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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）の化合物：
【化１】

（式中、
　ＸはＯまたはＳであり；
　Ｒ1は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
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　Ｒ2およびＲ3は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、またはメチルであり；
　Ｒ4は、水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、またはＣ3～Ｃ4シクロアルキルであり、該
アルキルおよびシクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換さ
れていてもよく；
　Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ア
ルコキシ、およびＣ1～Ｃ4アルキルチオから選択されるか；又は
　Ｒ5およびＲ6は、これらが結合している炭素原子と一緒になって、Ｃ＝Ｏ、Ｃ＝ＮＯＲ

c、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ5アルケニルを表し、該シクロアルキルおよ
びアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、およびＣ

1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ7は、水素、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ5アルケニル、Ｃ3

～Ｃ5シクロアルケニル、またはＣ2～Ｃ5アルキニルであり、該アルキル、シクロアルキ
ル、アルケニル、アルキニル、シクロアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキ
ル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、ヒドロキシル、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択
される１～４個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、およびＣ1

～Ｃ4アルコキシから選択されるか；又は
　Ｒ8およびＲ9は、これらが結合している炭素原子と一緒になって、Ｃ3～Ｃ5シクロアル
キルを表し、該シクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換さ
れていてもよく；
　各Ｒ10は、独立して、ハロゲン、ニトロ、シアノ、ホルミル、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ2

～Ｃ5アルケニル、Ｃ2～Ｃ5アルキニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ5アルコキシ
、Ｃ3～Ｃ5アルケニルオキシ、Ｃ3～Ｃ5アルキニルオキシ、Ｃ1～Ｃ5アルキルチオ、－Ｃ
（＝ＮＯＲc）Ｃ1～Ｃ5アルキル、またはＣ1～Ｃ5アルキルカルボニルを表し、該アルキ
ル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキ
ニルオキシ、およびアルキルチオは、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ
、シアノ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～５個の置換基で置換
されていてもよく；ｎは０、１、２、３、４、または５であり；
　各Ｒcは、水素、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ3～Ｃ4アルキニル、Ｃ3～
Ｃ4シクロアルキル（Ｃ1～Ｃ2）アルキル、およびＣ3～Ｃ4シクロアルキルから独立して
選択され、該アルキル、シクロアルキル、アルケニル、およびアルキニル基は、ハロゲン
およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ11は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
　Ｒ12およびＲ13は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはヒ
ドロキシルから選択される）
またはその塩および／またはＮ－オキシド
であるが、次の化合物：
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【化２】

【化３】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　
のうちの１つではない、前記化合物、またはその塩および／またはＮ－オキシド。
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【請求項２】
　Ｒ1が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである、請求項１に記載の化合
物。
【請求項３】
　Ｒ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素またはメチルである、請求項１または２に記載の
化合物。
【請求項４】
　Ｒ4が水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり、該アルキルお
よびシクロアルキルが、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、メトキシ、およびメチルチ
オから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよい、請求項１、２また
は３のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、Ｃ1～Ｃ2アルコ
キシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択されるか；又はＲ5およびＲ6がこれらが結合
している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシクロプロピルを表し、該シクロプロピル
が、フルオロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～２個の置換基で置換さ
れていてもよい、請求項１、２、３または４のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項６】
　Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、またはＣ2～
Ｃ3アルキニルであり、該アルキル、シクロアルキル、アルケニル、およびアルキニルが
、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、ヒドロキシル、およびメチルチオから独立して選
択される１～３個の置換基で置換されていてもよい、請求項１、２、３、４または５のい
ずれか１項に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、およびＣ1～Ｃ2

アルコキシから選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子と一緒
になってシクロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、シアノ、およびメチル
から独立して選択される１～２個の置換基で置換されていてもよい、請求項１、２、３、
４、５または６のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項８】
　各Ｒ10が独立して、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アルケニル、Ｃ2

