
(57)【要約】

【課題】　　　殺微生物活性物質としてのトリアジン誘

導体を提供する。

【解決手段】　次式（１）

【化１】

　

　

　

　

　

　

　

[式中、

Ｒ1は炭素原子数１ないし２０のアルキル基、炭素原子

数３ないし７のシクロアルキル基

、または炭素原子数１ないし２０のパーフルオロアルキ

ル基を表し、

Ｒ2は水素原子、炭素原子数１ないし２０のアルキル基

、または炭素原子数３ないし７の
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
次 式 （ １ ）
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 2 は 水 素 原 子 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の
シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 水 素 原 子 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２
０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、
炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は フ ェ ニ ル カ ル ボ
ニ ル 基 を 表 す 。 ]で 表 さ れ る 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 2 は 水 素 原 子 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子
数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ２ な い し ６ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し
７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数
１ な い し ２ ０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル
ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す
と こ ろ の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 2 は 水 素 原 子 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子
数 ２ な い し ６ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し １ ２ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原
子 数 １ な い し １ ２ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し １ ２ の パ ー フ ル
オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す と こ ろ の 、 請 求 項 １ ま た は 請 求 項 ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
次 式 （ ２ ）
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ
ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素
原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ]に 対 応 す る と こ ろ
の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
Ｒ 1 は 第 三 ブ チ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 特 に オ ク チ ル 基
を 表 す と こ ろ の 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
次 式 （ ３ ）
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ
ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素
原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ]に 対 応 す る と こ ろ
の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
次 式 （ ４ ）
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ
ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素
原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ]に 対 応 す る と こ ろ
の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
下 記 の 反 応 式 に 従 い 、 次 式 （ １ ｂ ） で 表 さ れ る ア ミ ジ ン に 、 次 式 （ １ ｃ ） で 表 さ れ る シ ア
ノ イ ミ デ ー ト を 縮 合 す る こ と に よ り 、 次 式 （ １ ｄ ） で 表 さ れ る ア ミ ノ ト リ ア ジ ン を 生 成 し
、 後 者 の 化 合 物 を ア シ ル 化 し 、 そ の 後 、 得 ら れ た 次 式 （ １ ｅ ） で 表 さ れ る Ｎ － ア シ ル ア ミ
ノ ト リ ア ジ ン を 還 元 す る こ と に よ り 、 次 式 （ １ ａ ） で 表 さ れ る 化 合 物 を 生 成 す る こ と か ら
な る 請 求 項 １ に 記 載 の 次 式 （ １ ａ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方 法 。
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
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Ｒ 3 は 水 素 原 子 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２
０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、
炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は フ ェ ニ ル カ ル ボ
ニ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 'は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を 表 す 。 ]
【 請 求 項 ９ 】
下 記 の 反 応 式 に 従 い 、 次 式 （ １ ｆ ） で 表 さ れ る ピ リ ジ ル イ ミ ノ エ ス テ ル を ア シ ル 化 し 、 そ
の 結 果 得 ら れ る 、 次 式 （ １ ｇ ） で 表 さ れ る Ｎ － ア シ ル イ ミ ノ エ ス テ ル と モ ノ 若 し く は ジ 置
換 の グ ア ニ ジ ン ま た は そ れ ら の 塩 と を 不 活 性 溶 媒 中 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 次 式 （ １ ａ ）
で 表 さ れ る 化 合 物 を 生 成 す る こ と か ら な る 請 求 項 １ に 記 載 の 次 式 （ １ ａ ） で 表 さ れ る 化 合
物 の 製 造 方 法 。
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
 [式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 3 は 請 求 項 ａ に 記 載 と 同 様 の 意 味 を 表 す 。 ]
【 請 求 項 １ ０ 】
請 求 項 １ に 記 載 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 表 面 の 抗 菌 処 理 へ の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 が 皮 膚 、 口 腔 お よ び 他 の 粘 膜 、 歯 の 表 面 並 び に 毛 髪 の 抗 菌 処 理
、 防 臭 及 び 消 毒 に 使 用 さ れ る 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ２ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 が 消 毒 及 び 防 臭 に 使 用 さ れ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ３ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 織 物 繊 維 材 料 の 処 理 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ４ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 保 存 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ５ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 洗 浄 用 及 び 清 浄 用 製 剤 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ６ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 プ ラ ス チ ッ ク 、 紙 、 不 織 布 、 木 材 、 ま た は 皮 革 へ の 抗 菌 性
の 付 与 及 び 保 存 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 工 業 製 品 、 特 に 、 デ ン プ ン ま た は セ ル ロ ー ス 誘 導 体 の 印 刷
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用 増 粘 剤 、 表 面 被 覆 剤 、 及 び 塗 料 へ の 抗 菌 性 の 付 与 及 び 保 存 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用
。
【 請 求 項 １ ８ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 工 業 的 プ ロ セ ス 、 特 に 、 紙 処 理 に お け る 殺 生 剤 と し て の 請
求 項 １ ０ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ９ 】
式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 、 バ イ オ フ ィ ル ム へ の 浸 透 及 び バ イ オ フ ィ ル ム の 除 去 、 及 び
歯 の 表 面 及 び 口 の 粘 膜 へ の バ イ オ フ ィ ル ム の 付 着 及 び 形 成 の 防 止 へ の 請 求 項 １ ０ に 記 載 の
使 用 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
組 成 物 の 総 質 量 に 対 し て ０ ． ０ １ な い し １ ５ 質 量 ％ の 、 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た 式 （ １ ） で
表 さ れ る 化 合 物 、 及 び 化 粧 品 に 許 容 さ れ る 補 助 剤 を 含 有 す る パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
組 成 物 の 総 質 量 に 対 し て ０ ． ０ １ な い し １ ５ 質 量 ％ の 、 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た 式 （ １ ） で
表 さ れ る 化 合 物 、 及 び 口 腔 用 的 に 許 さ れ る 補 助 剤 を 含 有 す る 口 腔 用 組 成 物 。

