ７３Ｐ、ＳＤＨＤ：Ｓ８９Ｐ）、ジ
ディメラブリオニアエ（Ｄｉｄｙｍｅｌｌａ　ｂｒｙｏｎｉａｅ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２７７
Ｒ、Ｈ２７７Ｙ）、マイコスファエレラグラミニコラ（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　
ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）（ＳＤＨＢ：Ｓ２１８Ｆ、Ｐ２２０Ｔ、Ｐ２２０Ｌ、Ｓ２２１
Ｐ、Ｎ２２５Ｈ、Ｎ２２５Ｉ、Ｒ２６５Ｐ、Ｈ２６７Ｌ、Ｈ２６７Ｎ、Ｈ２６７Ｒ、Ｈ２
６７Ｑ、Ｈ２６７Ｙ、Ｉ２６９Ｖ、Ｎ２７１Ｋ；ＳＤＨＣ：Ｔ７９Ｉ、Ｓ８３Ｇ、Ａ８４
Ｖ、Ａ８４Ｉ、Ｌ８５Ｐ、Ｎ８６Ｋ、Ｒ８７Ｃ、Ｖ８８Ｄ、Ｈ１４５Ｒ、Ｈ１５２Ｒ；Ｓ
ＤＨＤ：Ｄ１２９Ｅ、Ｄ１２９Ｇ、Ｄ１２９Ｓ、Ｄ１２９Ｔ、Ｈ１３９Ｅ）、ポドスファ
エラキサンティイ（Ｐｏｄｏｓｐｈａｅｒａ　ｘａｎｔｈｉｉ）（ＳＤＨＢ：Ｈ［？？？
］Ｙ）、スクレロティニアスクレロティオルム（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｎｉａ　ｓｃｌｅｒｏ
ｔｉｏｒｕｍ）（ＳＤＨＤ：Ｈ１３２Ｒ）、ウスチラゴマイディス（Ｕｓｔｉｌａｇｏ　
ｍａｙｄｉｓ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２５７Ｌ）、ステムフィリウムボトリオセ（Ｓｔｅｍｐｈ
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ｙｌｉｕｍ　ｂｏｔｒｙｏｓｅ）（ＳＤＨＢ：Ｐ２２５Ｌ、Ｈ２７２Ｙ、Ｈ２７２Ｒ）お
よびウスチラゴマイディス（Ｕｓｔｉｌａｇｏ　ｍａｙｄｉｓ）（ＳＤＨＢ：Ｈ２５７Ｌ
）が挙げられることが開示されており、ここで、左側の英字は一般的な野生種酵素サブユ
ニットにおけるアミノ酸を示し、数字はサブユニットにおけるアミノ酸の位置を特定し、
右側の英字は、突然変異サブユニットにおけるアミノ酸を示す（アミノ酸は、標準的な一
文字の英字コードによって示されている；例えば、２０１２年６月２８日にアクセスした
ｈｔｔｐ：／／ｗｗｗ．ｂｉｏ．ｄａｖｉｄｓｏｎ．ｅｄｕ／Ｂｉｏｌｏｇｙ／ａａｔａ
ｂｌｅ．ｈｔｍｌを参照のこと）。セプトリアトリティシ（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｔｒｉｔ
ｉｃｉ）などの他の真菌性病原体の代謝にもコハク酸脱水素酵素が関与するため、これら
についてもＳＤＨＩ－耐性突然変異が可能である。
【０２４６】
　特に、本発明の化合物は、他のＳＤＨＩに対して高度に耐性である突然変異真菌性病原
体に対する十分な活性を保持しており、従って、本化合物は、突然変異病原体、ならびに
、野生種病原体に対して植物を保護する農業経済学的な有用性が保持される。ＳＤＨＩ－
耐性真菌性病原体により引き起こされる植物病害に係る他のＳＤＨＩ殺菌・殺カビ剤と比
した本化合物の向上した効力は、野生種真菌性病原体の代わりにＳＤＨＩ－耐性病原体を
用いる、例えば本明細書に開示のテストＡ～Ｅと同様のテストといった単純な植物病害防
除テストにより判定可能である。
【０２４７】
　これらの殺菌・殺カビ活性に追加して、組成物または組み合わせもまた、エルウィニア
アミロボラ（Ｅｒｗｉｎｉａ　ａｍｙｌｏｖｏｒａ）、キサントモナスカムペストリス（
Ｘａｎｔｈｏｍｏｎａｓ　ｃａｍｐｅｓｔｒｉｓ）、シュードモナスシリンガエ（Ｐｓｅ
ｕｄｏｍｏｎａｓ　ｓｙｒｉｎｇａｅ）および他の関連種などのバクテリアに対して活性
を有する。有害な微生物を防除することにより、本発明の化合物は、作物植物もしくはそ
の栄養繁殖体（例えば、種子、球茎、鱗茎、塊茎、挿木）に接触する、または、作物植物
もしくはその栄養繁殖体の農学的環境における有益な微生物対有害な微生物の比を改善（
すなわち、増大）させるために有用である。
【０２４８】
　本発明の化合物は、すべての植物、植物部位および種子の処理に有用である。植物およ
び種子の変種および栽培品種は、従来の繁殖および育種法により、または、遺伝子操作法
により得ることが可能である。遺伝子操作された植物または種子（遺伝子組換え植物また
は種子）は、異種遺伝子（導入遺伝子）が安定して植物または種子のゲノムに組み込まれ
たものである。植物ゲノムにおける特定の位置により定義される導入遺伝子は、形質転換
または遺伝子組換えイベントと呼ばれる。
【０２４９】
　本発明に従って処理可能である遺伝子操作された植物栽培品種は、１種以上の生物スト
レス（線虫、昆虫、ダニ、真菌等などの有害生物）もしくは非生物ストレス（渇水、低温
、土壌塩分等）に対して耐性であるもの、または、他の望ましい特徴を有するものを含む
。植物は、遺伝子操作されて、例えば、除草剤耐性、昆虫耐性、変性油プロファイルまた
は渇水耐性といった形質を示すことが可能である。単一の遺伝子形質転換イベントまたは
形質転換イベントの組み合わせを含む有用な遺伝子操作された植物が表２に列挙されてい
る。表２に列挙されている遺伝子修飾に係る追加の情報は、例えば、米国農務省によって
管理されている公開データベースから入手可能である。
【０２５０】
　表２においては、形質について、以下の略語Ｔ１～Ｔ３７が用いられている。「－」は
、項目が適用可能ではないことを意味する。
【０２５１】
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【表３１】