～Ｃ3アルキニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、ま
たはＣ1～Ｃ2アルキルチオを表し、該アルキル、シクロプロピル、アルケニル、アルキニ
ル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチオが、フルオロ、
クロロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されてい
てもよく；ｎが０、１、２または３である、請求項１、２、３、４、５、６または７のい
ずれか１項に記載の化合物。
【請求項９】
　Ｒ11が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ12およびＲ13がそれ
ぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、およびヒドロキシルから選択される、請求項１、
２、３、４、５、６、７または８のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１０】
　ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノであり
；Ｒ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素またはメチルであり；Ｒ4が水素、シアノ、Ｃ1～
Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり、該アルキルおよびシクロアルキルが、フル
オロ、クロロ、シアノ、メチル、メトキシ、およびメチルチオから独立して選択される１
～３個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオ
ロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択され
るか；又はＲ5およびＲ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシ
クロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、メチル、およびシアノから独立し
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て選択される１～２個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～
Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、またはＣ2～Ｃ3アルキニルであり、該アルキ
ル、シクロアルキル、アルケニル、およびアルキニルが、フルオロ、クロロ、シアノ、メ
チル、ヒドロキシル、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換
されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル
、およびＣ1～Ｃ2アルコキシから選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合してい
る炭素原子と一緒になってシクロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、シア
ノ、およびメチルから独立して選択される１～２個の置換基で置換されていてもよく；各
Ｒ10が独立にハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アルケニル、Ｃ2～Ｃ3アル
キニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、またはＣ1～
Ｃ2アルキルチオを表し、該アルキル、シクロプロピル、アルケニル、アルキニル、メト
キシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチオが、フルオロ、クロロ、
メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく
；ｎが０、１、２または３であり；Ｒ11が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシア
ノであり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、およびヒドロキ
シルから選択される、請求項１に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
【請求項１１】
　ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素、フルオロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ2が水
素でＲ3が水素またはメチルであるか；又はＲ2が水素またはメチルでＲ3が水素であり；
Ｒ4が水素、シアノ、メチル、またはエチルであり、該メチルおよびエチルが、フルオロ
およびメトキシから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ5

およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、メトキシ、およびメチルチオか
ら選択されるか；又はＲ5およびＲ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になってシク
ロプロピルを表し；Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4