【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 殺 微 生 物 活 性 物 質 と し て の ピ リ ジ ル ト リ ア ジ ン 誘 導 体 に 関 す る 。
【 発 明 の 開 示 】
【 発 明 が 解 決 し よ う と す る 課 題 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 本 発 明 は 、 選 ば れ た ２ － ア ル キ ル － ４ － ア ミ ノ － ６ － ピ リ ジ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ジ
ン 誘 導 体 、 そ れ ら の 化 合 物 の 製 造 方 法 、 及 び 表 面 の 抗 菌 処 理 に お け る そ れ ら の 化 合 物 の 、
グ ラ ム 陽 性 及 び グ ラ ム 陰 性 菌 、 酵 母 並 び に カ ビ に 対 す る 抗 菌 活 性 物 質 と し て の 使 用 、 並 び
に 化 粧 品 、 家 庭 用 品 、 織 物 及 び プ ラ ス チ ッ ク の 保 存 へ の 使 用 、 ま た 、 消 毒 薬 へ の 使 用 に 関
す る 。
【 課 題 を 解 決 す る た め の 手 段 】
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 次 式 （ １ ）
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 2 は 水 素 原 子 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の
シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 水 素 原 子 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ
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ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２
０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、
炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は フ ェ ニ ル カ ル ボ
ニ ル 基 を 表 す 。 ]に 対 応 す る も の で あ る 。
【 発 明 を 実 施 す る た め の 最 良 の 形 態 】
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 は 、 直 鎖 ま た は 分 岐 し た ア ル キ ル 基 で あ り 、 例 え
ば 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 ｎ － プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ｎ － ブ チ ル 基 、 第 二 ブ チ ル
基 、 第 三 ブ チ ル 基 、 ア ミ ル 基 、 イ ソ ア ミ ル 基 、 第 三 ア ミ ル 基 、 ヘ キ シ ル 基 、 ２ － エ チ ル ヘ
キ シ ル 基 、 ヘ プ チ ル 基 、 オ ク チ ル 基 、 イ ソ オ ク チ ル 基 、 ノ ニ ル 基 、 デ シ ル 基 、 ウ ン デ シ ル
基 、 ド デ シ ル 基 、 テ ト ラ デ シ ル 基 、 ペ ン タ デ シ ル 基 、 ヘ キ サ デ シ ル 基 、 ヘ プ タ デ シ ル 基 、
オ ク タ デ シ ル 基 、 ま た は エ イ コ シ ル 基 等 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 は 、 例 え ば 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ
ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 基 、 お よ び 特 に シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 で あ る 。
　 そ れ ら の 基 は 、 例 え ば 、 １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 同 一 ま た は 異 な っ た 炭 素 原 子 数 １ な い し
４ の ア ル キ ル 基 、 特 に 、 メ チ ル 基 及 び ／ ま た は 水 酸 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 。
　 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ る 場 合 、 そ れ ら は 、 １ ， ２
ま た は ４ 個 、 特 に １ ま た は ２ 個 の 同 一 ま た は 異 な っ た 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る こ と が
好 ま し い 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 本 発 明 は 、 好 ま し く は 、 式 （ １ ） ［ 式 中 、 Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 を
表 し 、 Ｒ 2 は 水 素 原 子 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３
な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素
原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル
－ カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基
を 表 す 。 ］ で 表 さ れ る 化 合 物 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 特 に 好 ま し い も の と し て は 、 式 （ １ ） ［ 式 中 、 Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル
基 を 表 し 、 Ｒ 2 は 水 素 原 子 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ２ な い し ６ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数
１ な い し １ ２ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し １ ２ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ
ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し １ ２ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ］
で 表 さ れ る 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 特 に 好 ま し い も の は 、 次 式 （ ２ ）
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 、 特 に メ チ ル 基 ま た は 第 三 ブ チ ル 基 を
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表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ２ な い し ６ の ア ル キ ル 基
、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア
ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の
シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル
－ カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ］ 、 又 は 次 式 （ ３ ）
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 、 特 に メ チ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子
数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １
な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル
基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素 原 子 数 １ な い し
２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ］ 、 ま た は 次 式 （ ４ ）