【０２５３】



(77) JP 2016-518369 A 2016.6.23

10

20

30

40

【表３２】

【０２５４】
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【表３３】

【０２５５】
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【表３４】

【０２５６】
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【表３５】

【０２５７】
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【表３６】

【０２５８】
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【表３７】

【０２５９】
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【表３８】

【０２６０】
　本発明の化合物による遺伝子操作された植物および種子の処理により、超相加的または
相乗的な効果がもたらされ得る。例えば、施用量の低減、活性スペクトルの拡大、ストレ
ス／非生物ストレスに対する耐性の増加、または、保管安定性の増加が、遺伝子操作され
た植物および種子に本発明の化合物を適用した場合における単純な相加的効果から予期さ
れるものを超える可能性がある。
【０２６１】
　本発明の化合物はまた、種子を植物病害から保護するための種子処理において有用であ
る。本開示および特許請求の範囲の文脈において、種子の処理とは、種子を、典型的には
本発明の組成物として配合された本発明の化合物と生物学的に有効な量で接触させること
を意味する。この種子処理により種子が土壌伝播性病害病原体から保護され、一般に、発
芽種子から発生する実生の土壌と接触している根および他の植物部位をも保護することが
可能である。種子処理はまた、発生する植物における本発明の化合物または第２の活性処
方成分の転流による群葉の保護をももたらし得る。
種子処理は、遺伝的に形質転換されて特殊な形質を発現する植物が発芽するものを含むす
べてのタイプの種子に適用可能である。代表例としては、バチルスチューリンゲンシス（
Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ）トキシンなどの無脊椎有害生物に有害
なタンパク質を発現するもの、または、グリホサートに対する耐性をもたらすグリホサー
トアセチルトランスフェラーゼなどの除草抵抗性を発現するものが挙げられる。本発明の
化合物による種子処理はまた、種子から生育する植物の活力を高めることが可能である。
【０２６２】
　本発明の化合物およびその組成物は、共に単独で、および、他の殺菌・殺カビ剤、殺線
虫剤おび殺虫剤との組み合わせで、特にこれらに限定されないが、トウモロコシまたはコ
ーン、ダイズ、綿、穀類（例えば、コムギ、カラスムギ、オオムギ、ライ麦およびイネ）
、ジャガイモ、野菜およびアブラナを含む作物に対する種子処理において特に有用である
。
【０２６３】
　さらに、本発明の化合物は、真菌およびバクテリアにより引き起こされる果実および野
菜の収穫後病害の処置において有用である。これらの感染は、収穫中、および、その前後
に生じる可能性がある。例えば、感染は、収穫の前に生じ、次いで、成熟中のある時点ま
で休眠し続ける可能性があり（例えば、宿主が感染が進行可能であるように組織変化し始
める）；また、感染は、機械的に、または、昆虫被害により生じた表面の傷から発生する
可能性がある。この点において、本発明の化合物は、収穫後消費されるまでの間いつでも
発生し得る収穫後病害に起因する損失（すなわち、量および品質面からもたらされる損失
）を低減させることが可能である。本発明の化合物による収穫後病害の処置により、収穫
後に、傷みやすい可食性の植物部位（例えば、果実、種子、群葉、茎、鱗茎、塊茎）を冷
蔵保管し、または、冷蔵せずに保管することが可能な期間であって、可食状態が維持され
ると共に、真菌もしくは他の微生物による明らかなもしくは有害な品質の低下、または、
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真菌もしくは他の微生物による汚染が伴わない期間を延長することが可能である。収穫前
もしくは収穫後における、本発明の化合物による可食性の植物部位の処理はまた、例えば
アフラトキシンなどのマイコトキシンといった、真菌または他の微生物による有害な代謝
産物の形成を低減させることが可能である。
【０２６４】
　植物病害防除は、有効量の本発明の化合物を、感染前もしくは感染後に、根、茎、群葉
、果実、種子、塊茎もしくは鱗茎などの保護されるべき植物の一部分、または、保護され
るべき植物が成長している培地（土壌または砂）に適用することにより通常達成される。
種子および種子から発育する実生を保護するために化合物を種子に適用することも可能で
ある。化合物はまた、植物を処理するために潅漑水を介して適用することが可能である。
収穫前に産物に感染する収穫後病原体の防除は、典型的には、本発明の化合物の圃場適用
により達成され、感染が収穫後に生じる場合においては、化合物は、収穫された作物に、
浸漬、噴霧、燻蒸、処理されたラップおよび箱のライナーとして適用されることが可能で
ある。
【０２６５】
　これらの化合物の適用量（すなわち殺菌・殺カビ的に有効な量）は、防除されるべき植
物病害、保護されるべき植物種、周囲水分量および温度などの要因によって影響される可
能性があり、実際の使用条件下で判定されるべきである。当業者は、植物病害の防除に係
る所望のレベルに必要とされる殺菌・殺カビ的に有効な量を単純な実験と通して容易に判
定することが可能である。群葉は通常、約１ｇ／ｈａ未満～約５，０００ｇ／ｈａの量の
活性処方成分で処理された場合に保護可能である。種子および実生は通常、種子が、種子
１キログラム当たり、約０．００１ｇ（より典型的には、約０．１ｇ）～約１０ｇの量で
処理された場合に保護可能である。
【０２６６】
　本発明の化合物はまた、殺菌・殺カビ剤、殺虫剤、抗線虫薬、殺菌剤、殺ダニ剤、除草
剤、除草剤毒性緩和剤、昆虫脱皮阻害剤および発根刺激剤などの成長調節剤、不妊化剤、
信号化学物質、忌避剤、誘引剤、フェロモン、摂食刺激物質、植物栄養分、他の生物学的
に有効な化合物または昆虫病原性バクテリア、ウイルスまたは真菌を含む他の生物学的に
有効な化合物もしくは薬剤の１種または複数種と混合されて多成分有害生物防除剤を形成
して、さらに広範囲の農学的保護をもたらすことが可能である。それ故、本発明はまた、
式１の化合物（殺菌・殺カビ的に有効な量）と、少なくとも１種の追加の生物学的に有効
な化合物または薬剤（生物学的に有効な量）とを含む組成物に関し、界面活性剤、固体希
釈剤または液体希釈剤の少なくとも１種をさらに含んでいることが可能である。他の生物
学的に有効な化合物もしくは薬剤は、界面活性剤、固体または液体希釈剤の少なくとも１
種を含む組成物中で配合されることが可能である。本発明の混合物に関して、１種もしく
は複数種の他の生物学的に有効な化合物もしくは薬剤は、式１の化合物と一緒に配合され
て予混合物が形成可能であり、または、１種もしくは複数種の他の生物学的に有効な化合
物もしくは薬剤は式１の化合物から個別に配合され、配合物を、適用前に（例えば、噴霧
タンク中で）一緒に組み合わせること、または、あるいは、逐次的に適用することが可能
である。
【０２６７】
　発明の概要において記載のとおり、本発明の一態様は、式１の化合物、そのＮ－オキシ
ドまたは塩（すなわち、コンポーネント）と、少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ剤（す
なわち、コンポーネントｂ）とを含む殺菌・殺カビ組成物である（すなわち、混合物また
はその組み合わせ）。注目すべきは、他の殺菌・殺カビ性活性処方成分が式１の化合物と
は異なる作用部位を有するような組み合わせである。一定の事例において、同様の防除範
囲を有するが作用部位が異なる少なくとも１種の他の殺菌・殺カビ性活性処方成分との組
み合わせが耐性管理に関して特に有利であろう。それ故、本発明の組成物はさらに、同様
の防除範囲を有するが作用部位が異なる少なくとも１種の追加の殺菌・殺カビ性活性処方
成分を殺菌・殺カビ的に有効な量で含んでいることが可能である。
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【０２６８】
　コンポーネント（ａ）の式１の化合物に追加して、コンポーネント（ｂ）として、ＦＲ
ＡＣにより定義されている作用機構（ＭＯＡ）クラス（Ａ）核酸合成、（Ｂ）有糸分裂お
よび細胞分裂、（Ｃ）呼吸、（Ｄ）アミノ酸およびタンパク質合成、（Ｅ）シグナル伝達
、（Ｆ）脂質合成および膜統合性、（Ｇ）膜におけるステロール生合成、（Ｈ）膜におけ
る細胞壁生合成、（Ｉ）細胞壁におけるメラニン合成、（Ｐ）宿主植物の抵抗性誘導、多
部位接触活性、ならびに、不明な作用形態からなる群から選択される少なくとも１種の殺
菌・殺カビ性化合物を含む組成物に注目すべきである。
【０２６９】
　ＦＲＡＣにより承認または提言されている標的作用部位は、上記のＭＯＡクラスに属す
るそのＦＲＡＣ標的部位コードに加えて、（Ａ１）ＲＮＡポリメラーゼＩ、（Ａ２）アデ
ノシンデアミナーゼ、（Ａ３）ＤＮＡ／ＲＮＡ合成（提言されている）、（Ａ４）ＤＮＡ
トポイソメラーゼ、（Ｂ１～Ｂ３）有糸分裂におけるβ－チューブリンアセンブリ、（Ｂ
４）細胞分裂（提言されている）、（Ｂ５）スペクトリン様タンパク質の非局在化、（Ｃ
１）複合体Ｉ　ＮＡＤＨオキシド－レダクターゼ、（Ｃ２）複合体ＩＩ：コハク酸脱水素
酵素、（Ｃ３）Ｑｏ部位における複合体ＩＩＩ：チトクロムｂｃ１（ユビキノールオキシ
ダーゼ）、（Ｃ４）Ｑｉ部位における複合体ＩＩＩ：チトクロムｂｃ１（ユビキノンレダ
クターゼ）、（Ｃ５）酸化性リン酸化の脱共役剤、（Ｃ６）酸化性リン酸化の抑制剤、Ａ
ＴＰシンターゼ、（Ｃ７）ＡＴＰ産生（提言されている）、（Ｃ８）Ｑｘ（未知）部位に
おける複合体ＩＩＩ：チトクロムｂｃ１（ユビキノンレダクターゼ）、（Ｄ１）メチオニ
ン生合成（提言されている）、（Ｄ２～Ｄ５）タンパク質合成、（Ｅ１）シグナル伝達（
未知のメカニズム）、（Ｅ２～Ｅ３浸透圧シグナル伝達におけるＭＡＰ／ヒスチジンキナ
ーゼ、（Ｆ２）リン脂質生合成、メチルトランスフェラーゼ、（Ｆ３）脂質過酸化（提言
されている）、（Ｆ４）細胞膜浸透性、脂肪酸（提言されている）、（Ｆ６）病原体細胞
膜の微生物性撹乱物質、（Ｆ７）細胞膜撹乱（提言されている）、（Ｇ１）ステロール生
合成におけるＣ１４－デメチラーゼ、（Ｇ２）ステロール生合成におけるΔ１４－レダク
ターゼおよびΔ８→Δ７－イソメラーゼ、（Ｇ３）３－ケトレダクターゼ、Ｃ４－脱メチ
ル化、（Ｇ４）ステロール生合成におけるスクアレンエポキシダーゼ、（Ｈ３）トレハラ
ーゼおよびイノシトール生合成、（Ｈ４）キチンシンターゼ、（Ｈ５）セルロースシンタ
ーゼ、（Ｉ１）メラニン生合成におけるレダクターゼ、ならびに、（Ｉ２）メラニン生合
成におけるデヒドラターゼである。
【０２７０】
　特に注目すべきは、コンポーネント（ａ）の式１の化合物に追加して、コンポーネント
（ｂ）として、クラス（ｂ１）メチルベンズイミダゾールカルバメート（ＭＢＣ）殺菌・
殺カビ剤；（ｂ２）ジカルボキシイミド殺菌・殺カビ剤；（ｂ３）脱メチル化抑制剤（Ｄ
ＭＩ）殺菌・殺カビ剤；（ｂ４）フェニルアミド殺菌・殺カビ剤；（ｂ５）アミン／モル
ホリン殺菌・殺カビ剤；（ｂ６）リン脂質生合成抑制剤殺菌・殺カビ剤；（ｂ７）コハク
酸脱水素酵素抑制剤殺菌・殺カビ剤；（ｂ８）ヒドロキシ（２－アミノ－）ピリミジン殺
菌・殺カビ剤；（ｂ９）アニリノピリミジン殺菌・殺カビ剤；（ｂ１０）Ｎ－フェニルカ
ルバメート殺菌・殺カビ剤；（ｂ１１）キノン外部抑制剤（ＱｏＩ）殺菌・殺カビ剤；（
ｂ１２）フェニルピロール殺菌・殺カビ剤；（ｂ１３）アザナフタレン殺菌・殺カビ剤；
（ｂ１４）脂質過酸化抑制剤殺菌・殺カビ剤；（ｂ１５）メラニン生合成抑制剤－レダク
ターゼ（ＭＢＩ－Ｒ）殺菌・殺カビ剤；（ｂ１６）メラニン生合成抑制剤－デヒドラター
ゼ（ＭＢＩ－Ｄ）殺菌・殺カビ剤；（ｂ１７）ステロール生合成抑制剤（ＳＢＩ）：クラ
スＩＩＩ殺菌・殺カビ剤；（ｂ１８）スクアレン－エポキシダーゼ抑制剤殺菌・殺カビ剤
；（ｂ１９）ポリオキシン殺菌・殺カビ剤；（ｂ２０）フェニル尿素殺菌・殺カビ剤；（
ｂ２１）キノン内部抑制剤（ＱｉＩ）殺菌・殺カビ剤；（ｂ２２）ベンズアミドおよびチ
アゾールカルボキサミド殺菌・殺カビ剤；（ｂ２３）エノピラヌロン酸抗生物質殺菌・殺
カビ剤；（ｂ２４）ヘキソピラノシル抗生物質殺菌・殺カビ剤；（ｂ２５）グルコピラノ
シル抗生物質：タンパク質合成殺菌・殺カビ剤；（ｂ２６）グルコピラノシル抗生物質：
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トレハラーゼおよびイノシトール生合成殺菌・殺カビ剤；（ｂ２７）シアノアセタミドオ
キシム殺菌・殺カビ剤；（ｂ２８）カルバメート殺菌・殺カビ剤；（ｂ２９）酸化性リン
酸化脱共役殺菌・殺カビ剤；（ｂ３０）有機錫殺菌・殺カビ剤；（ｂ３１）カルボン酸殺
菌・殺カビ剤；（ｂ３２）芳香族複素環式殺菌・殺カビ剤；（ｂ３３）ホスホネート殺菌
・殺カビ剤；（ｂ３４）フタルアミド酸殺菌・殺カビ剤；（ｂ３５）ベンゾトリアジン殺
菌・殺カビ剤；（ｂ３６）ベンゼン－スルホンアミド殺菌・殺カビ剤；（ｂ３７）ピリダ
ジノン殺菌・殺カビ剤；（ｂ３８）チオフェン－カルボキサミド殺菌・殺カビ剤；（ｂ３
９）複合体Ｉ　ＮＡＤＨオキシドレダクターゼ抑制剤殺菌・殺カビ剤；（ｂ４０）カルボ
ン酸アミド（ＣＡＡ）殺菌・殺カビ剤；（ｂ４１）テトラサイクリン抗生物質殺菌・殺カ
ビ剤；（ｂ４２）チオカルバメート殺菌・殺カビ剤；（ｂ４３）ベンズアミド殺菌・殺カ
ビ剤；（ｂ４４）微生物性殺菌・殺カビ剤；（ｂ４５）ＱｘＩ殺菌・殺カビ剤；（ｂ４６
）植物抽出物殺菌・殺カビ剤；（ｂ４７）宿主植物防御誘起殺菌・殺カビ剤；（ｂ４８）
多部位接触作用殺菌・殺カビ剤；（ｂ４９）クラス（ｂ１）～（ｂ４８）の殺菌・殺カビ
剤以外の殺菌・殺カビ剤；および、クラス（ｂ１）～（ｂ４８）の化合物の塩を含む組成
物である。
【０２７１】
　殺菌・殺カビ性化合物のこれらのクラスのさらなる説明を以下に記載する。
【０２７２】
　（ｂ１）「メチルベンズイミダゾールカルバメート（ＭＢＣ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲ
ＡＣコード１）は、微小管会合の最中にβ－チューブリンに結合することにより有糸分裂
を阻害する。微小管会合の阻害は、細胞分裂、細胞内輸送および細胞構造を撹乱すること
が可能である。メチルベンズイミダゾールカルバメート殺菌・殺カビ剤としては、ベンズ
イミダゾールおよびチオファネート殺菌・殺カビ剤が挙げられる。ベンズイミダゾールと
しては、ベノミル、カルベンダジム、フベリダゾールおよびチアベンダゾールが挙げられ
る。チオファネートとしては、チオファネートおよびチオファネート－メチルが挙げられ
る。
【０２７３】
　（ｂ２）「ジカルボキシイミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２）は、浸透圧シグ
ナル伝達におけるＭＡＰ／ヒスチジンキナーゼを阻害する。例としては、クロゾリネート
、イプロジオン、プロシミドンおよびビンクロゾリンが挙げられる。
【０２７４】
　「脱メチル化抑制剤（ＤＭＩ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３）（ステロール生
合成抑制剤（ＳＢＩ）：クラスＩ）ステロール産生に関与するＣ１４－デメチラーゼを阻
害する。エルゴステロールなどのステロールが膜構造および機能に必要とされており、こ
れらは、機能性細胞壁の発達のために必須とされている。従って、これらの殺菌・殺カビ
剤への露出は、感受性の真菌の異常な成長および最終的に死滅をもたらす。ＤＭＩ殺菌・
殺カビ剤は数々の化学分類に分類されている：アゾール（トリアゾールおよびイミダゾー
ルを含む）、ピリミジン、ピペラジン、ピリジンおよびトリアゾリンチオン。トリアゾー
ルとしては、アザコナゾール、ビテルタノール、ブロムコナゾール、シプロコナゾール、
ジフェノコナゾール、ジニコナゾール（ジニコナゾール－Ｍを含む）、エポキシコナゾー
ル、エタコナゾール、フェンブコナゾール、フルキンコナゾール、フルシラゾール、フル
トリアホール、ヘキサコナゾール、イミベンコナゾール、イプコナゾール、メトコナゾー
ル、ミクロブタニル、ペンコナゾール、プロピコナゾール、キンコナゾール、シメコナゾ
ール、テブコナゾール、テトラコナゾール、トリアジメホン、トリアジメノール、トリチ
コナゾール、ウニコナゾール、ウニコナゾール－Ｐ、α－（１－クロロシクロプロピル）
－α－［２－（２，２－ジクロロシクロプロピル）エチル］－１Ｈ－１，２，４－トリア
ゾール－１－エタノール、ｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル
）－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］メチル］－１Ｈ－１，２
，４－トリアゾール、ｒｅｌ－２－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）－
２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］－メチル］－１，２－ジヒド
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ロ－３Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３－チオン、および、ｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，
３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキ
シラニル］メチル］－５－（２－プロペン－１－イルチオ）－１Ｈ－１，２，４－トリア
ゾールが挙げられる。イミダゾールとしては、エコナゾール、イマザリル、オキスポコナ
ゾール、プロクロラズ、ペフラゾエートおよびトリフルミゾールが挙げられる。ピリミジ
ンとしては、フェナリモル、ヌアリモルおよびトリアリモルが挙げられる。ピペラジンと
しては、トリホリンが挙げられる。ピリジンとしては、ブチオベート、ピリフェノックス
、ピリゾキサゾール（３－［（３Ｒ）－５－（４－クロロフェニル）－２，３－ジメチル