アルケニルであり、該アルキル、シクロアルキル、およびアルケニルが、フルオロ、クロ
ロ、ヒドロキシル、シアノ、およびメチルから独立して選択される１～３個の置換基で置
換されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルか
ら選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子と一緒になってシク
ロプロピルを表し；各Ｒ10が独立にフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、シクロプロピル
、メトキシ、またはメチルチオを表し、該メチル、シクロプロピル、メトキシ、およびメ
チルチオはフルオロおよびクロロから独立して選択される１～３個の置換基で置換されて
いてもよく；ｎが０、１または２であり；Ｒ11が水素、フルオロ、メチル、またはクロロ
であり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルから選択され
る、請求項１に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
【請求項１２】
　ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素またはフルオロであり；Ｒ2とＲ3の両方が水素であ
り；Ｒ4がメチルまたはエチル（該メチルおよびエチルは、１～３個のフルオロ置換基で
置換されていてもよい）であり；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素およびフルオロか
ら選択され；Ｒ7がメチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル
、ｔｅｒｔ－ブチル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニルであり、該メ
チル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、
シクロアルキル、およびアルケニルが、フルオロ、クロロ、およびメチルから独立して選
択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水
素またはフルオロから選択され；各Ｒ10が独立にフルオロ、クロロ、シアノ、またはメチ
ルを表し、該メチルが、１～３個のフルオロ置換基で置換されていてもよく；ｎが０、１
または２であり；Ｒ11が水素またはフルオロであり；Ｒ12とＲ13の両方が水素である、請
求項１に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
【請求項１３】
　ＸがＯである、請求項１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１または１２の
いずれか１項に記載の化合物。
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【請求項１４】
　N-[1-ベンジル-1-メチル-2-(1-メチルシクロプロピル)エチル]-8-フルオロ-キノリン-3
-カルボキサミド（化合物E-47）、
　N-(1-ベンジル-3,3,3-トリフルオロ-1-メチル-プロピル)-8-メチル-キノリン-3-カルボ
キサミド（化合物E-61）、
　N-(1-ベンジル-3,3,3-トリフルオロ-1-メチル-プロピル)-8-クロロ-キノリン-3-カルボ
キサミド（化合物E-60）、
　N-(1-ベンジル-3,3,3-トリフルオロ-1-メチル-プロピル)-8-フルオロ-キノリン-3-カル
ボキサミド（化合物E-39）、
　N-(1-ベンジル-3,3,3-トリフルオロ-1-メチル-プロピル)-7,8-ジフルオロ-キノリン-3-
カルボキサミド（化合物E-102）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブチル)-7,8-ジフルオロ-キノリン-3-カルボキサミド（
化合物E-48）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブト-3-エニル)-8-フルオロ-キノリン-3-カルボキサミド
（化合物E-35）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブト-3-エニル)-7,8-ジフルオロ-キノリン-3-カルボキサ
ミド（化合物E-55）、
　8-フルオロ-N-[1-[(3-フルオロフェニル)メチル]-1,3-ジメチル-ブチル]キノリン-3-カ
ルボキサミド（化合物E-26）、
　8-フルオロ-N-[3,3,3-トリフルオロ-1-[(3-フルオロフェニル)メチル]-1-メチル-プロ
ピル]キノリン-3-カルボキサミド（化合物E-99）、
　N-(1-ベンジル-3,3-ジフルオロ-1-メチル-ブチル)-8-フルオロ-キノリン-3-カルボキサ
ミド（化合物E-50）、
　N-(1-ベンジル-3-フルオロ-1,3-ジメチル-ブチル)-8-フルオロ-キノリン-3-カルボキサ
ミド（化合物E-56）、
　N-(1-ベンジル-1,3,3-トリメチル-ブチル)-8-フルオロ-キノリン-3-カルボキサミド（
化合物E-34）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブチル)-8-フルオロ-キノリン-3-カルボキサミド（化合
物E-6）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブチル)-8-メチル-キノリン-3-カルボキサミド（化合物E
-20）、
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブチル)-8-クロロ-キノリン-3-カルボキサミド（化合物E
-14）、及び
　N-(1-ベンジル-1,3-ジメチル-ブチル)キノリン-3-カルボキサミド（化合物E-13）
から選択される、請求項１に記載の化合物。
【請求項１５】
　殺菌的に有効な量の請求項１～１４のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物を含む組成物
。
【請求項１６】
　少なくとも１種の追加の活性成分および／または希釈剤をさらに含む、請求項１５に記
載の組成物。
【請求項１７】
　植物病原性病害の駆除、予防または防除方法であって、植物病原体、植物病原体の生息
地、または、植物病原体による被害を受けやすい植物、または、その繁殖体に、殺菌的に
有効な量の請求項１～１４のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物、または殺菌的に有効な
量の請求項１～１４に記載の式（Ｉ）の化合物を含む組成物を適用することを含む、前記
方法。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
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　本発明は、例えば活性成分として殺微生物活性、特には殺菌（fungicidal）活性を有す
る殺微生物性キノリン（チオ）カルボキサミド誘導体に関する。本発明はまた、これらの
キノリン（チオ）カルボキサミド誘導体の合成、これらのキノリン（チオ）カルボキサミ
ド誘導体の合成に有用な中間体、これらの中間体の合成、少なくとも１種のキノリン（チ
オ）カルボキサミド誘導体を含有する農芸化学組成物、これらの組成物の調製、および、
農業または園芸における、植物、収穫された食品作物、種子、または非生体材料に対する
植物病原性微生物による、特には真菌（fungi）による外寄生（infestation）を防除もし
くは予防するためのキノリン（チオ）カルボキサミド誘導体または組成物の使用に関する
。
【背景技術】
【０００２】
　特定の殺菌性キノリン（チオ）カルボキサミド化合物が国際公開第０４０３９７８３号
に記載されている。
【０００３】
　今回、驚くべきことには、特定の新規なキノリン（チオ）カルボキサミド誘導体が好ま
しい殺菌特性を有することが見出された。
【発明の概要】
【課題を解決するための手段】
【０００４】
　本発明はしたがって、式（Ｉ）の化合物
【化１】