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ 1 は 炭 素 原 子 数 １ な い し ４ の ア ル キ ル 基 、 特 に 第 三 ブ チ ル 基 を 表 し 、
Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６ な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 基 、 炭 素 原 子 数 １ な い し ２ ０ の ア ル キ
ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 炭 素 原 子 数 ３ な い し ７ の シ ク ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 、 ま た は 炭 素
原 子 数 １ な い し ２ ０ の パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル － カ ル ボ ニ ル 基 を 表 す 。 ］ に 対 応 す る 、 本 発
明 に 従 う 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 特 に 好 ま し い も の は 、 式 （ ２ ） ［ 式 中 、 Ｒ 1 は 第 三 ブ チ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 3 は 炭 素 原 子 数 ６
な い し ２ ０ の ア ル キ ル 基 、 特 に オ ク チ ル 基 を 表 す 。 ］ で 表 さ れ る 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 本 発 明 に 従 う ト リ ア ジ ン 誘 導 体 の 製 造 は 、 そ れ 自 体 公 知 の 製 法 を 使 用 し て 行 わ れ 、 基 本
構 造 に 応 じ て 以 下 に 記 載 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 方 法 に 従 っ て 行 わ れ る 。
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【 ０ ０ １ １ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル 基 を 表 す 一 般 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 類 の 合 成 は 、 好 ま し く は 、 以
下 の よ う に し て 行 わ れ る 。
　 最 初 に 、 文 献 （ 例 え ば 、 Medwid, J. Med. Chem., 1990(33). 1230） か ら 知 ら れ る ピ リ
ジ ル ア ミ ジ ン 類 を 、 適 当 で あ れ ば そ れ ら の 塩 形 態 で 、 文 献 、 例 え ば 国 際 公 開 第 ０ ０ ／ １ ４
０ ５ ６ 号 パ ン フ レ ッ ト に 記 載 の デ ー タ に 従 っ て 生 成 さ れ る ま た は 市 販 で 入 手 可 能 な シ ア ノ
－ イ ミ デ ー ト 類 、 好 ま し く は 、 式 （ １ ｃ ） で 表 さ れ る シ ア ノ － メ チ ル － イ ミ デ ー ト 類 と 、
不 活 性 溶 媒 中 、 好 ま し く は メ タ ノ ー ル 中 で 、 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ １ ｄ ） で 表 さ れ
る ア ミ ノ － メ チ ル － ト リ ア ジ ン 類 を 製 造 す る 。
　 後 者 の 化 合 物 は そ の 後 、 文 献 （ 例 え ば 、 Beckwith, The Chemistry of Amides, Wiley, 
1970(86)） か ら 知 ら れ る 製 法 に 従 っ て 、 カ ル ボ ン 酸 ま た は そ れ ら の 誘 導 体 等 、 好 ま し く は
カ ル ボ ン 酸 無 水 物 で ア シ ル 化 す る こ と に よ り 、 式 （ １ ｅ ） で 表 さ れ る Ｎ － ア シ ル － ア ミ ノ
－ ト リ ア ジ ン 類 を 生 成 し 、 続 い て 、 還 元 剤 、 例 え ば 、 水 素 、 単 純 ま た は 複 雑 な 金 属 水 素 化
物 、 遷 移 金 属 ま た は そ れ ら の 塩 等 、 し か し 好 ま し く は ボ ラ ン を 用 い て 還 元 す る こ と に よ り
式 （ １ ａ ） で 表 さ れ る Ｎ － ア ル キ ル － ア ミ ノ － ト リ ア ジ ン 類 を 生 成 す る 。
　 反 応 順 序 は 以 下 の 反 応 式 で 示 さ れ 得 る 。
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ２ 】
　 他 の 方 法 に お い て 、 ２ － ア ル キ ル － ト リ ア ジ ン 類 は 、 窒 素 原 子 が ア シ ル 化 さ れ た イ ミ ノ
エ ス テ ル 類 と 置 換 さ れ た グ ア ニ ジ ン 類 を 縮 合 す る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　 こ の 目 的 を 達 成 す る た め に 、 文 献 に 記 載 の デ ー タ に 従 っ て 製 造 さ れ る か ま た は 市 販 で 入
手 可 能 な 式 （ １ ｆ ） で 表 さ れ る ピ リ ジ ル イ ミ ノ エ ス テ ル 類 を 従 来 の 方 法 に 従 っ て ア シ ル 化
し 、 結 果 と し て 得 ら れ る 式 （ １ ｇ ） で 表 さ れ る Ｎ － ア シ ル － イ ミ ノ エ ス テ ル を 、 モ ノ ま た
は ジ 置 換 の グ ア ニ ジ ン ま た は そ れ ら の 塩 と 不 活 性 溶 媒 中 、 好 ま し く は イ ソ プ ロ パ ノ ー ル ま
た は 第 三 ブ タ ノ ー ル 中 で 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ １ ａ ） で 表 さ れ る ピ リ ジ ル － ト リ ア
ジ ン 類 を 生 成 す る 。
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ３ 】
　 本 発 明 は ま た 、 本 発 明 に よ る ２ － ア ル キ ル － ４ － ア ミ ノ － ６ － ピ リ ジ ル － １ ， ３ ， ５ －
ト リ ア ジ ン 誘 導 体 の 製 造 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 本 発 明 に よ る 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 特 に グ ラ ム 陽 性 及 び グ ラ ム 陰 性
菌 に 対 し て 、 ス キ ン フ ロ ー ラ の 細 菌 に 対 し て 並 び に 酵 母 及 び カ ビ に 対 し て も ま た 、 顕 著 な
抗 菌 活 性 を 示 す 。
　 そ れ ら は 、 従 っ て 、 皮 膚 、 粘 膜 及 び 外 皮 付 属 物 （ 毛 髪 ） の 消 毒 、 防 臭 並 び に 一 般 的 な 処
理 及 び 抗 菌 処 理 に 特 に 適 し て お り 、 と り わ け 、 手 及 び 外 傷 の 消 毒 に 適 し て い る 。
【 ０ ０ １ ５ 】
　 そ れ ら は 、 従 っ て 、 パ ー ソ ナ ル ケ ア ー 用 配 合 物 、 例 え ば 、 シ ャ ン プ ー 、 浴 用 添 加 剤 、 ヘ
ア ケ ア 用 配 合 物 、 液 体 及 び 固 体 石 鹸 （ 合 成 界 面 活 性 剤 と 飽 和 及 び ／ ま た は 不 飽 和 の 脂 肪 酸
の 塩 に 基 づ く ） 、 ロ ー シ ョ ン 及 び ク リ ー ム 、 防 臭 剤 、 他 の 水 性 ま た は ア ル コ ー ル 性 溶 液 、
例 え ば 、 皮 膚 用 の ク レ ン ジ ン グ 溶 液 、 湿 潤 ク レ ン ジ ン グ ・ ク ロ ス 、 オ イ ル 、 ま た は パ ウ ダ
ー 等 に お け る 抗 菌 活 性 物 質 お よ び 保 存 料 と し て 適 し て い る 。
【 ０ ０ １ ６ 】
　 本 発 明 は 、 従 っ て 、 少 な く と も １ つ の 式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 及 び 化 粧 品 に 許 容 さ れ
る 担 体 ま た は 補 助 剤 を 含 有 す る パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 に も 関 す る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
　 本 発 明 の パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 は 、 組 成 物 の 全 質 量 に 対 し て ０ ． ０ １ な い し １ ５ 質 量