－３－イソキサゾリジニル］ピリジン、３Ｒ，５Ｒ－および３Ｒ，５Ｓ－異性体）の混合
物、ならびに、（αＳ）－［３－（４－クロロ－２－フルオロフェニル）－５－（２，４
－ジフルオロフェニル）－４－イソオキサゾリル］－３－ピリジンメタノールが挙げられ
る。トリアゾリンチオンとしては、プロチオコナゾールおよび２－［２－（１－クロロシ
クロプロピル）－４－（２，２－ジクロロシクロプロピル）－２－ヒドロキシブチル］－
１，２－ジヒドロ－３Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３－チオンが挙げられる。生化学
的研究によって、Ｋ．Ｈ．Ｋｕｃｋ　ｅｔ　ａｌ．ｉｎ　Ｍｏｄｅｒｎ　Ｓｅｌｅｃｔｉ
ｖｅ　Ｆｕｎｇｉｃｉｄｅｓ－Ｐｒｏｐｅｒｔｉｅｓ，Ａｐｐｌｉｃａｔｉｏｎｓ　ａｎ
ｄ　Ｍｅｃｈａｎｉｓｍｓ　ｏｆ　Ａｃｔｉｏｎ，Ｈ．Ｌｙｒ（Ｅｄ．），Ｇｕｓｔａｖ
　Ｆｉｓｃｈｅｒ　Ｖｅｒｌａｇ：Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９９５，２０５－２５８に記載
されているとおり、上記の殺菌・殺カビ剤のすべてがＤＭＩ殺菌・殺カビ剤であることが
示されている。
【０２７５】
　（ｂ４）「フェニルアミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４）は、卵菌真菌におけ
るＲＮＡポリメラーゼの特異的抑制剤である。これらの殺菌・殺カビ剤に露出された感受
性の真菌は、ｒＲＮＡへのウリジンの組み込み能の低下を示す。感受性の真菌における成
長および発生は、このクラスの殺菌・殺カビ剤に対する露出により妨げられる。フェニル
アミド殺菌・殺カビ剤としては、アシルアラニン、オキサゾリジノンおよびブチロラクト
ン殺菌・殺カビ剤が挙げられる。アシルアラニンとしては、ベナラキシル、ベナラキシル
－Ｍ（キララクシルとしても公知である）、フララキシル、メタラキシルおよびメタラキ
シル－Ｍ（メフェノキサムとしても公知である）が挙げられる。オキサゾリジノンとして
はオキサジキシルが挙げられる。ブチロラクトンとしてはオフレースが挙げられる。
【０２７６】
　（ｂ５）「アミン／モルホリン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード５）（ＳＢＩ：クラ
スＩＩ）は、ステロール生合成経路、Δ８→Δ７イソメラーゼおよびΔ１４レダクターゼ
における２つの標的部位を阻害する。エルゴステロールなどのステロールが膜構造および
機能に必要とされており、これらは、機能性細胞壁の発達のために必須とされている。従
って、これらの殺菌・殺カビ剤への露出は、感受性の真菌の異常な成長および最終的に死
滅をもたらす。アミン／モルホリン殺菌・殺カビ剤（非ＤＭＩステロール生合成抑制剤と
しても知られる）としては、モルホリン、ピペリジンおよびスピロケタール－アミン殺菌
・殺カビ剤が挙げられる。モルホリンとしては、アルジモルフ、ドデモルフ、フェンプロ
ピモルフ、トリデモルフおよびトリモルファミドが挙げられる。ピペリジンとしてはフェ
ンプロピジンおよびピペラリンが挙げられる。スピロケタール－アミンとしてはスピロキ
サミンが挙げられる。
【０２７７】
　（ｂ６）「リン脂質生合成抑制剤殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード６）は、リン脂質
生合成に作用することにより真菌の成長を阻害する。リン脂質生合成殺菌・殺カビ剤とし
ては、ホスホロチオレートおよびジチオラン殺菌・殺カビ剤が挙げられる。ホスホロチオ
レートとしては、エディフェンホス、イプロベンホスおよびピラゾホスが挙げられる。ジ
チオランとしてはイソプロチオランが挙げられる。
【０２７８】
　（ｂ７）「コハク酸脱水素酵素抑制剤（ＳＤＨＩ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード
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７）は、クレブス回路（ＴＣＡ回路）における重要な酵素、すなわちコハク酸脱水素酵素
を撹乱することにより複合体ＩＩ真菌性呼吸を阻害する。呼吸が阻害されることで真菌に
よるＡＴＰの形成が妨げられ、それ故、成長および繁殖が阻害される。ＳＤＨＩ殺菌・殺
カビ剤としては、フェニルベンズアミド、フランカルボキサミド、オキサチインカルボキ
サミド、チアゾールカルボキサミド、ピラゾール－４－カルボキサミド、ピリジンカルボ
キサミド、フェニルオキソエチルチオフェンアミドおよびピリジニルエチルベンズアミド
が挙げられる。ベンズアミドとしては、ベノダニル、フルトラニルおよびメプロニルが挙
げられる。フランカルボキサミドとしては、フェンフラムが挙げられる。オキサチインカ
ルボキサミドとしては、カルボキシンおよびオキシカルボキシンが挙げられる。チアゾー
ルカルボキサミドとしては、チフルザミドが挙げられる。ピラゾール－４－カルボキサミ
ドとしては、ベンゾビンジフルピル（Ｎ－［９－（ジクロロメチレン）－１，２，３，４
－テトラヒドロ－１，４－メタノナフタレン－５－イル］－３－（ジフルオロメチル）－
１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド）、ビキサフェン、フルキサピロキ
サド（３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－（３’，４’，５’－トリフルオロ
［１，１’－ビフェニル］－２－イル）－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド）、フ
ラメトピル、イソピラザム（３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［１，２，３
，４－テトラヒドロ－９－（１－メチルエチル）－１，４－メタノナフタレン－５－イル
］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド）、ペンフルフェン（Ｎ－［２－（１，３－
ジメチル－ブチル）フェニル］－５－フルオロ－１，３－ジメチル－１Ｈ－ピラゾール－
４－カルボキサミド）、ペンチオピラド、セダキサン（Ｎ－［２－［１，１’－ビシクロ
プロピル］－２－イルフェニル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラ
ゾール－４－カルボキサミド）、Ｎ－［２－（１Ｓ，２Ｒ）－［１，１’－ビシクロプロ
ピル］－２－イルフェニル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾー
ル－４－カルボキサミド、３－（ジフルオロメチル）－Ｎ－（２，３－ジヒドロ－１，１
，３－トリメチル－１Ｈ－インデン－４－イル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－
カルボキサミド、Ｎ－［２－（２，４－ジクロロフェニル）－２－メトキシ－１－メチル
エチル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサ
ミドおよびＮ－シクロプロピル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオロ－１－メチル
－Ｎ－［［２－（１－メチルエチル）－フェニル］メチル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カ
ルボキサミドが挙げられる。ピリジンカルボキサミドとしては、ボスカリドが挙げられる
。フェニルオキソエチルチオフェンアミドとしては、イソフェタミド（Ｎ－［１，１－ジ
メチル－２－［２－メチル－４－（１－メチルエトキシ）フェニル］－２－オキソエチル
］－３－メチル－２－チオフェンカルボキサミド）が挙げられる。ピリジニルエチルベン
ズアミドとしては、フルオピラムが挙げられる。
【０２７９】
　（ｂ８）「ヒドロキシ（２－アミノ－）ピリミジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード
８）はアデノシンデアミナーゼに干渉することにより核酸合成を阻害する。例としては、
ブピリメート、ジメチリモールおよびエチリモールが挙げられる。
【０２８０】
　（ｂ９）「アニリノピリミジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード９）は、アミノ酸メ
チオニン生合成を阻害すると共に、感染の最中に植物細胞を溶解する加水分解酵素の分泌
を撹乱すると提言されている。例としては、シプロジニル、メパニピリムおよびピリメタ
ニルが挙げられる。
【０２８１】
　（ｂ１０）「Ｎ－フェニルカルバメート殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１０）は、
β－チューブリンに結合し、微小管会合を撹乱することにより有糸分裂を阻害する。微小
管会合の阻害は、細胞分裂、細胞内輸送および細胞構造を撹乱することが可能である。例
としては、ジエトフェンカルブが挙げられる。
【０２８２】
　（ｂ１１）「キノン外部抑制剤（ＱｏＩ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１１）は
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、ユビキノールオキシダーゼに作用することにより真菌における複合体ＩＩＩミトコンド
リア呼吸を阻害する。ユビキノールの酸化は、真菌の内部ミトコンドリア膜内に位置され
ているチトクロムｂｃ１複合体の「キノン外部」（Ｑｏ）部位でブロックされる。ミトコ
ンドリア呼吸が阻害されることにより、正常な真菌増殖および発生が妨げられる。キノン
外部抑制剤殺菌・殺カビ剤としては、メトキシアクリレート、メトキシカルバメート、オ
キシミノアセテート、オキシミノアセタミドおよびジヒドロジオキサジン殺菌・殺カビ剤
（総括して、ストロビルリン殺菌・殺カビ剤としても公知である）、およびオキサゾリジ
ンジオン、イミダゾリノンおよびベンジルカルバメート殺菌・殺カビ剤が挙げられる。メ
トキシアクリレートとしては、アゾキシストロビン、クモキシストロビン（メチル（αＥ
）－２－［［（３－ブチル－４－メチル－２－オキソ－２Ｈ－１－ベンゾピラン－７－イ
ル）オキシ］メチル］－α－（メトキシメチレン）ベンゼンアセテート）、エノキサスト
ロビン（メチル（αＥ）－２－［［［（Ｅ）－［（２Ｅ）－３－（４－クロロフェニル）
－１－メチル－２－プロペン－１－イリデン］アミノ］オキシ］メチル］－α－（メトキ
シメチレン）ベンゼンアセテート）（エネストロブリンとしても公知である）、フルフェ
ノキシストロビン（メチル（αＥ）－２－［［２－クロロ－４－（トリフルオロメチル）
フェノキシ］メチル］－α－（メトキシメチレン）ベンゼンアセテート）、ピコキシスト
ロビン、およびピラオキシストロビン（メチル（αＥ）－２－［［［３－（４－クロロフ
ェニル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－５－イル］オキシ］メチル］－α－（メトキ
シメチレン）ベンゼンアセテート）が挙げられる。メトキシカルバメートとしては、ピラ
クロストロビン，ピラメトストロビン（メチルＮ－［２－［［（１，４－ジメチル－３－
フェニル－１Ｈ－ピラゾール－５－イル）オキシ］メチル］フェニル］－Ｎ－メトキシカ
ルバメート）およびトリクロピリカルブ（メチルＮ－メトキシ－Ｎ－［２－［［（３，５
，６－トリクロロ－２－ピリジニル）オキシ］メチル］フェニル］カルバメート）が挙げ
られる。オキシミノ酢酸としては、クレソキシム－メチル、およびトリフロキシストロビ
ンが挙げられる。オキシミノアセタミドとしては、ジモキシストロビン、フェナミンスト
ロビン（（αＥ）－２－［［［（Ｅ）－［（２Ｅ）－３－（２，６－ジクロロフェニル）
－１－メチル－２－プロペン－１－イリデン］アミノ］オキシ］メチル］－α－（メトキ
シイミノ）－Ｎ－メチルベンゼンアセタミド）、メトミノストロビン、オリザストロビン
およびα－［メトキシイミノ］－Ｎ－メチル－２－［［［１－［３－（トリフルオロメチ
ル）フェニル］エトキシ］－イミノ］－メチル］－ベンゼンアセタミドが挙げられる。ジ
ヒドロジオキサジンとしては、フルオキサストロビンが挙げられる。オキサゾリジンジオ
ンとしては、ファモキサドンが挙げられる。イミダゾリノンとしては、フェンアミドンが
挙げられる。ベンジルカルバメートとしては、ピリベンカルブが挙げられる。クラス（ｂ
１１）はまた、マンデストロビン（２－［（２，５－ジメチルフェノキシ）メチル］－α
－メトキシ－Ｎ－ベンゼンアセトアミド）が挙げられる。
【０２８３】
　（ｂ１２）「フェニルピロール殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１２）は、真菌にお
ける浸透圧シグナル伝達系に関連するＭＡＰ／ヒスチジンキナーゼを阻害する。フェンピ
クロニルおよびフルジオキソニルがこの殺菌・殺カビ剤クラスの例である。
【０２８４】
　（ｂ１３）「アザナフタレン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１３）は、未知のメカ
ニズムによりシグナル伝達を阻害すると提言されている。これらは、ウドンコ病を引き起
こす真菌における発芽および／または付着器形成に干渉するとみられている。アザナフタ
レン殺菌・殺カビ剤としては、アリールオキシキノリンおよびキナゾリノンが挙げられる
。アリールオキシキノリンとしては、キノキシフェンが挙げられる。キナゾリノンとして
は、プロキナジドが挙げられる。
【０２８５】
　（ｂ１４）「脂質過酸化抑制剤殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１４）は、真菌にお
ける膜合成に作用する脂質過酸化を阻害すると提言されている。エトリジアゾールなどの
このクラスの構成要素もまた、呼吸およびメラニン生合成などの他の生物学的プロセスに
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作用し得る。脂質過酸化殺菌・殺カビ剤としては、芳香族炭化水素および１，２，４－チ
アジアゾール殺菌・殺カビ剤が挙げられる。芳香族炭化水素殺菌・殺カビ剤としては、ビ
フェニル、クロロネブ、ジクロラン、キントゼン、テクナゼンおよびトルコホス－メチル
が挙げられる。１，２，４－チアジアゾールとしては、エトリジアゾールが挙げられる。
【０２８６】
　（ｂ１５）「メラニン生合成抑制剤－レダクターゼ（ＭＢＩ－Ｒ）殺菌・殺カビ剤」（
ＦＲＡＣコード１６．１）は、メラニン生合成におけるナフタレン還元ステップを阻害す
る。メラニンは、ある種の真菌によって宿主植物感染のために必要とされる。メラニン生
合成抑制剤－レダクターゼ殺菌・殺カビ剤としては、イソベンゾフラノン、ピロロキノリ
ノンおよびトリアゾロベンゾチアゾール殺菌・殺カビ剤が挙げられる。イソベンゾフラノ
ンとしては、フサライドが挙げられる。ピロロキノリノンとしては、ピロキロンが挙げら
れる。トリアゾロベンゾチアゾールとしては、トリシクラゾールが挙げられる。
【０２８７】
　（ｂ１６）「メラニン生合成抑制剤－デヒドラターゼ（ＭＢＩ－Ｄ）殺菌・殺カビ剤」
（ＦＲＡＣコード１６．２）は、メラニン生合成におけるシタロンデヒドラターゼを阻害
する。メラニンは、ある種の真菌によって宿主植物感染のために必要とされる。メラニン
生合成抑制剤－デヒドラターゼ殺菌・殺カビ剤としては、シクロプロパンカルボキサミド
、カルボキサミドおよびプロピオンアミド殺菌・殺カビ剤が挙げられる。シクロプロパン
カルボキサミドとしては、カルプロパミドが挙げられる。カルボキサミドとしては、ジク
ロシメットが挙げられる。プロピオンアミドとしては、フェノキサニルが挙げられる。
【０２８８】
　（ｂ１７）「ステロール生合成抑制剤（ＳＢＩ）：クラスＩＩＩ殺菌・殺カビ剤」（Ｆ
ＲＡＣコード１７）は、ステロール産生におけるＣ４－脱メチル化中に３－ケトレダクタ
ーゼを阻害する。ＳＢＩ：クラスＩＩＩ抑制剤としては、ヒドロキシアニリド殺菌・殺カ
ビ剤およびアミノピラゾリノン殺菌・殺カビ剤が挙げられる。ヒドロキシアニリドとして
は、フェンヘキサミドが挙げられる。アミノピラゾリノンとしては、フェンピラザミン（
Ｓ－２－プロペン－１－イル５－アミノ－２，３－ジヒドロ－２－（１－メチルエチル）
－４－（２－メチルフェニル）－３－オキソ－１Ｈ－ピラゾール－１－カルボチオエート
）が挙げられる。
【０２８９】
　（ｂ１８）「スクアレン－エポキシダーゼ抑制剤殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１
８）（ＳＢＩ：クラスＩＶ）は、ステロール生合成経路におけるスクアレン－エポキシダ
ーゼを阻害する。エルゴステロールなどのステロールは、膜構造および膜機能のために必
要であり、機能性細胞壁の発達のために必須とされる。従ってこれらの殺菌・殺カビ剤へ
の露出は、感受性の真菌の異常な成長および最終的には死滅をもたらす。スクアレン－エ
ポキシダーゼ抑制剤殺菌・殺カビ剤としては、チオカルバメートおよびアリルアミン殺菌
・殺カビ剤が挙げられる。チオカルバメートとしては、ピリブチカルブが挙げられる。ア
リルアミンとしては、ナフチフィンおよびテルビナフィンが挙げられる。
【０２９０】
　（ｂ１９）「ポリオキシン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード１９）はキチンシンター
ゼを阻害する。例としては、ポリオキシンが挙げられる。
【０２９１】
　（ｂ２０）「フェニル尿素殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２０）は、細胞分裂に作
用すると提言されている。例としては、ペンシクロンが挙げられる。
【０２９２】
　（ｂ２１）「キノン内部抑制剤（ＱｉＩ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２１）は
、ユビキノンレダクターゼに作用することにより真菌における複合体ＩＩＩミトコンドリ
ア呼吸を阻害する。ユビキノンの還元は、真菌の内部ミトコンドリア膜内に位置されてい
るチトクロムｂｃ１複合体の「キノン内部」（Ｑｉ）部位でブロックされる。ミトコンド
リア呼吸が阻害されることにより、正常な真菌増殖および発生が妨げられる。キノン内部
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抑制剤殺菌・殺カビ剤としては、シアノイミダゾールおよびスルファモイルトリアゾール