（式中、
　ＸはＯまたはＳであり；
　Ｒ1は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
　Ｒ2およびＲ3は、それぞれ独立して水素、ハロゲン、またはメチルであり；
　Ｒ4は、水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、またはＣ3～Ｃ4シクロアルキルであり、こ
れらのアルキルおよびシクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～
Ｃ3アルコキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基
で任意選択的に置換されていてもよく；
　Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ4アルキルチオから選択されるか；
　Ｒ5およびＲ6は、これらが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏ、Ｃ＝ＮＯＲc

、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ5アルケニルを表し、これらのシクロアルキル
およびアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、およ
びＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換さ
れていてもよく；
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　Ｒ7は、水素、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ5アルケニル、Ｃ3

～Ｃ5シクロアルケニル、またはＣ2～Ｃ5アルキニルであり、これらのアルキル、シクロ
アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3

アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、ヒドロキシル、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立し
て選択される１～４個の置換基で任意選択的に置換されていてもよく；
　Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、およびＣ1～
Ｃ4アルコキシから選択されるか；
　Ｒ8およびＲ9は、これらが結合している炭素原子と一緒になってＣ3～Ｃ5シクロアルキ
ルを表し、このシクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選
択的に置換されていてもよく；
　各Ｒ10は、独立して、ハロゲン、ニトロ、シアノ、ホルミル、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ2

～Ｃ5アルケニル、Ｃ2～Ｃ5アルキニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ5アルコキシ
、Ｃ3～Ｃ5アルケニルオキシ、Ｃ3～Ｃ5アルキニルオキシ、Ｃ1～Ｃ5アルキルチオ、－Ｃ
（＝ＮＯＲc）Ｃ1～Ｃ5アルキル、またはＣ1～Ｃ5アルキルカルボニルであり、これらの
アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、
アルキニルオキシ、およびアルキルチオは、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、シアノ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～５個の置換基
で任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、２、３、４、または５であり；
　各Ｒcは、水素、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ3～Ｃ4アルキニル、Ｃ3～
Ｃ4シクロアルキル（Ｃ1～Ｃ2）アルキル、およびＣ3～Ｃ4シクロアルキルから独立して
選択され、これらのアルキル、シクロアルキル、アルケニル、およびアルキニル基は、ハ
ロゲンおよびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されて
いてもよく；
　Ｒ11は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
　Ｒ12およびＲ13は、それぞれ独立して水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはヒド
ロキシルから選択される）
であるが、次の化合物：
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【化２】