％ 、 好 ま し く は ０ ． １ な い し １ ０ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 及 び 化 粧 品 に 許 容 さ
れ る 補 助 剤 を 含 む 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 の 形 態 に 応 じ て 、 こ の 配 合 物 は 、 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ
ン 誘 導 体 に 加 え て 、 更 な る 成 分 、 例 え ば 、 金 属 イ オ ン 封 鎖 剤 、 着 色 料 、 香 油 、 増 粘 剤 ま た
は 凝 固 剤 （ 粘 度 調 節 剤 ） 、 皮 膚 軟 化 剤 、 Ｕ Ｖ 吸 収 剤 、 皮 膚 保 護 剤 、 抗 酸 化 剤 、 ジ カ ル ボ ン
酸 及 び ／ ま た は 炭 素 原 子 数 １ ４ な い し ２ ２ の 脂 肪 酸 の ア ル ミ ニ ウ ム 、 亜 鉛 、 カ ル シ ウ ム 若
し く は マ グ ネ シ ウ ム 塩 の よ う な 機 械 的 特 性 を 改 善 す る 添 加 剤 、 並 び に 所 望 に よ り 保 存 料 を
含 む 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 本 発 明 に 従 う パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 は 、 油 中 水 型 若 し く は 水 中 油 型 エ マ ル ジ ョ ン 、 ア
ル コ ー ル 性 若 し く は ア ル コ ー ル 含 有 製 剤 、 イ オ ン 性 若 し く は 非 イ オ ン 性 両 親 媒 性 脂 質 の 小
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胞 分 散 液 、 ゲ ル 、 固 体 ス テ ィ ッ ク ま た は エ ア ロ ゾ ル 製 剤 の 形 態 で あ っ て よ い 。
　 油 中 水 型 ま た は 水 中 油 型 エ マ ル ジ ョ ン と し て 、 化 粧 品 と し て 許 容 さ れ る 補 助 剤 は 、 好 ま
し く は 、 ５ な い し ５ ０ ％ の 油 相 、 ５ な い し ２ ０ ％ の 乳 化 剤 及 び ３ ０ な い し ９ ０ ％ の 水 を 含
む 。
　 油 相 は 、 化 粧 品 製 剤 に 適 切 な 任 意 の 油 、 例 え ば 、 １ 種 以 上 の 炭 化 水 素 油 、 ロ ウ 、 天 然 油
、 シ リ コ ン 油 、 脂 肪 酸 エ ス テ ル ま た は 脂 肪 族 ア ル コ ー ル を 含 ん で い て も よ い 。
　 好 ま し い モ ノ ま た は ポ リ オ ー ル は 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 プ ロ ピ レ ン グ リ コ
ー ル 、 ヘ キ シ レ ン グ リ コ ー ル 、 グ リ セ リ ン 及 び ソ ル ビ ト ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 本 発 明 に 従 う 化 粧 品 製 剤 は 、 種 々 の 分 野 に お い て 使 用 す る こ と が で き る 。
　 例 え ば 、 特 に 、 以 下 に 示 す 配 合 物 が 考 え ら れ る 。
・ ス キ ン ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 錠 剤 型 若 し く は 液 体 石 鹸 、 合 成 洗 剤 ま た は 洗 浄 ペ ー ス ト
の 形 態 の 皮 膚 洗 浄 及 び ク レ ン ジ ン グ 用 配 合 物 ，
・ 浴 用 配 合 物 、 例 え ば 、 液 体 （ 泡 風 呂 、 ミ ル ク 、 シ ャ ワ ー 用 配 合 物 ） ま た は 固 形 浴 用 配 合
物 、 例 え ば 、 バ ス キ ュ ー ブ 及 び バ ス ソ ル ト ；
・ ス キ ン ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 皮 膚 用 エ マ ル ジ ョ ン 、 多 層 エ マ ル ジ ョ ン ま た は 皮 膚 用 オ
イ ル ；
・ 化 粧 品 パ ー ソ ナ ル ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 デ イ ク リ ー ム ま た は パ ウ ダ ー ク リ ー ム の 形 態
の 顔 用 メ ー ク ア ッ プ 、 フ ェ イ ス パ ウ ダ ー （ ル ー ス ま た は 固 形 ） 、 ル ー ジ ュ ま た は ク リ ー ム
の メ イ ク ア ッ プ 、 ア イ ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 ア イ シ ャ ド ウ 用 配 合 物 、 マ ス カ ラ 、 ア イ ラ
イ ナ ー 、 ア イ ク リ ー ム ま た は ア イ フ ィ ッ ク ス ク リ ー ム ； リ ッ プ ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 口
紅 、 リ ッ プ グ ロ ス 、 リ ッ プ 輪 郭 ペ ン シ ル 、 ネ イ ル ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 マ ニ キ ュ ア 、 マ
ニ キ ュ ア 除 光 液 、 爪 硬 化 剤 ま た は 甘 皮 剥 離 剤 ；
・ 下 着 用 衛 生 配 合 物 、 例 え ば 、 下 着 用 洗 浄 ロ ー シ ョ ン ま た は 下 着 用 ス プ レ ー ；
・ フ ッ ト ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 足 浴 、 足 用 パ ウ ダ ー 、 フ ッ ト ク リ ー ム ま た は 足 用 バ ル サ
ム 、 足 専 用 防 臭 剤 及 び 制 汗 薬 ま た は た こ 除 去 用 配 合 物 ；
・ サ ン ミ ル ク 、 ロ ー シ ョ ン 、 ク リ ー ム 若 し く は オ イ ル 、 日 焼 け 止 め ま た は ト ロ ピ カ ル オ イ
ル の よ う な 光 保 護 用 配 合 物 、 日 焼 け 前 用 配 合 物 ま た は 日 焼 け 後 用 配 合 物 ；
・ 皮 膚 日 焼 け 用 配 合 物 、 例 え ば 、 セ ル フ タ ン ニ ン グ ク リ ー ム ；
・ 脱 色 用 配 合 物 、 例 え ば 、 皮 膚 を 漂 白 す る た め の 配 合 物 ま た は 皮 膚 ラ イ ト ニ ン グ 用 配 合 物
；
・ 防 虫 剤 、 例 え ば 、 防 虫 オ イ ル 、 ロ ー シ ョ ン 、 ス プ レ ー ま た は ス テ ィ ッ ク ；
・ 防 臭 性 ス プ レ ー 、 ポ ン プ 式 ス プ レ ー 、 防 臭 性 ゲ ル 、 ス テ ィ ッ ク ま た は ロ ー ル オ ン の よ う
な 防 臭 剤 ；
・ 制 汗 薬 、 例 え ば 、 制 汗 性 ス テ ィ ッ ク 、 ク リ ー ム ま た は ロ ー ル オ ン ；
・ 病 ん だ 皮 膚 の ク レ ン ジ ン グ 及 び 手 入 れ 用 配 合 物 、 例 え ば 、 合 成 洗 剤 （ 固 体 ま た は 液 体 ）
、 ピ ー リ ン グ 若 し く は ス ク ラ ブ 用 配 合 物 ま た は ピ ー リ ン グ マ ス ク ；
・ 薬 品 形 態 の 除 毛 用 配 合 物 （ 脱 毛 ） 、 例 え ば 、 除 毛 パ ウ ダ ー 、 液 体 除 毛 用 配 合 物 、 ク リ ー
ム 若 し く は ペ ー ス ト 状 除 毛 用 配 合 物 、 ゲ ル 状 若 し く は エ ア ロ ゾ ル 泡 状 の 除 毛 用 配 合 物 ；
・ 髭 剃 り 用 配 合 物 、 例 え ば 、 髭 剃 り 用 石 鹸 、 発 泡 性 シ ェ ー ビ ン グ ク リ ー ム 、 非 発 泡 性 シ ェ
ー ビ ン グ ク リ ー ム 、 フ ォ ー ム 及 び ゲ ル 、 ド ラ イ シ ェ ー ビ ン グ 用 プ レ シ ェ ー ブ 配 合 物 、 ア フ
タ ー シ ェ ー ブ ま た は ア フ タ ー シ ェ ー ブ ロ ー シ ョ ン ；
・ 芳 香 性 配 合 物 、 例 え ば 、 香 水 （ オ ー デ コ ロ ン 、 オ ー ド ト ワ レ 、 オ ー ド パ ル フ ァ ム 、 パ ル
フ ァ ム ド ト ワ レ 、 香 水 ） 、 香 油 ま た は 芳 香 ク リ ー ム ；
・ 歯 の ケ ア 、 義 歯 の ケ ア 及 び 口 腔 の ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 練 り 歯 磨 き 、 ゲ ル 状 歯 磨 き 、
歯 磨 き 粉 、 洗 口 濃 縮 液 、 抗 プ ラ ー ク 性 洗 口 液 、 義 歯 用 洗 浄 剤 ま た は 義 歯 用 固 定 剤 ；
・ 化 粧 品 毛 髪 用 配 合 物 、 例 え ば 、 シ ャ ン プ ー 及 び コ ン デ ィ シ ョ ナ ー の 形 態 の 毛 髪 洗 浄 用 配
合 物 、 ヘ ア ケ ア 用 配 合 物 、 例 え ば 、 前 処 理 用 配 合 物 、 ヘ ア ー ト ニ ッ ク 、 ス タ イ リ ン グ ク リ