殺菌・殺カビ剤が挙げられる。シアノイミダゾールとしては、シアゾファミドが挙げられ
る。スルファモイルトリアゾールとしては、アミスルブロムが挙げられる。
【０２９３】
　（ｂ２２）「ベンズアミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２２）は、β－チューブ
リンに結合し、微小管会合を撹乱することにより有糸分裂を阻害する。微小管会合の阻害
は、細胞分裂、細胞内輸送および細胞構造を撹乱することが可能である。ベンズアミドと
しては、ゾキサミドが挙げられる。チアゾールカルボキサミドとしては、エタボキサムが
挙げられる。
【０２９４】
　（ｂ２３）「エノピラヌロン酸抗生物質殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２３）は、
タンパク質生合成に作用することにより真菌の成長を阻害する。例としては、ブラストサ
イジン－Ｓが挙げられる。
【０２９５】
　（ｂ２４）「ヘキソピラノシル抗生物質殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２４）は、
タンパク質生合成に作用することにより真菌の成長を阻害する。例としては、カスガマイ
シンが挙げられる。
【０２９６】
　（ｂ２５）「グルコピラノシル抗生物質：タンパク質合成殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣ
コード２５）は、タンパク質生合成に作用することにより真菌の成長を阻害する。例とし
ては、ストレプトマイシンが挙げられる。
【０２９７】
　（ｂ２６）「グルコピラノシル抗生物質：トレハラーゼおよびイノシトール生合成殺菌
・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２６）は、トレハラーゼおよびイノシトール生合成を阻害
する。例としては、バリダマイシンが挙げられる。
【０２９８】
　（ｂ２７）「シアノアセタミドオキシム殺菌・殺カビ剤（ＦＲＡＣコード２７）として
は、シモキサニルが挙げられる。
【０２９９】
　（ｂ２８）「カルバメート殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２８）は、真菌増殖の多
部位抑制剤であるとみなされる。これらは、細胞膜における脂肪酸の合成に干渉し、次い
で、細胞膜浸透性を撹乱すると提言されている。プロパマカルブ、ヨードカルブおよびプ
ロチオカルブがこの殺菌・殺カビ剤クラスの例である。
【０３００】
　（ｂ２９）「酸化性リン酸化脱共役殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード２９）は、脱共
役酸化性リン酸化により真菌の呼吸を阻害する。呼吸が阻害されることにより、正常な真
菌の成長および発生が妨げられる。このクラスは、フルアジナムなどの２，６－ジニトロ
アニリン、ならびに、ジノカップ、メプチルジノカップおよびビナパクリルなどのクロト
ン酸ジニトロフェニルを含む。
【０３０１】
　（ｂ３０）「有機錫殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３０）は、酸化性リン酸化経路
におけるアデノシン三リン酸（ＡＴＰ）シンターゼを阻害する。例としては、酢酸トリフ
ェニルスズ、塩化トリフェニルスズおよびトリフェニルスズヒドロキシドが挙げられる。
【０３０２】
　（ｂ３１）「カルボン酸殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３１）は、デオキシリボ核
酸（ＤＮＡ）トポイソメラーゼタイプＩＩ（ギラーゼ）に作用することにより真菌の成長
を阻害する。例としては、オキソリン酸が挙げられる。
【０３０３】
　（ｂ３２）「芳香族複素環式殺菌・殺カビ剤」（Ｆｕｎｇｉｃｉｄｅ　Ｒｅｓｉｓｔａ
ｎｃｅ　Ａｃｔｉｏｎ　Ｃｏｍｍｉｔｔｅｅ（ＦＲＡＣ）コード３２）は、ＤＮＡ／リボ
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核酸（ＲＮＡ）合成に作用すると提言されている。芳香族複素環式殺菌・殺カビ剤として
は、イソキサゾールおよびイソチアゾロンが挙げられる。イソキサゾールとしてはヒメキ
サゾールが挙げられ、および、イソチアゾロンとしては、オクチリノンが挙げられる。
【０３０４】
　（ｂ３３）「ホスホネート殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３３）としては、ホセチ
ル－アルミニウムを含む亜リン酸およびその種々の塩が挙げられる。
【０３０５】
　（ｂ３４）「フタルアミド酸殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３４）としては、テク
ロフタラムが挙げられる。
【０３０６】
　（ｂ３５）「ベンゾトリアジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３５）としては、ト
リアゾキシドが挙げられる。
【０３０７】
　（ｂ３６）「ベンゼン－スルホンアミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３６）とし
ては、フルスルファミドが挙げられる。
【０３０８】
　（ｂ３７）「ピリダジノン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３７）としては、ジクロ
メジンが挙げられる。
【０３０９】
　（ｂ３８）「チオフェン－カルボキサミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード３８）は
、ＡＴＰ産生に作用すると提言されている。例としては、シルチオファムが挙げられる。
【０３１０】
　（ｂ３９）「複合体Ｉ　ＮＡＤＨオキシドレダクターゼ抑制剤殺菌・殺カビ剤」（ＦＲ
ＡＣコード３９）はミトコンドリアにおける電子伝達を阻害し、ジフルメトリムなどのピ
リミジンアミン、および、トルフェンピラドなどのピラゾール－５－カルボキサミドを含
む。
【０３１１】
　（ｂ４０）「カルボン酸アミド（ＣＡＡ）殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４０）は
、セルロースシンターゼを阻害して、標的真菌の成長を妨げ、死に至らしめる。カルボン
酸アミド殺菌・殺カビ剤は、桂皮酸アミド、バリンアミドおよび他のカルバメート、およ
びマンデル酸アミド殺菌・殺カビ剤を含む。桂皮酸アミドとしては、ジメトモルフ、フル
モルフおよびピリモルフ（３－（２－クロロ－４－ピリジニル）－３－［４－（１，１－
ジメチルエチル）フェニル］－１－（４－モルホリニル）－２－プロペン－１－オン）が
挙げられる。バリンアミドおよび他のカルバメートとしては、ベンチアバリカルブ、ベン
チアバリカルブ－イソプロピル、イプロバリカルブ、トルプロカルブ（２，２，２－トリ
フルオロエチルＮ－［（１Ｓ）－２－メチル－１－［［（４－メチルベンゾイル）アミノ
］メチル］プロピル］カルバメート）およびバリフェナレート（メチルＮ－［（１－メチ
ルエトキシ）カルボニル］－Ｌ－バリル－３－（４－クロロフェニル）－β－アラニネー
ト）（バリフェナルとしても公知である）が挙げられる。マンデル酸アミドとしては、マ
ンジプロパミド、Ｎ－［２－［４－［［３－（４－クロロフェニル）－２－プロピン－１
－イル］オキシ］－３－メトキシフェニル］エチル］－３－メチル－２－［（メチルスル
ホニル）－アミノ］－ブタンアミドおよびＮ－［２－［４－［［３－（４－クロロフェニ
ル）－２－プロピン－１－イル］オキシ］－３－メトキシフェニル］－エチル］－３－メ
チル－２－［（エチルスルホニル）アミノ］ブタンアミドが挙げられる。
【０３１２】
　（ｂ４１）「テトラサイクリン抗生物質殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４１）は、
タンパク質合成に作用することにより真菌の成長を阻害する。例としては、オキシテトラ
サイクリンが挙げられる。
【０３１３】
　（ｂ４２）「チオカルバメート殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４２）としては、メ
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タスルホカルブが挙げられる。
【０３１４】
　（ｂ４３）「ベンズアミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４３）は、スペクトリン
様タンパク質を非局在化することにより真菌の成長を阻害する。例としては、フルオピコ
リドなどのピリジニルメチルベンズアミド殺菌・殺カビ剤（現在では、ＦＲＡＣコード７
、ピリジニルエチルベンズアミド）が挙げられる。
【０３１５】
　（ｂ４４）「微生物性殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４４）真菌性病原体細胞膜を
破壊する。微生物性殺菌・殺カビ剤としては、バチルスアミロリケファシエンス（Ｂａｃ
ｉｌｌｕｓ　ａｍｙｌｏｌｉｑｕｅｆａｃｉｅｎｓ）菌株ＱＳＴ７１３、ＦＺＢ２４、Ｍ
Ｂ１６００、Ｄ７４７などのバチルス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ）種、および、これらが産生す
る殺菌・殺カビ性リポペプチドが挙げられる。
【０３１６】
　（ｂ４５）「ＱｘＩ殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコード４５）は、チトクロムｂｃ１複
合体の未知の（Ｑｘ）部位でユビキノンレダクターゼに作用することにより、真菌におけ
る複合体ＩＩＩミトコンドリア呼吸を阻害する。ミトコンドリア呼吸を阻害することによ
り、正常な真菌の成長および発達が妨げられる。ＱｘＩ殺菌・殺カビ剤としては、アメト
クトラジン（５－エチル－６－オクチル［１，２，４］トリアゾロ［１，５－ａ］ピリミ
ジン－７－アミン）などのトリアゾロピリミジルアミンが挙げられる。
【０３１７】
　（ｂ４６）「植物抽出物殺菌・殺カビ剤」は、細胞膜を撹乱することにより作用すると
提言されている。植物抽出物殺菌・殺カビ剤としては、メラレウカアルテルニフォリア（
Ｍｅｌａｌｅｕｃａ　ａｌｔｅｒｎｉｆｏｌｉａ）（チャノキ）由来の抽出物などのテル
ペン炭化水素およびテルペンアルコールが挙げられる。
【０３１８】
　（ｂ４７）「宿主植物防御誘起殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＰ）は、宿主植物防
御メカニズムを誘起させる。宿主植物防御誘起殺菌・殺カビ剤としては、ベンゾチアジア
ゾール、ベンズイソチアゾールおよびチアジアゾール－カルボキサミド殺菌・殺カビ剤が
挙げられる。ベンゾチアジアゾールとしては、アシベンゾラル－Ｓ－メチルが挙げられる
。ベンゾイソチアゾールとしては、プロベナゾールが挙げられる。チアジアゾール－カル
ボキサミドとしては、チアジニルおよびイソチアニルが挙げられる。
【０３１９】
　（ｂ４８）「多部位接触殺菌・殺カビ剤」は、複数の作用部位を介して真菌増殖を阻害
し、また、接触／予防活性を有する。このクラスの殺菌・殺カビ剤は以下を含む。（ｂ４
８．１）「銅殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ１）、（ｂ４８．２）「硫黄殺菌・殺
カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ２）、（ｂ４８．３）「ジチオカルバメート殺菌・殺カビ剤
」（ＦＲＡＣコードＭ３）、（ｂ４８．４）「フタルイミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣ
コードＭ４）、（ｂ４８．５）「クロロニトリル殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ５
）、（ｂ４８．６）「スルファミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ６）、（ｂ４８
．７）多部位接触「グアニジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ７）、（ｂ４８．８
）「トリアジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ８）、（ｂ４８．９）「キノン殺菌
・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＭ９）、（ｂ４８．１０）「キノキサリン殺菌・殺カビ剤
」（ＦＲＡＣコードＭ１０）および（ｂ４８．１１）「マレイミド殺菌・殺カビ剤」（Ｆ
ＲＡＣコードＭ１１）。「銅殺菌・殺カビ剤」は、典型的には銅（ＩＩ）酸化状態で銅を
含有する無機化合物であり；例としては、ボルドー液（三塩基性硫酸銅）などの組成物を
含む、オキシ塩化銅、硫酸銅および水酸化銅が挙げられる。「硫黄殺菌・殺カビ剤」は、
硫黄原子の環または鎖を含有する無機化学物質であり；例としては、元素硫黄が挙げられ
る。「ジチオカルバメート殺菌・殺カビ剤」は、ジチオカルバメート分子部分を含有し；
例としては、マンコゼブ、メチラム、プロピネブ、フェルバム、マンネブ、チラム、ジネ
ブおよびジラムが挙げられる。「フタルイミド殺菌・殺カビ剤」は、フタルイミド分子部
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分を含有し；例としては、ホルペット、キャプタンおよびカプタホールが挙げられる。「
クロロニトリル殺菌・殺カビ剤」はクロロおよびシアノで置換された芳香族環を含有し；
例としては、クロロタロニルが挙げられる。「スルファミド殺菌・殺カビ剤」としては、
ジクロフルアニドおよびトリフルアニドが挙げられる。多部位接触「アニジン殺菌・殺カ
ビ剤」としては、グアザチン、イミノクタジンアルベシレートおよびイミノクタジン三ア
セテートが挙げられる。「トリアジン殺菌・殺カビ剤」としては、アニラジンが挙げられ
る。「キノン殺菌・殺カビ剤」としては、ジチアノンが挙げられる。「キノキサリン殺菌
・殺カビ剤」としては、キノメチオネート（キノメチオネートとしても公知である）が挙
げられる。「マレイミド殺菌・殺カビ剤」としては、フルオロイミドが挙げられる。
【０３２０】
　（ｂ４９）「クラス（ｂ１）～（ｂ４８）の殺菌・殺カビ剤以外の殺菌・殺カビ剤」は
、作用機構が未知であり得る一定の殺菌・殺カビ剤を含む。これらとしては：（ｂ４９．
１）「フェニル－アセトアミド殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＵ６）、（ｂ４９．２
）「アリール－フェニル－ケトン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＵ８）、（ｂ４９．
３）「グアニジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＵ１２）、（ｂ４９．４）「チアゾ
リジン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＵ１３）、（ｂ４９．５）「ピリミジノン－ヒ
ドラゾン殺菌・殺カビ剤」（ＦＲＡＣコードＵ１４）、および、（ｂ４９．６）国際公開
第２０１３／００９９７１号パンフレットに記載のオキシステロール結合タンパク質に結
合する化合物が挙げられる。フェニルアセトアミドとしては、シフルフェナミドおよびＮ
－［［（シクロプロピルメトキシ）－アミノ］－［６－（ジフルオロメトキシ）－２，３
－ジフルオロフェニル］－メチレン］－ベンゼンアセタミドが挙げられる。アリール－フ
ェニルケトンとしては、メトラフェノンなどのベンゾフェノン、および、ピリオフェノン
などのベンゾイルピリジン（（５－クロロ－２－メトキシ－４－メチル－３－ピリジニル
）（２，３，４－トリメトキシ－６－メチルフェニル）メタノン）が挙げられる。グアニ
ジンとしては、ドジンが挙げられる。チアゾリジンとしては、フルチアニル（（２Ｚ）－
２－［［２－フルオロ－５－（トリフルオロメチル）フェニル］チオ］－２－［３－（２
－メトキシフェニル）－２－チアゾリジニリデン］アセトニトリル）が挙げられる。ピリ
ミジノン－ヒドラゾンとしては、フェリムゾンが挙げられる。（ｂ４９．６）クラスとし
ては、オキサチアピプロリン（１－［４－［４－［５－（２，６－ジフルオロフェニル）
－４，５－ジヒドロ－３－イソオキサゾリル］－２－チアゾリル］－１－ピペリジニル］
－２－［５－メチル－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］エタ
ノン）、および、１－［４－［４－［５Ｒ－（２，６－ジフルオロフェニル）－４，５－
ジヒドロ－３－イソオキサゾリル］－２－チアゾリル］－１－ピペリジニル］－２－［５
－メチル－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］－エタノンであ
るそのＲ－エナンチオマー（登録番号１００３３１９－７９－６）が挙げられる。
【０３２１】
　（ｂ４９）クラスとしてはまた、ベトキサジン、フロメトキン（２－エチル－３，７－
ジメチル－６－［４－（トリフルオロメトキシ）フェノキシ］－４－キノリニルメチルカ
ーボネート）、フルオロイミド、ネオアソジン（メタアルソン酸第二鉄（ｆｅｒｒｉｃ　
ｍｅｔｈａｎｅａｒｓｏｎａｔｅ））、ピカルブトラゾックス（１，１－ジメチルエチル
Ｎ－［６－［［［［（（Ｚ）－１－メチル－１Ｈ－テトラゾール－５－イル）フェニルメ
チレン］アミノ］オキシ］メチル］－２－ピリジニル］－－カルバメート）、ピロールニ
トリン、キノメチオネート、テブフロキン（６－（１，１－ジメチルエチル）－８－フル
オロ－２，３－ジメチル－４－キノリニルアセテート）、トルニファニド（Ｎ－（４－ク
ロロ－２－ニトロフェニル）－Ｎ－エチル－４－メチルベンゼンスルホンアミド）、２－
ブトキシ－６－ヨード－３－プロピル－４Ｈ－１－ベンゾピラン－４－オン、３－ブチン
－１－イルＮ－［６－［［［［（１－メチル－１Ｈ－テトラゾール－５－イル）－フェニ
ルメチレン］－アミノ］オキシ］－メチル］－２－ピリジニル］－カルバメート、（Ｎ－
（４－クロロ－２－ニトロフェニル）－Ｎ－エチル－４－メチルベンゼンスルホンアミド
）、Ｎ’－［４－［４－クロロ－３－（トリフルオロメチル）－フェノキシ］－２，５－