のうちの１つではないことを条件とする化合物、ならびにその塩および／またはＮ－オキ
シドを提供する。
【発明を実施するための形態】
【０００５】
　第２の態様において、本発明は、式（Ｉ）の化合物を含む農芸化学組成物を提供する。
【０００６】
　式（Ｉ）の化合物は植物病原性微生物の防除に用いられ得る。それ故、植物病原体を防
除するために、本発明に係る式（Ｉ）の化合物または式（Ｉ）の化合物を含む組成物は、
植物病原体に直接、または、植物病原体の生息地（特に植物病原体による被害を受けやす
い植物）に適用され得る。
【０００７】
　それ故、第３の態様において、本発明は、植物病原体を防除するための本明細書に記載
の式（Ｉ）の化合物または式（Ｉ）の化合物を含む組成物の使用を提供する。
【０００８】
　さらなる態様において、本発明は、本明細書に記載の式（Ｉ）の化合物または式（Ｉ）
の化合物を含む組成物を、前記植物病原体、または、前記植物病原体の生息地（特に植物
病原体による被害を受けやすい植物）に適用するステップを含む植物病原体の防除方法を
提供する。
【０００９】
　式（Ｉ）の化合物は、植物病原性真菌の防除に特に効果的である。
【００１０】
　それ故、さらなる態様において、本発明は、植物病原性真菌を防除するための本明細書
に記載の式（Ｉ）の化合物または式（Ｉ）の化合物を含む組成物の使用を提供する。
【００１１】
　さらなる態様において、本発明は、本明細書に記載の式（Ｉ）の化合物または式（Ｉ）
の化合物を含む組成物を、前記植物病原性真菌、または、前記植物病原性真菌の生息地（
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特に植物病原性真菌による被害を受けやすい植物）に適用するステップを含む植物病原性
真菌の防除方法を提供する。
【００１２】
　置換基が任意選択により置換されていると示されている場合、これは、これらの置換基
が、１個以上の同等もしくは異なる置換基、例えば１～３個の置換基を有していてもいな
くてもよいことを意味する。通常、３個以下のこのような任意選択の置換基が同時に存在
する。１個の基が置換されていると示されている場合（例えばアルキル）、これは、他の
基の一部であるこれらの基を含む（例えばアルキルチオ中のアルキル）。
【００１３】
　「ハロゲン」という用語は、フッ素、塩素、臭素またはヨウ素を指し、好ましくはフッ
素、塩素または臭素を指す。
【００１４】
　アルキル置換基（単独で、または、例えばアルコキシ－、アルキルチオ－などのより大
きな基の一部として）は直鎖または分岐であり得る。アルキルは、それ自体、または、他
の置換基の一部として、記載されている炭素原子の数に応じて、例えば、メチル、エチル
、ｎ－プロピル、ｎ－ブチル、ｎ－ペンチル、ｎ－ヘキシルおよびこれらの異性体、例え
ば、イソ－プロピル、イソ－ブチル、ｓｅｃ－ブチル、ｔ－ブチルまたはイソ－アミルで
ある。
【００１５】
　アルケニル置換基（単独で、または、例えばアルケニルオキシなどのより大きな基の一
部として）は直鎖または分岐鎖の形態であることが可能であり、このアルケニル部分は、
適切な場合、（Ｅ）－または（Ｚ）－立体構成のものであることが可能である。例はビニ
ルおよびアリルである。アルケニル基は、好ましくはＣ2～Ｃ6、より好ましくはＣ2～Ｃ4

、および、最も好ましくはＣ2～Ｃ3アルケニル基である。
【００１６】
　アルキニル置換基（単独で、または、例えばアルキニルオキシなどのより大きな基の一
部として）は、直鎖または分岐鎖の形態であることが可能である。例はエチニルおよびプ
ロパルギルである。アルキニル基は、好ましくはＣ2～Ｃ6、より好ましくはＣ2～Ｃ4、お
よび、最も好ましくはＣ2～Ｃ3アルキニル基である。
【００１７】
　シクロアルキル置換基は、飽和であっても部分的に不飽和であってもよく、好ましくは
完全に飽和であり、例えばシクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、またはシク
ロヘキシルである。
【００１８】
　ハロアルキル基（単独で、または、例えばハロアルキルオキシなどのより大きな基の一
部として）は１個以上の同等または異なるハロゲン原子を含有し得、例えば、ＣＨ2Ｃｌ
、ＣＨＣｌ2、ＣＣｌ3、ＣＨ2Ｆ、ＣＨＦ2、ＣＦ3、ＣＦ3ＣＨ2、ＣＨ3ＣＦ2、ＣＦ3ＣＦ