ー ム 、 ス タ イ リ ン グ ゲ ル 、 ポ マ ー ド 、 ヘ ア ー リ ン ス 、 ト リ ー ト メ ン ト パ ッ ク 、 集 中 的 ヘ ア
ー ト リ ー ト メ ン ト 、 毛 髪 構 成 化 用 配 合 物 、 例 え ば 、 パ ー マ ネ ン ト ウ ェ ー ブ 用 ヘ ア ー ウ ェ ー
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ブ 用 配 合 物 （ ホ ッ ト ウ ェ ー ブ 、 マ イ ル ド ウ ェ ー ブ 、 コ ー ル ド ウ ェ ー ブ ） 、 直 毛 化 用 配 合 物
、 液 体 ヘ ア ー セ ッ ト 用 配 合 物 、 ヘ ア ー フ ォ ー ム 、 ヘ ア ー ス プ レ ー 、 漂 白 用 配 合 物 、 例 え ば
、 過 酸 化 水 素 溶 液 、 ラ イ ト ニ ン グ シ ャ ン プ ー 、 漂 白 ク リ ー ム 、 漂 白 パ ウ ダ ー 、 漂 白 ペ ー ス
ト 若 し く は オ イ ル 、 一 時 的 、 半 永 久 性 若 し く は 耐 久 性 毛 髪 着 色 料 、 自 己 酸 化 性 染 料 を 含 む
配 合 物 ま た は ヘ ナ 若 し く は カ モ ミ ー ル の よ う な 天 然 毛 髪 着 色 料 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 抗 菌 性 石 鹸 は 、 例 え ば 、 下 記 の 組 成 を 有 す る ： ０ ． ０ １ な い し ５ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で 表
さ れ る 化 合 物 、 ０ ． ３ な い し １ 質 量 ％ の 二 酸 化 チ タ ン 、 １ な い し １ ０ 質 量 ％ の ス テ ア リ ン
酸 、 １ ０ ０ ％ ま で の 石 鹸 基 剤 、 例 え ば 、 獣 脂 脂 肪 酸 若 し く は コ コ ナ ツ 脂 肪 酸 の ナ ト リ ウ ム
塩 ま た は グ リ セ リ ン 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 シ ャ ン プ ー は 、 例 え ば 、 下 記 の 下 記 の 組 成 を 有 す る ： ０ ． ０ １ な い し ５ 質 量 ％ の 式 （ １
） で 表 さ れ る 化 合 物 、 １ ２ ． ０ 質 量 ％ の ラ ウ レ ス － ２ － 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ４ ． ０ 質 量 ％ の
コ カ ミ ド プ ロ ピ ル ベ タ イ ン 、 ３ ． ０ 質 量 ％ の Ｎ ａ Ｃ ｌ 及 び １ ０ ０ ％ ま で の 水 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 防 臭 剤 は 、 例 え ば 、 下 記 の 組 成 を 有 す る ： ０ ． ０ １ な い し ５ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で 表 さ れ
る 化 合 物 、 ６ ０ 質 量 ％ の エ タ ノ ー ル 、 ０ ． ３ 質 量 ％ の 香 油 及 び １ ０ ０ ％ ま で の 水 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 本 発 明 は 、 ま た 、 組 成 物 の 総 質 量 に 基 づ き 、 ０ ． ０ １ な い し １ ５ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で 表
さ れ る 化 合 物 及 び 口 腔 用 的 に 許 容 さ れ る 補 助 剤 を 含 む 口 腔 用 組 成 物 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 口 腔 用 組 成 物 の 例 ： １ ０ 質 量 ％ の ソ ル ビ ト ー ル 、 １ ０ 質 量 ％ の グ リ セ リ ン 、 １ ５ 質 量 ％
の エ タ ノ ー ル 、 １ ５ 質 量 ％ の プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 ０ ． ５ 質 量 ％ の ラ ウ リ ル 硫 酸 ナ ト リ
ウ ム 、 ０ ． ２ ５ 質 量 ％ の コ コ イ ル メ チ ル タ ウ リ ン ナ ト リ ウ ム 、 ０ ． ２ ５ 質 量 ％ の ポ リ オ キ
シ プ ロ ピ レ ン ／ ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ブ ロ ッ ク コ ポ リ マ ー 、 ０ ． １ ０ 質 量 ％ の ペ パ ー ミ ン ト
香 料 、 ０ ． １ な い し ０ ． ５ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 、 及 び ４ ８ ． ６ 質 量 ％ の 水
。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 本 発 明 の 口 腔 用 組 成 物 は 、 例 え ば 、 ゲ ル 、 ペ ー ス ト 、 ク リ ー ム ま た は 水 性 配 合 物 （ 洗 口
液 ） の 形 態 で あ っ て よ い 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 本 発 明 の 口 腔 用 組 成 物 は ま た 、 う 蝕 の 形 成 に 対 し て 有 効 な フ ッ 化 物 イ オ ン を 放 出 す る 化
合 物 、 例 え ば 、 無 機 フ ッ 化 物 塩 、 例 え ば 、 フ ッ 化 ナ ト リ ウ ム 、 フ ッ 化 カ リ ウ ム 、 フ ッ 化 ア
ン モ ニ ウ ム 若 し く は フ ッ 化 カ ル シ ウ ム 、 ま た は 有 機 フ ッ 化 物 塩 、 例 え ば 、 商 標 名 オ ー ラ フ
ル オ ー ル （ Olafluor） で 知 ら れ て い る ア ミ ン フ ッ 化 物 を 含 ん で い て よ い 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は ま た 、 織 物 繊 維 材 料 の 処 理 、 特 に 保 存
に 適 し て い る 。 そ れ ら の 材 料 は 、 未 染 色 及 び 染 色 さ れ た ま た は 印 刷 さ れ た 繊 維 材 料 、 例 え
ば 、 絹 、 羊 毛 、 ポ リ ア ミ ド ま た は ポ リ ウ レ タ ン 、 及 び 特 に 、 全 て の 種 類 の セ ル ロ ー ス 系 繊
維 材 料 で あ る 。 そ の よ う な 繊 維 材 料 と し て は 、 セ ル ロ ー ス 及 び 再 生 セ ル ロ ー ス の み な ら ず
、 例 え ば 、 綿 、 リ ネ ン 、 黄 麻 及 び 麻 の よ う な 天 然 セ ル ロ ー ス も 挙 げ ら れ る 。 好 適 な 織 物 繊
維 材 料 は 、 綿 製 の も の で あ る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 で あ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 ま た 、 例 え ば 、 ポ リ エ
チ レ ン 、 ポ リ プ ロ ピ レ ン 、 ポ リ ウ レ タ ン 、 ポ リ エ ス テ ル 、 ポ リ ア ミ ド 、 ポ リ カ ー ボ ネ ー ト
、 ラ テ ッ ク ス 等 の プ ラ ス チ ッ ク 類 の 処 理 、 特 に 抗 菌 特 性 の 付 与 ま た は 保 存 の た め に 適 切 で
あ る 。 従 っ て 使 用 分 野 は 、 例 え ば 、 床 仕 上 げ 剤 、 プ ラ ス チ ッ ク 被 覆 、 プ ラ ス チ ッ ク 容 器 及
び 梱 包 材 料 ； 台 所 及 び 浴 室 用 品 （ 例 え ば 、 ブ ラ シ 、 シ ャ ワ ー カ ー テ ン 、 ス ポ ン ジ 、 バ ス マ
ッ ト ） 、 ラ テ ッ ク ス 、 フ ィ ル タ 材 料 （ エ ア ー 及 び ウ ォ ー タ ー フ ィ ル タ ） 、 医 療 分 野 で 使 用
さ れ る プ ラ ス チ ッ ク 製 品 、 例 え ば 、 包 帯 材 料 、 シ リ ン ジ 、 カ テ ー テ ル 等 、 い わ ゆ る 「 医 療
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用 具 」 、 手 袋 及 び マ ッ ト レ ス 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 紙 、 例 え ば 、 衛 生 目 的 に 使 用 さ れ る 紙 に 、 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導
体 を 使 用 し て 、 抗 菌 特 性 を 付 与 し て も よ い 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 例 え ば 、 オ ム ツ 、 生 理 用 ナ プ キ ン 、 パ ン テ ィ ー ラ イ ナ ー の よ う な 不 織 布 及 び 衛 生 用 、 家