(95) JP 2016-518369 A 2016.6.23

10

20

30

40

50

ジメチルフェニル］－Ｎ－エチル－Ｎ－メチルメタンイミダミド、Ｎ－［［（シクロプロ
ピルメトキシ）－アミノ］－［６－（ジフルオロメトキシ）－２，３－ジフルオロフェニ
ル］－メチレン］－ベンゼンアセタミド、２，６－ジメチル－１Ｈ，５Ｈ－［１，４］ジ
チイノ［２，３－ｃ：５，６－ｃ’］－ジピロール－１，３，５，７（２Ｈ，６Ｈ）－テ
トロン、５－フルオロ－２－［（４－メチルフェニル）メトキシ］－４－ピリミジンアミ
ン、５－フルオロ－２－［（４－フルオロフェニル）メトキシ］－４－ピリミジンアミン
および４－フルオロフェニルＮ－［１－［［［１－（４－シアノフェニル）－エチル］－
スルホニル］メチル］－プロピル］カルバメート、ペンチルＮ－［６－［［［［（１－メ
チル－１Ｈ－テトラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］アミノ］オキシ］メチル
］－２－ピリジニル］－カルバメート、ペンチルＮ－［４－［［［［（１－メチル－１Ｈ
－テトラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］－アミノ］オキシ］メチル］－２－
チアゾリル］カルバメートおよびペンチルＮ－［６－［［［［（Ｚ）－（１－メチル－１
Ｈ－テトラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］アミノ］オキシ］メチル］－２－
ピリジニル］－カルバメートが挙げられる。（ｂ４９）クラスとしてはさらに、上記の特
定のクラスのものに加えて、有糸分裂－および細胞分裂－阻害殺菌・殺カビ剤（例えば、
（ｂ１）、（ｂ１０）および（ｂ２２））が挙げられる。
【０３２２】
　その作用機構が未知であり得るか、または、分類され得ていない追加の「クラス（ｂ１
）～（ｂ４８の殺菌・殺カビ剤以外の殺菌・殺カビ剤）」としては、以下に示されている
コンポーネント（ｂ４９．７）～（ｂ４９．１２）から選択される殺菌・殺カビ性化合物
が挙げられる。
【０３２３】
　コンポーネント（ｂ４９．７）は、式ｂ４９．７の化合物
【化２１】

に関連し、式中、Ｒｂ１は
【化２２】

または
【化２３】
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【０３２４】
　式ｂ４９．７の化合物の例としては、（ｂ４９．７ａ）（２－クロロ－６－フルオロフ
ェニル）－メチル２－［１－［２－［３，５－ビス（ジフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾ
ール－１－イル］アセチル］－４－ピペリジニル］－４－チアゾール－カルボキシレート
（登録番号１２９９４０９－４０－７）および（ｂ４９．７ｂ）（１Ｒ）－１，２，３，
４－テトラヒドロ－１－ナフタレニル２－［１－［２－［３，５－ビス（ジフルオロメチ
ル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］アセチル］－４－ピペリジニル］－４－チアゾール
カルボキシレート（登録番号１２９９４０９－４２－９）が挙げられる。式４９．７の化
合物を調製するための方法が、国際公開第２００９／１３２７８５号パンフレットおよび
国際公開第２０１１／０５１２４３号パンフレットに記載されている。
【０３２５】
　コンポーネント（ｂ４９．８）は式ｂ４９．８の化合物
【化２４】

に関連し、式中、Ｒｂ２はＣＨ３、ＣＦ３またはＣＨＦ２であり；Ｒｂ３はＣＨ３、ＣＦ

３またはＣＨＦ２であり；Ｒｂ４はハロゲンまたはシアノであり；および、ｎは、０、１
、２または３である。
【０３２６】
　式ｂ４９．８の化合物の例としては、（ｂ４９．８ａ）１－［４－［４－［５－［（２
，６－ジフルオロフェノキシ）メチル］－４，５－ジヒドロ－３－イソオキサゾリル］－
２－チアゾリル］－１－ピペルジニル］－２－［５－メチル－３－（トリフルオロメチル
）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］エタノンが挙げられる。式４９．８の化合物を調製す
るための方法が、国際特許出願第ＰＣＴ／ＵＳ１１／６４３２４号パンフレットに記載さ
れている。
【０３２７】
　コンポーネント（ｂ４９．９）は、式ｂ４９．９の化合物
【化２５】

に関連し、式中、Ｒｂ５は－ＣＨ２ＯＣ（Ｏ）ＣＨ（ＣＨ３）２、－Ｃ（Ｏ）ＣＨ３、－
ＣＨ２ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３、－Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）２または
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【化２６】

である。
【０３２８】
　式ｂ４９．９の化合物の例としては、（ｂ４９．９ａ）［［４－メトキシ－２－［［［
（３Ｓ，７Ｒ，８Ｒ，９Ｓ）－９－メチル－８－（２－メチル－１－オキソプロポキシ）
－２，６－ジオキソ－７－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－３－イル］－ア
ミノ］－カルボニル］－３－ピリジニル］オキシ］メチル２－メチルプロパノエート（登
録番号５１７８７５－３４－２）、（ｂ４９．９ｂ）（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ）－３－
［［［３－（アセチルオキシ）－４－メトキシ－２－ピリジニル］－カルボニル］－アミ
ノ］－６－メチル－４，９－ジオキソ－８－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン
－７－イル２－メチル－プロパノエート（登録番号２３４１１２－９３－７）、（ｂ４９
．９ｃ）（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ）－３－［［［３－［（アセチルオキシ）メトキシ］
－４－メトキシ－２－ピリジニル］カルボニル］アミノ］－６－メチル－４，９－ジオキ
ソ－８－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－７－イル２－メチル－プロパノエ
ート（登録番号５１７８７５－３１－９）、（ｂ４９．９ｄ）（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ
）－３－［［［４－メトキシ－３－［［（２－メチル－プロポキシ）－カルボニル］オキ
シ］－２－ピリジニル］－カルボニル］アミノ］－６－メチル－４，９－ジオキソ－８－
（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－７－イル２－メチルプロパノエート（登録
番号３２８２５６－７２－０）、および（ｂ４９．９ｅ）Ｎ－［［３－（１，３－ベンゾ
ジオキソール－５－イルメトキシ）－４－メトキシ－２－ピリジニル］カルボニル］－Ｏ
－［２，５－ジデオキシ－３－Ｏ－（２－メチル－１－オキソプロピル）－２－（フェニ
ルメチル）－Ｌ－アラビノノイル］－Ｌ－セリン、（１→４’）－ラクトン（登録番号１
２８５７０６－７０－８）が挙げられる。式４９．９の化合物を調製するための方法が、
国際公開第９９／４００８１号パンフレット、国際公開第２００１／０１４３３９号パン
フレット、国際公開第２００３／０３５６１７号パンフレットおよび国際公開第２０１１
０４４２１３号パンフレットに記載されている。
【０３２９】
　コンポーネント（ｂ４９．１０）は式ｂ４９．１０の化合物
【化２７】

に関連し、式中、Ｒｂ６はＨまたはＦであり、および、Ｒｂ７は、－ＣＦ２ＣＨＦＣＦ３

または－ＣＦ２ＣＦ２Ｈである。式ｂ４９．１０の化合物の例は、（ｂ４９．１０ａ）３
－（ジフルオロメチル）－Ｎ－［４－フルオロ－２－（１，１，２，３，３，３－ヘキサ
－フルオロ－プロポキシ）－フェニル］－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキ
サミド（登録番号１１７２６１１－４０－３）および（ｂ４９．１０ｂ）３－（ジフルオ
ロメチル）－１－メチル－Ｎ－［２－（１，１，２，２－テトラフルオロエトキシ）フェ
ニル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド（登録番号９２３９５３－９８－４）で
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ある。式４９．１０の化合物は、国際公開第２００７／０１７４５０号パンフレットに記
載の方法によって調製されることが可能である。
【０３３０】
　コンポーネントｂ４９．１１は式ｂ４９．１１の化合物
【化２８】