庭 用 布 に 本 発 明 に 従 い 抗 菌 特 性 を 付 与 す る こ と も 可 能 で あ る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 ま た 、 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 例 え ば 、 液 体 若 し く は 粉 末 洗 剤 ま た は
軟 化 剤 等 の 洗 浄 及 び 洗 浄 製 剤 に 使 用 さ れ る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 ま た 、 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 特 に 、 硬 質 表 面 を 清 浄 及 び 消 毒 す る 家
庭 用 及 び 汎 用 清 浄 剤 に 使 用 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 清 浄 用 配 合 物 は 、 例 え ば 、 下 記 の 組 成 を 有 す る ： ０ ． ０ １ な い し ５ 質 量 ％ の 式 （ １ ） で
表 さ れ る 化 合 物 、 ３ ． ０ 質 量 ％ の オ ク チ ル ア ル コ ー ル ４ Ｅ Ｏ 、 １ ． ３ 質 量 ％ の 炭 素 原 子 数
８ な い し １ ０ の 脂 肪 族 ア ル コ ー ル ポ リ グ ル コ シ ド 、 ３ ． ０ 質 量 ％ の イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 １
０ ０ ％ ま で の 水 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 化 粧 品 及 び 家 庭 用 品 の 保 存 に 加 え て 、 工 業 生 産 品 の 保 存 、 工 業 生 産 品 へ の 抗 菌 特 性 の 付
与 及 び 工 業 工 程 に お け る 殺 生 剤 と し て の 使 用 も 可 能 で あ り 、 例 え ば 、 紙 処 理 に お い て 、 特
に 紙 処 理 液 剤 、 デ ン プ ン ま た は セ ル ロ ー ス 誘 導 体 の 印 刷 用 増 粘 剤 、 表 面 被 覆 剤 及 び 塗 料 が
挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 ま た 、 木 材 の 抗 菌 処 理 並 び に 皮 革 の
抗 菌 処 理 、 皮 革 の 保 存 及 び 皮 革 へ の 抗 菌 特 性 の 付 与 の た め に 適 し て い る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 ま た 、 化 粧 品 及 び 家 庭 用 品 を 微 生 物
に よ る 損 害 か ら 保 護 す る の に 適 し て い る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 そ の 一 般 的 な 抗 菌 作 用 に 加 え て 、 本 発 明 の 式 （ １ ） で 表 さ れ る ト リ ア ジ ン 誘 導 体 は 、 さ
ら に 、 生 物 及 び 非 生 物 の 表 面 お け る バ イ オ フ ィ ル ム へ の 浸 透 、 表 面 へ の バ ク テ リ ア の 付 着
及 び 更 な る バ イ オ フ ィ ル ム 蓄 積 の 防 止 、 そ の よ う な 蓄 積 の 分 離 、 及 び ／ ま た は 生 体 マ ト リ
ッ ク ス の 中 で バ イ オ フ ィ ル ム を 形 成 す る 微 生 物 の 更 な る 成 長 の 阻 害 ま た は そ の よ う な 微 生
物 の 殺 傷 に 使 用 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 バ イ オ フ ィ ル ム と は 、 ご く 一 般 的 に 、 例 え ば ポ リ サ ッ カ ラ イ ド の 様 な 細 胞 外 ポ リ マ ー 状
物 質 （ Ｅ Ｐ Ｓ マ ト リ ッ ク ス ） の 形 態 で の そ れ ら の 代 謝 物 と 共 に 生 物 及 び 非 生 物 表 面 へ 付 着
す る 、 生 き て い る 及 び 死 ん で い る 微 生 物 、 特 に バ ク テ リ ア が 凝 集 し た も の と 理 解 さ れ て い
る 。
　 通 常 、 浮 遊 性 細 胞 に 対 し て 顕 著 な 成 長 阻 害 作 用 ま た は 致 死 作 用 を 示 す 抗 菌 物 質 の 活 性 は
、 例 え ば 、 活 性 化 合 物 の 生 体 マ ト リ ッ ク ス 内 へ の 浸 透 が 不 十 分 で あ る た め 、 バ イ オ フ ィ ル
ム と し て 組 織 化 さ れ た 微 生 物 に 対 し て 大 き く 減 弱 す る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 本 発 明 に お い て 、 こ れ は 特 に 、 発 生 し た 微 生 物 ま た は そ れ ら の 代 謝 物 の 結 果 で あ る 口 腔
内 に お け る 変 性 疾 患 、 例 え ば 、 虫 歯 ま た は 歯 周 病 の 発 現 に 重 要 な 役 割 を 演 じ て い る ヒ ト の
歯 の 表 面 及 び 口 の 粘 膜 の バ イ オ フ ィ ル ム に 関 す る 。
【 実 施 例 】
【 ０ ０ ４ １ 】
　 下 記 の 実 施 例 は 本 発 明 を 説 明 す る が 、 本 発 明 を 制 限 す る も の で は な い 。
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実 施 例 １ ： ２ － ア ミ ノ － ４ － メ チ ル － ６ － ピ リ ド － ２ － イ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ジ ン の
合 成 ：
反 応 式
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 メ タ ノ ー ル ６ ０ ｍ ｌ に ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド １ ７ ． ０ ｇ （ ０ ． ３ ２ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え た 溶
液 を 、 メ タ ノ ー ル ２ ４ ０ ｍ ｌ に ピ リ ド － ２ － イ ル ア ミ ジ ン 塩 酸 塩 ５ ０ ． ０ ｇ （ ０ ． ３ ２ ｍ
ｏ ｌ ） を 加 え た 溶 液 へ 室 温 下 で 滴 下 し た 。 ２ ０ 分 間 撹 拌 し た 後 、 ろ 過 を 行 い 、 そ の 後 ろ 液
を メ チ ル － Ｎ － シ ア ノ エ タ ン イ ミ デ ー ト ３ １ ． ４ ｇ （ ０ ． ３ ２ ｍ ｏ ｌ ） へ 撹 拌 下 滴 下 し た
。 室 温 で ２ 時 間 撹 拌 し た 後 、 ０ ℃ に 冷 却 し 、 続 い て 、 沈 殿 物 を ろ 取 し た 。
　 式 （ １ ０ １ ） で 表 さ れ る 化 合 物 は 、 エ タ ノ ー ル か ら 再 結 晶 し て 精 製 し た 。
収 量 ： ３ ０ ． ０ ｇ （ 理 論 値 の ５ ０ ％ ）
【 ０ ０ ４ ２ 】
1 H NMR(CDCl 3 ): 7.35-8.75(m,4H,芳 香 族 水 素 ), 6.00(s,2H,NH 2 ), 2.50(s,3H,CH 3 )
1 3 C NMR(CDCl 3 ): 177.8 / 171.0 / 167.7 (ト リ ア ジ ン 炭 素 ), 153.9 / 150.4 / 137.7 / 
126.4 / 124.6 (ピ リ ジ ン 炭 素 ), 26.0(CH 3 )
m/Z = 187(GC/MS)
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 式 （ １ ０ ２ ） で 表 さ れ る 、 類 似 の ３ － ピ リ ジ ル 誘 導 体 を 同 様 の 方 法 で 合 成 し た 。
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ４ 】
1 H NMR(DMSO-d6): 8.20-9.50(m,4H, 芳 香 族 水 素 ), 8.15(s,2H,NH 2 ), 2.45 (s,3H,CH 3 )
1 3 C NMR(DMSO-d6): 174.8 / 166.0 / 165.2 (ト リ ア ジ ン 炭 素 ), 145.3 / 144.1 / 142.3 
/ 133.8 / 127.6 (ピ リ ジ ン 炭 素 ), 24.5(CH 3 )
m/Z = 187(GC/MS)
【 ０ ０ ４ ５ 】
実 施 例 ２ ： ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ４ － メ チ ル － ６ － ピ リ ド － ２ － イ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ
ア ジ ン の 合 成 ：
反 応 式
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 実 施 例 １ で 合 成 し た 式 （ １ ０ ２ ） で 表 さ れ る 化 合 物 １ ． ９ ｇ （ １ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 無 水 酢
酸 ５ ｍ ｌ に 加 え 、 １ ０ ０ ℃ で １ ２ 時 間 撹 拌 し た 。 濃 縮 後 、 残 査 を 塩 化 メ チ レ ン に 取 り 、 炭
酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 溶 液 で 洗 浄 し た 。 定 量 的 に 式 （ １ ０ ３ ） で 表 さ れ る 化 合 物 が 得 ら れ 、 以
降 の 反 応 に 使 用 す る の に 十 分 な 純 度 で あ っ た 。 （ ＞ ９ ５ ％ 　 Ｇ Ｃ ）
【 ０ ０ ４ ６ 】
1 H NMR(CDCl 3 ): 7.41-8.81(m,4H, 芳 香 族 水 素 ), 8.42(s,1H,NH), 2.68(s,3H,CH3 ), 2.58 
(s,3H,CH 3 )
1 3 C NMR(CDCl 3 ): 179.4 / 171.6 / 171.4 / 164.1 (ト リ ア ジ ン 炭 素 /CO), 153.0 / 150.7
 / 137.7 / 127.0 / 125.0 (ピ リ ジ ン 炭 素 ), 26.5(CH 3 ), 26.2(CH 3 )
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 同 様 に し て 、 以 下 に 示 す Ｎ － ア シ ル ア ミ ノ － ト リ ア ジ ン 類 を 得 た 。 （ 表 １ ） ：
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【 表 １ 】
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【 表 ２ 】
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【 表 ３ 】
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【 表 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ８ 】
実 施 例 ３ ： ２ － ア ル キ ル ア ミ ノ － ４ － メ チ ル － ６ － ピ リ ジ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ジ ン 類
の 一 般 的 合 成
【 化 １ ０ 】
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　 ト ル エ ン １ ｍ ｌ に 溶 解 し た ア シ ル ア ミ ノ － ト リ ア ジ ン １ ｍ ｍ ｏ ｌ に 、 ０ ℃ で 、 化 学 量 論
量 の ボ ラ ン － ジ メ チ ル ス ル フ ィ ド 錯 体 の ２ Ｍ ト ル エ ン 溶 液 を 加 え 、 ４ 時 間 加 熱 還 流 し た 。
室 温 ま で 冷 却 し 、 反 応 溶 液 を １ ０ ％ 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 溶 液 で 処 理 し 、 乾 燥 及 び エ バ ポ レ ー シ
ョ ン に よ る 濃 縮 を 行 っ た 。 反 応 生 成 物 の 同 定 は 、 Ｇ Ｃ ／ Ｍ Ｓ ま た は Ｌ Ｃ ／ Ｍ Ｓ に て 行 い 、
そ れ ら の 化 合 物 は 、 更 な る 精 製 を 行 う こ と な く 、 微 生 物 に 対 す る ス ク リ ー ニ ン グ に 使 用 し
た 。 以 下 に 示 す 化 合 物 は 、 上 記 の や り 方 に て 得 た ：
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【 表 ５ 】
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【 表 ６ 】
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【 表 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ９ 】
実 施 例 ４ ： ２ － 第 三 ブ チ ル － ４ － ｎ － オ ク チ ル ア ミ ノ － ６ － ピ リ ド － ２ － イ ル － １ ， ３ ，
５ － ト リ ア ジ ン の 合 成 （ 式 （ １ ４ ０ ） で 表 さ れ る 化 合 物 ）
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ト ル エ ン １ ０ ｍ ｌ に 塩 化 ピ バ ロ イ ル ２ ． ６ ０ ｇ （ ２ １ ． ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え た 溶 液 を 、
ト ル エ ン ３ ０ ｍ ｌ に ２ － ピ リ ジ ル イ ミ ド メ チ ル エ ス テ ル ２ ． ６ ６ ｇ （ １ ９ ． ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ）
及 び Ｎ Ｅ ｔ 3 ２ ． １ ７ ｇ （ ２ １ ． ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え た 溶 液 に 、 ０ ℃ で ゆ っ く り 加 え た 。
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２ ４ 時 間 室 温 で 撹 拌 し た 後 、 ろ 過 し 溶 媒 を 取 り 除 い た 。 残 査 を 第 三 ブ タ ノ ー ル １ ０ ｍ ｌ に
溶 解 し 、 第 三 ブ タ ノ ー ル ２ ０ ｍ ｌ に ｎ － オ ク チ ル グ ア ニ ジ ン ６ ． ６ １ ｇ （ ３ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ）
を 加 え た 溶 液 を 加 え た 。 ２ ４ 時 間 室 温 で 反 応 さ せ た 後 、 溶 媒 を 取 り 除 き 、 式 （ １ ４ ０ ） で
表 さ れ る 化 合 物 を シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ 酢 酸 エ チ ル ／ ヘ キ サ ン 　 ９ ／ １ ） に て
精 製 し た 。
収 量 ： ５ ． １ ｇ （ 理 論 値 の ７ ７ ％ ）
【 ０ ０ ５ ０ 】
1 H NMR(CDCl 3 ): 7.33-8.73(m,4H, 芳 香 族 水 素 ), 5.79(s,1H,NH), 1.54 (m,2H,CH2 ), 1.20
-1.33 (m,21H,CH 2 /C(CH 3 ) 3 ), 0.81(t,3H,CH 3 )
1 3 C NMR(CDCl 3 ): 186.3 / 169.7 / 166.8 (ト リ ア ジ ン 炭 素 ), 154.7 / 150.2 / 137.3 / 
125.9 / 124.7 (ピ リ ジ ン 炭 素 ), 39.7 / 29.2(C(CH3 ) 3 ), 14.5(CH 3 ), 23.0-41.3(CH 2 )
m/Z = 341
【 ０ ０ ５ １ 】
実 施 例 ５ ： 寒 天 培 地 配 合 試 験 に お け る 最 小 阻 止 濃 度 （ Ｍ Ｉ Ｃ ） の 決 定 （ Ｍ Ｉ Ｃ テ ス ト ）
培 地 ： カ ゼ イ ン ／ ソ イ ミ ー ル ペ プ ト ン ア ー ガ ー （ メ ル ク 社 ）
　 　 　 * サ ブ ロ ー ４ ％ グ ル コ ー ス ア ー ガ ー （ メ ル ク 社 ）
希 釈 剤 ： 無 菌 ０ ． ８ ５ ％ Ｎ ａ Ｃ ｌ 溶 液
試 験 生 物 ：
ス タ フ ィ ロ コ ッ カ ス 　 ア ウ レ ウ ス （ Staphylococcus aureus） ATCC 6538
ス タ フ ィ ロ コ ッ カ ス 　 エ ピ デ ル ミ デ ィ ス （ Staphylococcus epidermidis） ATCC 12228
コ リ ネ バ ク テ リ ウ ム 　 セ ロ シ ス （ Corynebacterium xerosis） ATCC 373
Ｃ ． ミ ヌ テ ィ シ ウ ム （ C.minutissimum） ATCC 23348
プ ロ ピ オ ニ バ ク テ リ ウ ム 　 ア ク ネ ス （ Propionibacterium acnes） ATCC 6919
エ シ ェ リ キ ア 　 コ リ （ Escherichia coli） ATCC 10536
エ シ ェ リ キ ア 　 コ リ （ Escherichia coli） NCTC 8196
プ ロ テ ウ ス 　 ブ ル ガ リ ス （ Proteus vulgaris） ATCC 6896
ク レ ブ シ ェ ラ 　 ニ ュ ー モ ニ エ （ Klebsiella pneumoniae） ATCC 4352
サ ル モ ネ ラ 　 コ レ ラ エ ス イ ス （ Salmonella choleraesuis） ATCC 9184
シ ュ ー ド モ ナ ス 　 エ ル ジ ノ ー サ （ Pseudomonas aeruginosa） ATCC 15442
カ ン ジ ダ 　 ア ル ビ カ ン ス （ Candida albicans） ATCC 10231
ア ス ペ ル ギ ル ス 　 ニ ガ ー （ Aspergillus niger） ATCC 6275
培 養 ： ３ ７ ℃ で ２ ４ 時 間