に関連し、式中、
　Ｒｂ８は、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ４アルコキシまたはＣ２～Ｃ４アルキニルであり；
　Ｒｂ９は、Ｈ、ハロゲンまたはＣ１～Ｃ４アルキルであり；
　Ｒｂ１０は、Ｃ１～Ｃ１２アルキル、Ｃ１～Ｃ１２ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ１２アルコ
キシ、Ｃ２～Ｃ１２アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ１２アルケニル、Ｃ２～Ｃ１２アルキ
ニル、Ｃ４～Ｃ１２アルコキシアルケニル、Ｃ４～Ｃ１２アルコキシアルキニル、Ｃ１～
Ｃ１２アルキルチオまたはＣ２～Ｃ１２アルキルチオアルキルであり；
　Ｒｂ１１はメチルまたは－Ｙｂ１３－Ｒｂ１２であり；
　Ｒｂ１２はＣ１～Ｃ２アルキルであり；および
　Ｙｂ１３はＣＨ２、ＯまたはＳである。
【０３３１】
　式４９．１１の化合物の例としては、（ｂ４９．１１ａ）２－［（３－ブロモ－６－キ
ノリニル）オキシ］－Ｎ－（１，１－ジメチル－２－ブチン－１－イル）－２－（メチル
チオ）アセトアミド、（ｂ４９．１１ｂ）２－［（３－エチニル－６－キノリニル）オキ
シ］－Ｎ－［１－（ヒドロキシ－メチル）－１－メチル－２－プロピン－１－イル］－２
－（メチルチオ）－アセタミド、（ｂ４９．１１ｃ）Ｎ－（１，１－ジメチル－２－ブチ
ン－１－イル）－２－［（３－エチニル－６－キノリニル）オキシ］－２－（メチルチオ
）－アセタミド、（ｂ４９．１１ｄ）２－［（３－ブロモ－８－メチル－６－キノリニル
）オキシ］－Ｎ－（１，１－ジメチル－２－プロピン－１－イル）－２－（メチルチオ）
アセトアミドおよび（ｂ４９．１１ｅ）２－［（３－ブロモ－６－キノリニル）オキシ］
－Ｎ－（１，１－ジメチルエチル）－ブタンアミドが挙げられる。式４９．１１の化合物
、殺菌・殺カビ剤としてのその使用、および、調製方法は一般に公知である；例えば、国
際公開第２００４／０４７５３８号パンフレット、国際公開第２００４／１０８６６３号
パンフレット、国際公開第２００６／０５８６９９号パンフレット、国際公開第２００６
／０５８７００号パンフレット、国際公開第２００８／１１０３５５号パンフレット、国
際公開第２００９／０３０４６９号パンフレット、国際公開第２００９／０４９７１６号
パンフレットおよび国際公開第２００９／０８７０９８号パンフレットを参照のこと。
【０３３２】
　コンポーネント（ｂ４９．１２）はＮ’－［４－［［３－［（４－クロロフェニル）メ
チル］－１，２，４－チア－ジアゾール－５－イル］オキシ］－２，５－ジメチルフェニ
ル］－Ｎ－エチル－Ｎ－メチルメタンイミダミドに関連し、これは、ステロールの生合成
に関与するＣ２４－メチルトランスフェラーゼを阻害すると考えられている。
【０３３３】
　従って、注目すべきは、式１の化合物と、上記のクラス（ｂ１）～（ｂ４９）からなる
群から選択される少なくとも１種の殺菌・殺カビ性化合物とを含む混合物（すなわち、組
成物）である。また、注目すべきは、前記混合物（殺菌・殺カビ的に有効な量で）を含む
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と共に、界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤からなる群から選択される少なくとも
１種の追加のコンポーネントをさらに含む組成物である。特に注目すべきは、式１の化合
物と、クラス（ｂ１）～（ｂ４９）と関連して上記に列挙されている特定の化合物の群か
ら選択される少なくとも１種の殺菌・殺カビ性化合物とを含む混合物（すなわち、組成物
）である。また、特に注目すべきは、前記混合物（殺菌・殺カビ的に有効な量で）を含む
と共に、界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤からなる群から選択される少なくとも
１種の追加の界面活性剤をさらに含む組成物である。
【０３３４】
　コンポーネント（ｂ）殺菌・殺カビ剤の例としては、アシベンゾラル－Ｓ－メチル、ア
ルジモルフ、アメトクトラジン、アミスルブロム、アニラジン、アザコナゾール、アゾキ
シストロビン、ベナラキシル（ベナラキシル－Ｍを含む）、ベノダニル、ベノミル、ベン
チアバリカルブ（ベンチアバリカルブ－イソプロピルを含む）、ベンゾビンジフルピル、
ベトキサジン、ビナパクリル、ビフェニル、ビテルタノール、ビキサフェン、ブラストサ
イジン－Ｓ、ボスカリド、ブロムコナゾール、ブピリメート、ブチオベート、カプタホー
ル、キャプタン、カルベンダジム、カルボキシン、カルプロパミド、クロロネブ、クロロ
タロニル、クロゾリネート、クロトリマゾール、水酸化銅、オキシ塩化銅、硫酸銅、クモ
キシストロビン、シアゾファミド、シフルフェナミド、シモキサニル、シプロコナゾール
、シプロジニル、ジクロフルアニド、ジクロシメット、ジクロメジン、ジクロラン、ジエ
トフェンカルブ、ジフェノコナゾール、ジフルメトリム、ジメチリモール、ジメトモルフ
、ジモキシストロビン、ジニコナゾール（ジニコナゾール－Ｍを含む）、ジノカップ、ジ
チアノン、ジチオラン、ドデモルフ、ドジン、エコナゾール、エディフェンホス、エノキ
サストロビン（エネストロブリンとしても公知である）、エポキシコナゾール、エタコナ
ゾール、エタボキサム、エチリモール、エトリジアゾール、ファモキサドン、フェンアミ
ドン、フェナリモル、フェナミンストロビン、フェンブコナゾール、フェンフラム、フェ
ンヘキサミド、フェノキサニル、フェンピクロニル、フェンプロピジン、フェンプロピモ
ルフ、フェンピラザミン、酢酸トリフェニルスズ、塩化トリフェニルスズ、トリフェニル
スズヒドロキシド、フェルバム、フェリムゾン、フロメトキン、フルアジナム、フルジオ
キソニル、フルフェノキシストロビン、フルモルフ、フルオピコリド、フルオピラム、フ
ルオロイミド、フルオキサストロビン、フルキンコナゾール、フルシラゾール、フルスル
ファミド、フルチアニル、フルトラニル、フルトリアホール、フルキサピロキサド、ホル
ペット、フサライド、フベリダゾール、フララキシル、フラメトピル、グアザチン、ヘキ
サコナゾール、ヒメキサゾール、イマザリル、イミベンコナゾール、イミノクタジンアル
ベシレート、イミノクタジン三アセテート、ヨードカルブ、イプコナゾール、イプロベン
ホス、イプロジオン、イプロバリカルブ、イソコナゾール、イソフェタミド、イソプロチ
オラン、イソピラザム、イソチアニル、カスガマイシン、クレソキシム－メチル、マンコ
ゼブ、マンデプロパミド、マンデストロビン、マンネブ、メパニピリム、メプロニル、メ
プチルジノカップ、メタラキシル（メタラキシル－Ｍ／メフェノキサムを含む）、メトコ
ナゾール、メタスルホカルブ、メチラム、メトミノストロビン、メトラフェノン、ミコナ
ゾール、ミクロブタニル、ナフチフィン、ネオアソジン、ヌアリモル、オクチリノン、オ
フレース、オリザストロビン、オキサジキシル、オキサチアピプロリン、オキソリン酸、
オキスポコナゾール、オキシカルボキシン、オキシテトラサイクリン、ペフラゾエート、
ペンコナゾール、ペンシクロン、ペンフルフェン、ペンチオピラド、亜リン酸（例えば、
ホセチル－アルミニウムといったその塩を含む）、ピカルブトラゾックス、ピコキシスト
ロビン、ピペラリン、ポリオキシン、プロベナゾール、プロクロラズ、プロシミドン、プ
ロパマカルブ、プロピコナゾール、プロピネブ、プロキナジド、プロチオカルブ、プロチ
オコナゾール、ピラクロストロビン、ピラメトストロビン、ピラオキシストロビン、ピラ
ゾホス、ピリベンカルブ、ピリブチカルブ、ピリフェノックス、ピリメタニル、ピリオフ
ェノン、ピリゾキサゾール、ピロキロン、ピロールニトリン、キンコナゾール、キノメチ
オネート、キノキシフェン、キントゼン、セダキサン、シルチオファム、シメコナゾール
、スピロキサミン、ストレプトマイシン、硫黄、テブコナゾール、テブフロキン、テクロ