　 　 　 * ２ ８ ℃ で ３ 日 間
試 験 溶 液 ： 全 て の 試 験 化 合 物 の １ ％ 原 液 を 適 当 な 溶 媒 で 作 成 し 、 最 終 濃 度 が １ ０ ０ ０ ｐ ｐ
ｍ な い し １ ０ ｐ ｐ ｍ で あ る 希 釈 液 系 列 を 調 製 し た 。
試 験 方 法 ： そ れ ぞ れ の 希 釈 段 階 の も の ０ ． ３ ｍ ｌ を 、 ま だ 液 体 状 で あ る 培 養 媒 体 １ ５ ｍ ｌ
と 混 合 し た 。 培 養 媒 体 が 固 化 し た 後 、 そ れ ぞ れ の 試 験 株 の ０ ． ８ ５ ％ Ｎ ａ Ｃ ｌ 溶 液 に よ る
、 適 切 な 生 物 希 釈 液 １ ０ μ ｌ を 寒 天 培 地 に ス ポ ッ ト し た 。
ス タ フ ィ ロ コ ッ カ ス 　 ア ウ レ ウ ス ATCC 6538            １ ： １ ０ ０
ス タ フ ィ ロ コ ッ カ ス 　 エ ピ デ ル ミ デ ィ ス ATCC 12228　 　  １ ： １ ０ ０ ０
コ リ ネ バ ク テ リ ウ ム 　 セ ロ シ ス ATCC 373　 　 　 　 　 　 　  １ ： １ ０ ０ ０
Ｃ ． ミ ヌ テ ィ シ ウ ム ATCC 23348　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  １ ： １ ０ 希 釈 液
プ ロ ピ オ ニ バ ク テ リ ウ ム 　 ア ク ネ ス ATCC 6919          １ ： １ ０ 希 釈 液
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 プ レ ー ト は ３ ７ ℃ で ２ ４ 時 間 培 養 （ ア ス ペ ル ギ ル ス 　 ニ ガ ー は ２ ８ ℃ で ３ 日 間 ） し 、 そ
の 後 、 増 殖 が も は や 認 め ら れ な く な る （ Ｍ Ｉ Ｃ に 従 っ て ） 試 験 物 質 の 最 高 希 釈 液 （ 最 低 濃
度 ） を 決 定 し た 。
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 結 果 を 表 ３ 及 び 表 ４ に 示 し た 。
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【 表 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 表 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ４ 】
実 施 例 ６ ： ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト に お け る ２ － 第 三 ブ チ ル － ４ － ｎ － オ ク チ ル ア ミ ノ －
６ － ピ リ ド － ２ － イ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ジ ン （ １ ４ ０ ） の 実 用 性 の 試 験 及 び 増 殖 阻 害
活 性 の 決 定
原 理 ： ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 板 （ 直 径 １ ０ ｍ ｍ ） を 人 工 唾 液 （ Deutshe Zeitschrift社 D
ZZ 5/2002） で ４ 時 間 処 理 し 、 Ｎ ａ Ｃ ｌ 溶 液 で ４ 回 洗 浄 後 、 ５ ｐ ｐ ｍ の 試 験 物 質 （ １ ４ ０
） の エ タ ノ ー ル 溶 液 中 で ３ ０ 分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 該 デ ィ ス ク は そ れ か ら ヌ ン ク ロ ン
（ Nunclon） 表 面 滴 定 プ レ ー ト （ １ ２ ウ ェ ル ） に 移 し 、 ア ク チ ノ マ イ セ ス 　 ビ ス コ サ ス （ A
ctinomyces viscosus） ATCC 43146（ 約 １ ０ 5 ／ ｍ ｌ ） を 接 種 し た Ｃ Ａ Ｓ Ｏ 培 養 媒 体 中 、 ３
７ ℃ で ２ ４ 時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
結 果 ： 図 １ は 、 人 工 唾 液 で ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 板 を 前 処 理 し 試 験 物 質 を 吸 着 さ せ る と
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、 試 験 物 質 （ １ ４ ０ ） に よ り 、 未 処 理 の コ ン ト ロ ー ル に 比 し て 、 ア ク チ ノ マ イ セ ス 　 ビ ス
コ サ ス の 増 殖 が 阻 害 さ れ る こ と を 示 し て い る 。 こ の 実 用 性 は 、 唾 液 の 存 在 に 依 存 す る 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
実 施 例 ７ ： バ イ オ フ ィ ル ム モ デ ル に お け る ２ － 第 三 ブ チ ル － ４ － ｎ － オ ク チ ル ア ミ ノ － ６
－ ピ リ ド － ２ － イ ル － １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ジ ン （ １ ４ ０ ） の 活 性 試 験
原 理 ： Guggenheim 他 . (2001), "Validation of an in vitro biofilm model of supragi
ngival plaque", J. Dent Res. 80(1)参 照
　 ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 板 を 人 間 の 唾 液 で 前 処 理 し 、 種 々 の グ ラ ム 陽 性 及 び グ ラ ム 陰 性
の 口 腔 微 生 物 （ 連 鎖 球 菌 、 ア ク チ ノ マ イ セ ス 種 、 ビ ル オ ネ ラ ＆ フ ソ バ ク テ リ ウ ム 種 及 び そ
の 他 の 種 ） 並 び に 酵 母 （ カ ン ジ ダ 　 ア ル ビ カ ン ス ） の 混 合 培 養 物 よ り な る バ イ オ フ ィ ル ム
を 該 ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 上 で 成 長 さ せ た 。 ４ 日 間 に 及 ぶ こ の 試 験 の 間 に 、 該 板 は 、 該
試 験 物 質 （ ０ ． ５ ％ （ １ ４ ０ ） ） の 適 用 製 剤 に 数 回 浸 さ れ た 。 最 後 に 、 該 バ イ オ フ ィ ル ム
は 採 ら れ 、 生 き た 細 胞 数 が 決 定 さ れ た 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
結 果 ： 結 果 を 表 ３ に 示 し た 。 ト リ ア ジ ン 化 合 物 は 、 活 性 物 質 を 含 ま な い プ ラ セ ボ 製 剤 及 び
１ ０ ％ エ タ ノ ー ル を 含 む コ ン ト ロ ー ル と 比 較 し て 、 ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 上 の バ イ オ フ
ィ ル ム に お け る 明 確 な 微 生 物 数 の 減 少 を 起 こ し た 。 同 様 の 活 性 を 示 さ な い 比 較 物 質 も 試 験
し た 。
【 表 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 図 面 の 簡 単 な 説 明 】
【 ０ ０ ５ ８ 】
【 図 １ 】 人 工 唾 液 で ハ イ ド ロ キ シ ア パ タ イ ト 板 を 前 処 理 し 試 験 物 質 を 吸 着 さ せ る と 、 試 験
物 質 （ １ ４ ０ ） に よ り 、 未 処 理 の コ ン ト ロ ー ル に 比 し て 、 ア ク チ ノ マ イ セ ス 　 ビ ス コ サ ス
の 増 殖 が 阻 害 さ れ る こ と を 示 し て い る 。
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【 図 １ 】
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【 国 際 調 査 報 告 】
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【要約の続き】
シクロアルキル基を表し、
Ｒ3は水素原子、炭素原子数１ないし２０のアルキル基、炭素原子数３ないし７のシクロ
アルキル基、炭素原子数１ないし２０のパーフルオロアルキル基、炭素原子数１ないし２０のアルキル－カルボニル
基、炭素原子数３ないし７のシクロアルキル－カルボニル基、炭素原子数１ないし２０のパーフルオロアルキル－カ
ルボニル基、またはフェニルカルボニル基を表す。]で表される化合物、それらの化合物のグラム陽性及びグラム陰
性菌、酵
母並びにカビに対する顕著な効果及び人の歯の表面及び口腔の粘膜におけるバイオフィルムの防止または処理。
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