(100) JP 2016-518369 A 2016.6.23

10

20

30

40

50

フタラム、テクナゼン、テルビナフィン、テトラコナゾール、チアベンダゾール、チフル
ザミド、チオファネート、チオファネート－メチル、チラム、チアジニル、トルコホス－
メチル、トルニファニド、トルプロカルブ、トリフルアニド、トリアジメホン、トリアジ
メノール、トリアリモル、トリチコナゾール、トリアゾキシド、三塩基性硫酸銅、トリシ
クラゾール、トリクロピリカルブ、トリデモルフ、トリフロキシストロビン、トリフルミ
ゾール、トリホリン、トリモルファミド、ウニコナゾール、ウニコナゾール－Ｐ、バリダ
マイシン、バリフェナレート（バリフェナルとしても公知である）、ビンクロゾリン、ジ
ネブ、ジラム、ゾキサミド、（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ）－３－［［［３－［（アセチル
オキシ）メトキシ］－４－メトキシ－２－ピリジニル］カルボニル］アミノ］－６－メチ
ル－４，９－ジオキソ－８－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－７－イル２－
メチル－プロパノエート、（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ）－３－［［［３－（アセチルオキ
シ）－４－メトキシ－２－ピリジニル］－カルボニル］－アミノ］－６－メチル－４，９
－ジオキソ－８－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－７－イル２－メチル－プ
ロパノエート、Ｎ－［［３－（１，３－ベンゾジオキソール－５－イルメトキシ）－４－
メトキシ－２－ピリジニル］カルボニル］－Ｏ－［２，５－ジデオキシ－３－Ｏ－（２－
メチル－１－オキソプロピル）－２－（フェニルメチル）－Ｌ－アラビノノイル］－Ｌ－
セリン、（１→４’）－ラクトン、Ｎ－［２－（１Ｓ，２Ｒ）－［１，１’－ビシクロプ
ロピル］－２－イルフェニル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾ
ール－４－カルボキサミド、２－［（３－ブロモ－６－キノリニル）オキシ］－Ｎ－（１
，１－ジメチル－２－ブチン－１－イル）－２－（メチルチオ）アセトアミド、２－［（
３－ブロモ－６－キノリニル）オキシ］－Ｎ－（１，１－ジメチルエチル）－ブタンアミ
ド、２－［（３－ブロモ－８－メチル－６－キノリニル）オキシ］－Ｎ－（１，１－ジメ
チル－２－プロピン－１－イル）－２－（メチルチオ）アセトアミド、２－ブトキシ－６
－ヨード－３－プロピル－４Ｈ－１－ベンゾピラン－４－オン、３－ブチン－１－イルＮ
－［６－［［［［（１－メチル－１Ｈ－テトラゾール－５－イル）－フェニルメチレン］
－アミノ］オキシ］－メチル］－２－ピリジニル］カルバメート、α－（１－クロロシク
ロプロピル）－α－［２－（２，２－ジクロロシクロプロピル）エチル］－１Ｈ－１，２
，４－トリアゾール－１－エタノール、２－［２－（１－クロロシクロプロピル）－４－
（２，２－ジクロロシクロプロピル）－２－ヒドロキシブチル］－１，２－ジヒドロ－３
Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３－チオン、（αＳ）－［３－（４－クロロ－２－フル
オロフェニル）－５－（２，４－ジフルオロフェニル）－４－イソオキサゾリル］－３－
ピリジンメタノール、ｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）－
２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］－メチル］－１Ｈ－１，２，
４－トリアゾール、ｒｅｌ－２－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）－２
－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］メチル］－１，２－ジヒドロ－
３Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３－チオン、ｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－
（２－クロロフェニル）－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］メ
チル］－５－（２－プロペン－１－イルチオ）－１Ｈ－１，２，４－トリアゾール、３－
［５－（４－クロロフェニル）－２，３－ジメチル－３－イソキサゾリジニル］ピリジン
、（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－メチル２－［１－［２－［３，５－ビス（ジ
フルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］アセチル］－４－ピペリジニル］－４
－チアゾール－カルボキシレート、Ｎ’－［４－［［３－［（４－クロロフェニル）メチ
ル］－１，２，４－チア－ジアゾール－５－イル］オキシ］－２，５－ジメチルフェニル
］－Ｎ－エチル－Ｎ－メチル－メタンイミドアミド、Ｎ－［２－［４－［［３－（４－ク
ロロフェニル）－２－プロピン－１－イル］オキシ］－３－メトキシフェニル］－エチル
］－３－メチル－２－［（メチルスルホニル）－アミノ］－ブタンアミド、Ｎ－［２－［
４－［［３－（４－クロロフェニル）－２－プロピン－１－イル］オキシ］－３－メトキ
シフェニル］－エチル］－３－メチル－２－［（エチルスルホニル）－アミノ］－ブタン
アミド、Ｎ’－［４－［４－クロロ－３－（トリフルオロメチル）－フェノキシ］－２，
５－ジメチルフェニル］－Ｎ－エチル－Ｎ－メチルメタンイミダミド、Ｎ－シクロプロピ
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ル－３－（ジフルオロメチル）－５－フルオロ－１－メチル－Ｎ－［［２－（１－メチル
エチル）－フェニル］メチル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド、Ｎ－［［（シ
クロプロピルメトキシ）－アミノ］－－［６－（ジフルオロメトキシ）－２，３－ジフル
オロフェニル］－メチレン］－ベンゼンアセタミド、Ｎ－［２－（２，４－ジクロロフェ
ニル）－２－メトキシ－１－メチルエチル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－
１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド、Ｎ－（３’，４’－ジフルオロ［１，１’－ビ
フェニル］－２－イル）－３－（トリフルオロメチル）－２－ピラジンカルボキサミド、
３－（ジフルオロメチル）－Ｎ－（２，３－ジヒドロ－１，１，３－トリメチル－１Ｈ－
インデン－４－イル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド、３－（ジ
フルオロメチル）－Ｎ－［４－フルオロ－２－（１，１，２，３，３，３－ヘキサ－フル
オロ－プロポキシ）－フェニル］－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド
、５，８－ジフルオロ－Ｎ－［２－［３－メトキシ－４－［［４－（トリフルオロメチル
）－２－ピリジニル］オキシ］－フェニル］－エチル］－４－キナゾリンアミン、３－（
ジフルオロメチル）－１－メチル－Ｎ－［２－（１，１，２，２－テトラフルオロエトキ
シ）フェニル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド、１－［４－［４－［５Ｒ－［
（２，６－ジフルオロフェノキシ）メチル］－４，５－ジヒドロ－３－イソオキサゾリル
］－２－チアゾリル］－１－ピペルジニル］－２－［５－メチル－３－（トリフルオロメ
チル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］エタノン、Ｎ－（１，１－ジメチル－２－ブチン
－１－イル）－２－［（３－エチニル－６－キノリニル）オキシ］－２－（メチルチオ）
－アセタミド、２，６－ジメチル－１Ｈ，５Ｈ－［１，４］ジチイノ［２，３－ｃ：５，
６－ｃ’］ジピロール－１，３，５，７（２Ｈ，６Ｈ）－テトロン、２－［（３－エチニ
ル－６－キノリニル）オキシ］－Ｎ－［１－（ヒドロキシ－メチル）－１－メチル－２－
プロピン－１－イル］－２－（メチルチオ）－アセタミド、４－フルオロフェニルＮ－［
１－［［［１－（４－シアノフェニル）－エチル］－スルホニル］メチル］－プロピル］
カルバメート、５－フルオロ－２－［（４－フルオロフェニル）－－メトキシ］－４－ピ
リミジンアミン、５－フルオロ－２－［（４－メチルフェニル）－メトキシ］－４－ピリ
ミジンアミン、（３Ｓ，６Ｓ，７Ｒ，８Ｒ）－３－［［［４－メトキシ－３－［［（２－
メチル－プロポキシ）－カルボニル］オキシ］－２－ピリジニル］－カルボニル］アミノ
］－６－メチル－４，９－ジオキソ－８－（フェニルメチル）－１，５－ジオキソナン－
７－イル２－メチルプロパノエート、α－（メトキシ－イミノ）－Ｎ－メチル－２－［［
［１－［３－（トリフルオロメチル）フェニル］エトキシ］－イミノ］－メチル］－ベン
ゼンアセタミド、［［４－メトキシ－２－［［［（３Ｓ，７Ｒ，８Ｒ，９Ｓ）－９－メチ
ル－８－（２－メチル－１－オキソプロポキシ）－２，６－ジオキソ－７－（フェニルメ
チル）－１，５－ジオキソナン－３－イル］－アミノ］－カルボニル］－３－ピリジニル
］オキシ］メチル２－メチルプロパノエート、ペンチルＮ－［６－［［［［（１－メチル
－１Ｈ－テトラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］アミノ］オキシ］メチル］－
２
－ピリジニル］－カルバメート、ペンチルＮ－［４－［［［［（１－メチル－１Ｈ－テト
ラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］－アミノ］オキシ］メチル］－２－チアゾ
リル］カルバメート、およびペンチルＮ－［６－［［［［（Ｚ）－（１－メチル－１Ｈ－
テトラゾール－５－イル）－フェニル－メチレン］アミノ］オキシ］メチル］－２－ピリ
ジニル］－カルバメートおよび（１Ｒ）－１，２，３，４－テトラヒドロ－１－ナフタレ
ニル２－［１－［２－［３，５－ビス（ジフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イ
ル］アセチル］－４－ピペリジニル］－４－チアゾールカルボキシレートが挙げられる。
従って、注目すべきは、コンポーネント（ａ）として式１の化合物（または、そのＮ－オ
キシドもしくは塩）と、コンポーネント（ｂ）として、上記のリストから選択される少な
くとも１種の殺菌・殺カビ剤とを含む殺菌・殺カビ組成物である。
【０３３５】
　特に注目すべきは、式１の化合物（または、そのＮ－オキシドもしくは塩）（すなわち
、組成物中のコンポーネント（ａ））と、アゾキシストロビン、ベンゾビンジフルピル、
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ビキサフェン、キャプタン、カルプロパミド、クロロタロニル、水酸化銅、オキシ塩化銅
、硫酸銅、シモキサニル、シプロコナゾール、シプロジニル、ジエトフェンカルブ、ジフ
ェノコナゾール、ジメトモルフ、エポキシコナゾール、エタボキサム、フェナリモル、フ
ェンヘキサミド、フルアジナム、フルジオキソニル、フルオピラム、フルシラゾール、フ
ルチアニル、フルトリアホール、フルキサピロキサド、ホルペット、イプロジオン、イソ
フェタミド、イソピラザム、クレソキシム－メチル、マンコゼブ、マンデストロビン、メ
プチルジノカップ、メタラキシル（メタラキシル－Ｍ／メフェノキサムを含む）、メトコ
ナゾール、メトラフェノン、ミクロブタニル、オキサチアピプロリン、ペンフルフェン、
ペンチオピラド、亜リン酸（例えば、ホセチル－アルミニウムといったその塩を含む）、
ピコキシストロビン、プロピコナゾール、プロキナジド、プロチオコナゾール、ピラクロ
ストロビン、ピリメタニル、セダキサンスピロキサミン、硫黄、テブコナゾール、チオフ
ァネート－メチル、トリフロキシストロビン、ゾキサミド、α－（１－クロロシクロプロ
ピル）－α－［２－（２，２－ジクロロシクロプロピル）エチル］－１Ｈ－１，２，４－
トリアゾール－１－エタノール、２－［２－（１クロロシクロプロピル）－４－（２，２
－ジクロロシクロプロピル）－２－ヒドロキシブチル］－１，２－ジヒドロ－３Ｈ－１，
２，４－トリアゾール－３－チオン、Ｎ－［２－（２，４－ジクロロフェニル）－２－メ
トキシ－１－メチルエチル］－３－（ジフルオロメチル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾー
ル－４－カルボキサミド、３－（ジフルオロメチル）－Ｎ－（２，３－ジヒドロ－１，１
，３－トリメチル－１Ｈ－インデン－４－イル）－１－メチル－１Ｈ－ピラゾール－４－
カルボキサミド、１－［４－［４－［５Ｒ－（２，６－ジフルオロフェニル）－４，５－
ジヒドロ－３－イソオキサゾリル］－２－チアゾリル］－１－ピペリジニル］－２－［５
－メチル－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル］－エタノン、１
，１－ジメチルエチルＮ－［６－［［［［（１－メチル－１Ｈ－テトラゾール－５－イル
）フェニルメチレン］アミノ］オキシ］メチル］－２－ピリジニル］－カルバメート、２
，６－ジメチル－１Ｈ，５Ｈ－［１，４］ジチイノ［２，３－ｃ：５，６－ｃ’］ジピロ
ール－１，３，５，７（２Ｈ，６Ｈ）－テトロン、５－フルオロ－２－［（４－フルオロ
フェニル）－－メトキシ］－４－ピリミジンアミン、５－フルオロ－２－［（４－メチル
フェニル）－メトキシ］－４－ピリミジンアミン、（αＳ）－［３－（４－クロロ－２－
フルオロフェニル）－５－（２，４－ジフルオロフェニル）－４－イソオキサゾリル］－
３－ピリジンメタノール、ｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル
）－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］－メチル］－１Ｈ－１，
２，４－トリアゾール、ｒｅｌ－２－［［（２Ｒ，３Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）
－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシラニル］メチル］－１，２－ジヒド
ロ－３Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３－チオン、およびｒｅｌ－１－［［（２Ｒ，３
Ｓ）－３－（２－クロロフェニル）－２－（２，４－ジフルオロフェニル）－２－オキシ
ラニル］メチル］－５－（２－プロペン－１－イルチオ）－１Ｈ－１，２，４－トリアゾ
ール（すなわち、組成物中のコンポーネント（ｂ）として）との組み合わせである。
【０３３６】
　真菌性植物病原体によって引き起こされる植物病害のより良好な防除（例えば、低使用
量または広範囲の植物病原体の防除）または耐性管理には、上記の群から選択される殺菌
・殺カビ剤を伴う本発明の化合物の混合物が好ましい。
【０３３７】
　本発明の化合物を配合可能な他の生物学的に有効な化合物または薬剤の例は以下のとお
りである：アバメクチン、アセフェート、アセタミプリド、アクリナトリン、アフィドピ
ロペン（［（３Ｓ，４Ｒ，４ａＲ，６Ｓ，６ａＳ，１２Ｒ，１２ａＳ，１２ｂＳ）－３－
［（シクロプロピルカルボニル）オキシ］－１，３，４，４ａ，５，６，６ａ，１２，１
２ａ，１２ｂ－デカヒドロ－６，１２－ジヒドロキシ－４，６ａ，１２ｂ－トリメチル－
１１－オキソ－９－（３－ピリジニル）－２Ｈ，１１Ｈ－ナフト［２，１－ｂ］ピラノ［
３，４－ｅ］ピラン－４－イル］メチルシクロプロパンカルボキシレート）、アミドフル
メト（Ｓ－１９５５）、アベルメクチン、アザジラクチン、アジンホス－メチル、ビフェ
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ントリン、ビフェナゼート、ブプロフェジン、カルボフラン、カルタップ、クロラントラ
ニリプロール、クロルフェナピル、クロルフルアズロン、クロルピリホス、クロルピリホ
ス－メチル、クロマフェノジド、クロチアニジン、シアントラニリプロール（３－ブロモ
－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［４－シアノ－２－メチル－６－［（メチ
ルアミノ）カルボニル］フェニル］－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド）、シクラ
ニリプロール（３－ブロモ－Ｎ－［２－ブロモ－４－クロロ－６－［［（１－シクロプロ
ピルエチル）アミノ］カルボニル］フェニル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド）、シクロキサプリド（（５Ｓ，８Ｒ）－１－［
（６－クロロ－３－ピリジニル）メチル］－２，３，５，６，７，８－ヘキサヒドロ－９
－ニトロ－５，８－エポキシ－１Ｈ－イミダゾ［１，２－ａ］アゼピン）、シフルメトフ
ェン、シフルトリン、β－シフルトリン、シハロトリン、ラムダ－シハロトリン、シペル
メトリン、シロマジン、デルタメトリン、ジアフェンチウロン、ダイアジノン、ディルド
リン、ジフルベンズロン、ジメフルトリン、ジメトエート、ジノテフラン、ジオフェノラ
ン、エマメクチン、エンドスルファン、エスフェンバレレート、エチプロール、フェノチ
オカルブ、フェノキシカルブ、フェンプロパトリン、フェンバレレート、フィプロニル、
フロニカミド、フルベンジアミド、フルシトリネート、フルフェノキシストロビン（メチ
ル（αＥ）－２－［［２－クロロ－４－（トリフルオロメチル）フェノキシ］メチル］－
α－（メトキシメチレン）ベンゼンアセテート）、フルフェンスルフォン（５－クロロ－
２－［（３，４，４－トリフルオロ－３－ブテン－１－イル）スルホニル］チアゾール）
、フルピプロール（１－［２，６－ジクロロ－４－（トリフルオロメチル）フェニル］－
５－［（２－メチル－２－プロペン－１－イル）アミノ］－４－［（トリフルオロメチル
）スルフィニル］－１Ｈ－ピラゾール－３－カルボニトリル）、フルピラジフロン（４－
［［（６－クロロ－３－ピリジニル）メチル］（２，２－ジフルオロエチル）アミノ］－
２（５Ｈ）－フラノン）、τ－フルバリネート、フルフェネリム（ＵＲ－５０７０１）、
フルフェノクスロン、ホノホス、ハロフェノジド、ヘプタフルトリン（［２，３，５，６
－テトラフルオロ－４－（メトキシメチル）フェニル］メチル２，２－ジメチル－３－［
（１Ｚ）－３，３，３－トリフルオロ－１－プロペン－１－イル］シクロプロパンカルボ
キシレート）、ヘキサフルムロン、ヒドラメチルノン、イミダクロプリド、インドキサカ
ルブ、イソフェンホス、ルフェヌロン、マラチオン、メペルフルトリン（［２，３，５，
６－テトラフルオロ－４－（メトキシメチル）フェニル］メチル（１Ｒ，３Ｓ）－３－（
２，２－ジクロロエテニル）－２，２－ジメチルシクロプロパンカルボキシレート）、メ
タフルミゾン、メタアルデヒド、メタミドホス、メチダチオン、メソミル、メトプレン、
メトキシクロル、メトキシフェノジド、メトフルトリン、ミルベマイシンオキシム、モン
フルオロトリン（［２，３，５，６－テトラフルオロ－４－（メトキシメチル）フェニル
］メチル３－（２－シアノ－１－プロペン－１－イル）－２，２－ジメチルシクロプロパ
ンカルボキシレート）、モノクロトホス、ニコチン、ニテンピラム、ニチアジン、ノバル
ロン、ノビフルムロン（ＸＤＥ－００７）、オキサミル、ピフルブミド（１，３，５－ト
リメチル－Ｎ－（２－メチル－１－オキソプロピル）－Ｎ－［３－（２－メチルプロピル
）－４－［２，２，２－トリフルオロ－１－メトキシ－１－（トリフルオロメチル）エチ
ル］フェニル］－１Ｈ－ピラゾール－４－カルボキサミド）、パラチオン、パラチオン－
メチル、ペルメトリン、ホレート、ホサロン、ホスメット、ホスファミドン、ピリミカー
ブ、プロフェノホス、プロフルトリン、ピメトロジン、ピラフルプロール、ピレトリン、
ピリダリル、ピリフルキナゾン、ピリミノストロビン（メチル（αＥ）－２－［［［２－
［（２，４－ジクロロフェニル）アミノ］－６－（トリフルオロメチル）－４－ピリミジ
ニル］オキシ］メチル］－α－（メトキシメチレン）ベンゼンアセテート）、ピリプロー
ル、ピリプロキシフェン、ロテノン、リアノジン、スピネトラム、スピノサド、スピロジ
クロフェン、スピロメシフェン（ＢＳＮ２０６０）、スピロテトラマト、スルホキサフロ
ル、スルプロホス、テブフェノジド、テフルベンズロン、テフルトリン、テルブホス、テ
トラクロルビンホス、テトラメチルフルトリン、チアクロプリド、チアメトキサム、チオ
ジカルブ、チオスルタップ－ナトリウム、トルフェンピラド、トラロメトリン、トリアザ
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メート、トリクロルホンおよびトリフルムロンなどの無脊椎有害生物防除化合物または薬
剤；ならびに、バチルスチューリンゲンシスアイザワイ（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉ
ｎｇｉｅｎｓｉｓ　ｓｕｂｓｐ．ａｉｚａｗａｉ）、バチルスチューリンゲンシスクルス
ターキ（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ　ｓｕｂｓｐ．ｋｕｒｓｔａｋ
ｉ）、およびバチルスチューリンゲンシス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓ
ｉｓ）の被包性デルタエンドトキシン（例えば、Ｃｅｌｌｃａｐ、ＭＰＶ、ＭＰＶＩＩ）
などの昆虫病原性バクテリアを含む生物剤；グリーンムスカリン菌などの昆虫病原性菌；
ならびに、バキュロウイルス、ＨｚＮＰＶ、ＡｆＮＰＶなどの核多核体ウイルス（ＮＰＶ
）を含む昆虫病原性ウイルス；ならびに、ＣｐＧＶなどのグラニュローシスウイルス（Ｇ
Ｖ）。
【０３３８】
　本発明の化合物およびその組成物は、遺伝的に形質転換されて、無脊椎有害生物に有害
なタンパク質（バチルスチューリンゲンシス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎ
ｓｉｓ）デルタエンドトキシンなど）を発現する植物に適用されることが可能である。外
因的に適用される本発明の殺菌・殺カビ性化合物の効果は、発現されるトキシンタンパク
質と相乗的であり得る。
【０３３９】
　農学的保護剤（すなわち、殺虫剤、殺菌・殺カビ剤、抗線虫薬、殺ダニ剤、除草剤およ
び生物剤）に関する一般的な文献としては、Ｔｈｅ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｍａｎｕａｌ
，１３ｔｈ　Ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｃ．Ｄ．Ｓ．Ｔｏｍｌｉｎ，Ｅｄ．，Ｂｒｉｔｉｓｈ　Ｃ
ｒｏｐ　Ｐｒｏｔｅｃｔｉｏｎ　Ｃｏｕｎｃｉｌ，Ｆａｒｎｈａｍ，Ｓｕｒｒｅｙ，Ｕ．
Ｋ．，２００３およびＴｈｅ　ＢｉｏＰｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｍａｎｕａｌ，２ｎｄ　Ｅｄ
ｉｔｉｏｎ，Ｌ．Ｇ．Ｃｏｐｐｉｎｇ，Ｅｄ．，Ｂｒｉｔｉｓｈ　Ｃｒｏｐ　Ｐｒｏｔｅ
ｃｔｉｏｎ　Ｃｏｕｎｃｉｌ，Ｆａｒｎｈａｍ，Ｓｕｒｒｅｙ，Ｕ．Ｋ．，２００１が挙
げられる。
【０３４０】
　これらの種々の混合相手の１種または複数種が用いられる実施形態について、これらの
種々の混合相手（合計）対式１の化合物の重量比は、典型的には、約１：３０００～約３
０００：１である。注目すべきは、約１：３００～約３００：１の重量比（例えば、約１
：３０～約３０：１の比）である。当業者は、所望の範囲の生物学的活性に必要とされる
活性処方成分の生物学的に有効な量を単純な実験を通して容易に判定することが可能であ
る。これらの追加のコンポーネントを包含することで、式１の化合物単独で防除される範
囲を超えて、防除される病害の範囲を拡大し得ることが明らかであろう。
【０３４１】
　一定の事例において、本発明の化合物と他の生物学的に有効な（特に殺菌・殺カビ性）
化合物もしくは薬剤（すなわち、活性処方成分）との組み合わせは、相加的を超える（す
なわち相乗的な）効果をもたらすことが可能である。効果的な有害生物の防除を確保しつ
つ、環境中に放出される活性処方成分の量を低減させることが常に望ましい。殺菌・殺カ
ビ性活性処方成分の相乗作用が農業経済学的に十分なレベルの真菌防除をもたらす施用量
で生じる場合、このような組み合わせは、作物生産コストの削減および環境負荷の低減に
有利であることが可能である。
【０３４２】
　また、一定の事例において、本発明の化合物と他の生物学的に有効な化合物もしくは薬
剤との組み合わせは、農学的環境に有益な生体に対して拮抗作用（すなわち、毒性緩和）
効果をもたらすことが可能である。例えば、本発明の化合物は、作物植物に対して除草剤
の毒性を緩和し、または、殺虫剤から有益な昆虫種（例えば、捕食昆虫、蜂などの受粉媒
介者）を保護し得る。
【０３４３】
　種子処理において有用な混合物を提供するための式１の化合物との配合について注目す
べき殺菌・殺カビ剤としては、これらに限定されないが、アミスルブロム、アゾキシスト
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ロビン、ボスカリド、カルベンダジム、カルボキシン、シモキサニル、シプロコナゾール
、ジフェノコナゾール、ジメトモルフ、フルアジナム、フルジオキソニル、フルフェノキ
シストロビン、フルキンコナゾール、フルオピコリド、フルオキサストロビン、フルトリ
アホール、フルキサピロキサド、イプコナゾール、イプロジオン、メタラキシル、メフェ
ノキサム、メトコナゾール、ミクロブタニル、パクロブトラゾール、ペンフルフェン、ピ
コキシストロビン、プロチオコナゾール、ピラクロストロビン、セダキサン、シルチオフ
ァム、テブコナゾール、チアベンダゾール、チオファネート－メチル、チラム、トリフロ
キシストロビンおよびトリチコナゾールが挙げられる。
【０３４４】
　種子処理において有用な混合物を提供するために式１の化合物と配合可能である無脊椎
有害生物防除化合物または薬剤としては、これらに限定されないが、アバメクチン、アセ
タミプリド、アクリナトリン、アフィドピロペン、アミトラズ、アベルメクチン、アザジ
ラクチン、ベンサルタップ、ビフェントリン、ブプロフェジン、カズサホス、カルバリル
、カルボフラン、カルタップ、クロラントラニリプロール、クロルフェナピル、クロルピ
リホス、クロチアニジン、シアントラニリプロール、シクラニリプロール、シフルトリン
、β－シフルトリン、シハロトリン、γ－シハロトリン、ラムダ－シハロトリン、シペル
メトリン、α－シペルメトリン、ζ－シペルメトリン、シロマジン、デルタメトリン、デ
ィルドリン、ジノテフラン、ジオフェノラン、エマメクチン、エンドスルファン、エスフ
ェンバレレート、エチプロール、エトフェンプロックス、エトキサゾール、フェノチオカ
ルブ、フェノキシカルブ、フェンバレレート、フィプロニル、フロニカミド、フルベンジ
アミド、フルエンスルホン、フルフェノクスロン、フルフィプロール、フルピラジフロン
、フルバリネート、ホルメタネート、ホスチアゼート、ヘプタフルトリン、ヘキサフルム
ロン、ヒドラメチルノン、イミダクロプリド、インドキサカルブ、ルフェヌロン、メペル
フルトリン、メタフルミゾン、メチオカルブ、メソミル、メトプレン、メトキシフェノジ
ド、モンフルオロトリン、ニテンピラム、ニチアジン、ノバルロン、オキサミル、ピフル
ブミド、ピメトロジン、ピレトリン、ピリダベン、ピリミノストロビン、ピリダリル、ピ
リプロキシフェン、リアノジン、スピネトラム、スピノサド、スピロジクロフェン、スピ
ロメシフェン、スピロテトラマト、スルホキサフロル、テブフェノジド、テトラメトリン
、テトラメチルフルトリン、チアクロプリド、チアメトキサム、チオジカルブ、チオスル
タップ－ナトリウム、トラロメトリン、トリアザメート、トリフルムロン、バチルスチュ
ーリンゲンシス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ）デルタエンドトキシ
ン、バチルスチューリンゲンシス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ）の
菌株およびヌクレオポリヒドロシス（Ｎｕｃｌｅｏ　ｐｏｌｙｈｙｄｒｏｓｉｓ）ウイル
スの菌株が挙げられる。
【０３４５】
　種子処理に有用な式１の化合物を含む組成物は、植物病原性真菌もしくはバクテリアお
よび／または線虫などの土壌伝播性動物による悪影響に対する保護をもたらすことが可能
であるバクテリアおよび真菌をさらに含むことが可能である。殺線虫特性を示すバクテリ
アとしては、これらに限定されないが、バチルスフィルムス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｆｉｒ
ｍｕｓ）、セレウス菌（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｃｅｒｅｕｓ）、バチルスサブチリス（Ｂａ
ｃｉｌｌｉｕｓ　ｓｕｂｔｉｌｉｉｓ）およびパスツリアペネトランス（Ｐａｓｔｅｕｒ
ｉａ　ｐｅｎｅｔｒａｎｓ）が挙げられ得る。好適なバチルスフィルムス（Ｂａｃｉｌｌ
ｕｓ　ｆｉｒｍｕｓ）菌株は、ＢｉｏＮｅｍ（商標）として市販されている菌株ＣＮＣＭ
　Ｉ－１５８２（ＧＢ－１２６）である。好適なセレウス菌（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｃｅｒ
ｅｕｓ）菌株は、菌株ＮＣＭＭ　Ｉ－１５９２である。両方のバチルス（Ｂａｃｉｌｌｕ
ｓ）菌株が米国特許第６，４０６，６９０号明細書に開示されている。殺線虫活性を示す
他の好適なバクテリアは、Ｂ．アミロリケファシエンス（Ｂ．ａｍｙｌｏｌｉｑｕｅｆａ
ｃｉｅｎｓ）ＩＮ９３７ａおよび枯草菌（Ｂ．ｓｕｂｔｉｌｉｓ）菌株ＧＢ０３である。
殺菌・殺カビ特性を示すバクテリアとしては、これらに限定されないが、Ｂ．プミルス（
Ｂ．ｐｕｍｉｌｕｓ）菌株ＧＢ３４が挙げられ得る。殺線虫特性を示す真菌性種としては
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ｒｕｃａｒｉａ）、パエシロマイセスリラシヌス（Ｐａｅｃｉｌｏｍｙｃｅｓ　ｌｉｌａ
ｃｉｎｕｓ）およびプルプレオチリウムリラシヌム（Ｐｕｒｐｕｒｅｏｃｉｌｌｉｕｍ　
ｌｉｌａｃｉｎｕｍ）が挙げられ得る。
【０３４６】
　種子処理はまた、エルウィニアアミロボラ（Ｅｒｗｉｎｉａ　ａｍｙｌｏｖｏｒａ）な
どの一定のバクテリア性植物病原体から単離される、ハルピンと呼ばれるエリシタータン
パク質などの天然の殺線虫性剤を１種または複数種含んでいることが可能である。一例は
、Ｎ－Ｈｉｂｉｔ（商標）Ｇｏｌｄ　ＣＳＴとして入手可能であるＨａｒｐｉｎ－Ｎ－Ｔ
ｅｋ種子処理技術である。
【０３４７】
　種子処理はまた、マイクロ共生窒素固定バクテリアであるダイズ根粒菌（Ｂｒａｄｙｒ
ｈｉｚｏｂｉｕｍ　ｊａｐｏｎｉｃｕｍ）などのマメ科植物－根粒形成菌種の１種または
複数種を含んでいることが可能である。これらの接種株は、任意選択により、マメ科植物
の根における根粒形成の開始時に根粒菌によって生成される根粒形成（Ｎｏｄ）要因であ
る１種または複数種のリポキトオリゴ糖（ＬＣＯ）を含んでいることが可能である。例え
ば、Ｏｐｔｉｍｉｚｅ（登録商標）という銘柄の種子処理技術では、接種株と組み合わせ
てＬＣＯ　Ｐｒｏｍｏｔｅｒ　Ｔｅｃｈｎｏｌｏｇｙ（商標）が取り入れられる。
【０３４８】
　種子処理はまた、菌根菌による根コロニー形成レベルを高めることが可能である１種ま
たは複数種のイソフラボンを含んでいることが可能である。菌根菌は、水、硫酸塩、硝酸
塩、リン酸塩および金属などの栄養分の根吸収を高めることにより植物の成長を向上させ
る。イソフラボンの例としては、これらに限定されないが、ゲニステイン、ビオカニンＡ
、ホルモノネチン、ダイゼイン、グリシテイン、ヘスペレチン、ナリンゲニンおよびプラ
テンセインが挙げられる。ホルモノネチンは、ＰＨＣ　Ｃｏｌｏｎｉｚｅ（登録商標）Ａ
Ｇなどの菌根接種株製品における有効成分として入手可能である。
【０３４９】
　種子処理はまた、病原体との接触後に植物における全身獲得抵抗性を誘起させる１種ま
たは複数種の植物活性化剤を含んでいることが可能である。このような保護メカニズムを
誘起させる植物活性化剤の一例は、アシベンゾラル－Ｓ－メチルである。
【０３５０】
　以下のテストは、特定の病原体に対する本発明の化合物の防除効力を実証する。化合物
によりもたらされる病原体防除保護は、しかしながら、これらの種には限定されない。化
合物の説明については索引表Ａ～Ｈを参照のこと。以下の表においては以下の略語が用い
られている：Ｍｅはメチルを意味し、Ｅｔはエチルを意味し、Ｐｒはプロピルを意味し、
ｉ－Ｐｒはイソプロピルを意味し、ｉ－Ｐｒｅはイソプロペニルを意味し、ｃ－Ｐｒはシ
クロプロピルを意味し、ＯＭｅはメトキシを意味し、ＴＭＳはトリメチルシリルを意味し
、Ｐｈはフェニルを意味し、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）はメトキシカルボニルを意味し、ＣＮはシ
アノを意味する。（Ｒ３）ｎが「Ｈ」として列挙されている場合、これは、ｎが０であり
、および、Ｇを含む環がＲ３で置換されていないことを意味する。略記「Ｅｘ．」という
略記は、「実施例」を指し、これには、どの実施例において化合物が調製されているかを
示す数字が続いている。以下の索引表において、質量スペクトルは、大気圧化学イオン化
（ＡＰ＋）または電気スプレー電離（ＥＳＩ＋）を用いる質量分光計（ＭＳ）が組み合わ
された液体クロマトグラフィを用いることにより観察された、Ｈ＋（分子量１）の分子へ
の付加により形成され、同位体存在度が最も高い親イオン（Ｍ＋１）、または、分子から
のＨ＋（分子量１）の損失により形成される（Ｍ－１）の分子量として報告され、ここで
、「ａｍｕ」は原子質量単位を表す。以下の索引表Ａ～Ｆにおいて、「Ｇ」は以下の通り
定義される。
【０３５１】
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【表４９】

【０３６３】
本発明の生物学的実施例
　テストＡ～Ｅ用のテスト懸濁液を調製するための一般的なプロトコル：先ず、テスト化
合物を最終体積の３％と等しい量でアセトン中に溶解し、次いで、２５０ｐｐｍの界面活
性剤Ｔｒｅｍ（登録商標）０１４（多価アルコールエステル）を含有するアセトンおよび
精製水（体積基準で５０／５０混合物）中に所望の濃度（ｐｐｍ）で懸濁させた。次いで
、得られたテスト懸濁液をテストＡ～Ｅにおいて用いた。サンプルを、１０ｐｐｍ（＊＊
）、４０ｐｐｍ、５０ｐｐｍ（＊）または２００ｐｐｍ（＃）テスト溶液として、テスト
植物の流出点まで、それぞれ、４０ｇ　ａｉ／ｈａ、１６０ｇ　ａｉ／ｈａ、２００ｇ　
ａｉ／ｈａまたは８００ｇ　ａｉ／ｈａに等しい量で植物に適用した。
【０３６４】
テストＡ
　テスト懸濁液をトマト実生に流出点まで噴霧した。次の日、この実生に、ボトリチスシ
ネレア（Ｂｏｔｒｙｔｉｓ　ｃｉｎｅｒｅａ）（多くの作物における灰色かび病の病因）
の胞子懸濁液を播種し、飽和雰囲気中に２０℃で４８時間インキュベートし、２７℃のグ
ロースチャンバに２日間移し、その後、視認による病害評価を行った。
【０３６５】
テストＢ
　テスト懸濁液をコムギ実生に流出点まで噴霧した。次の日、この実生に、スタゴノスポ
ラノドルム（Ｓｔａｇｏｎｏｓｐｏｒａ　ｎｏｄｏｒｕｍ）（セプトリアノドルム（Ｓｅ
ｐｔｏｒｉａ　ｎｏｄｏｒｕｍとしても公知である）；コムギふ枯病の病因）の胞子懸濁
液を播種し、飽和雰囲気中に２０℃で４８時間インキュベートし、次いで、２０℃のグロ
ースチャンバに６日間移し、その後、視認による病害評価を行った。
【０３６６】
テストＣ
　テスト懸濁液をコムギ実生に流出点まで噴霧した。次の日、この実生に、セプトリアト
リティシ（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｔｒｉｔｉｃｉ）（コムギ葉枯病の病因）の胞子懸濁液を
播種し、飽和雰囲気中に２４℃で４８時間インキュベートし、次いで、２０℃のグロース
チャンバに２１日間移し、その後、視認による病害評価を行った。
【０３６７】
テストＤ
　テスト懸濁液をコムギ実生に流出点まで噴霧した。次の日、この実生に、プッシニアレ
コンディタ（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｒｅｃｏｎｄｉｔａ　ｆ．ｓｐ．ｔｒｉｔｉｃｉ）；（
コムギ葉さび病の病因）の胞子懸濁液を播種し、飽和雰囲気中に２０℃で２４時間インキ
ュベートし、次いで、２０℃のグロースチャンバに６日間移し、その後、視認による病害
評価を行った。
【０３６８】
テストＥ
　テスト懸濁液をコムギ実生に流出点まで噴霧した。次の日、この実生に、エリシフェグ
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ラミニス（Ｅｒｙｓｉｐｈｅ　ｇｒａｍｉｎｉｓ　ｆ．ｓｐ．ｔｒｉｔｉｃｉ）（コムギ
ウドンコ病の病因）の芽胞粉剤を播種し、２０℃のグロースチャンバで７または８日間イ
ンキュベートし、その後、視認による病害評価を行った。
　テストＡ～Ｅの結果が表Ａに記載されている。この表において、１００の格付けは１０
０％の病害防除を示し、０の格付けは病害が防除されなかった（対照と比して）ことを示
す。ダッシュ（－）はテスト結果が存在しないことを示す。
【０３６９】
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【要約の続き】
菌性植物病原体によって引き起こされる植物病害を防除する方法もまた開示されている。
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