2またはＣＣｌ3ＣＣｌ2を表し得る。
【００１９】
　ハロアルケニル基（単独で、または、例えばハロアルケニルオキシなどのより大きな基
の一部として）はそれぞれアルケニル基であり、これらは、１つ以上の同一または異なる
ハロゲン原子で置換されており、例えば、２，２－ジフルオロビニルまたは１，２－ジク
ロロ－２－フルオロ－ビニルである。
【００２０】
　ハロアルキニル基（単独で、あるいはより大きな基（例えばハロアルキニルオキシ）の
一部として）は、それぞれ１つ以上の同じまたは異なるハロゲン原子で置換されているア
ルキニル基であり、例えば１－クロロ－プロプ－２－イニルである。
【００２１】
　アルコキシはラジカル－ＯＲを意味し、式中、例えば上記に定義されているとおり、Ｒ
はアルキルである。アルコキシ基としては、これらに限定されないが、メトキシ、エトキ
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シ、１－メチルエトキシ、プロポキシ、ブトキシ、１－メチルプロポキシおよび２－メチ
ルプロポキシが挙げられる。
【００２２】
　シアノは－ＣＮ基を意味する。
【００２３】
　アミノは－ＮＨ2基を意味する。
【００２４】
　ヒドロキシルまたはヒドロキシは、－ＯＨ基を指す。
【００２５】
　アリール基（単独で、または、例えばアリールオキシ、アリール－アルキルなどのより
大きな基の一部として）は、単環式、二環式または三環式の形態であることが可能である
芳香族環系である。このような環の例としては、フェニル、ナフチル、アントラセニル、
インデニルまたはフェナントレニルが挙げられる。好ましいアリール基はフェニルおよび
ナフチルであり、フェニルが最も好ましい。アリール部分が置換されていると言われる場
合、このアリール部分は、好ましくは１～４個の置換基、最も好ましくは１～３個の置換
基で置換されている。
【００２６】
　ヘテロアリール基（単独で、または、例えばヘテロアリールオキシ、ヘテロアリール－
アルキルなどのより大きな基の一部として）は、少なくとも１個のヘテロ原子を含有する
と共に、単一の環または２つ以上の縮合環から構成される芳香族環系である。好ましくは
、単一の環は３個以下のヘテロ原子を含有し、二環系は４個以下のヘテロ原子を含有する
こととなり、これらは、窒素、酸素および硫黄から好ましく選択されることとなる。単環
式基の例としては、ピリジル、ピリダジニル、ピリミジニル、ピラジニル、ピロリル、ピ
ラゾリル、イミダゾリル、トリアゾリル（例えば［１，２，４］トリアゾリル）、フラニ
ル、チオフェニル、オキサゾリル、イソオキサゾリル、オキサジアゾリル、チアゾリル、
イソチアゾリルおよびチアジアゾリルが挙げられる。二環式基の例としては、プリニル、
キノリニル、シノリニル、キノキサリニル、インドリル、インダゾリル、ベンズイミダゾ
リル、ベンゾチオフェニルおよびベンゾチアゾリルが挙げられる。単環式ヘテロアリール
基が好ましく、ピリジルが最も好ましい。ヘテロアリール部分が置換されていると言われ
る場合、このヘテロアリール部分は、好ましくは１～４個の置換基、最も好ましくは１～
３個の置換基で置換されている。
【００２７】
　ヘテロシクリル基または複素環（単独で、または、ヘテロシクリル－アルキルなどのよ
り大きな基の一部として）は、Ｏ、ＳおよびＮから選択される１個以上（好ましくは１個
、２個または３個）のヘテロ原子を含む１０個以下の原子を含有する非芳香族環構造であ
る。単環式基の例としては、オキセタニル、４，５－ジヒドロ－イソオキサゾリル、チエ
タニル、ピロリジニル、テトラヒドロフラニル、［１，３］ジオキソラニル、ピペリジニ
ル、ピペラジニル、［１，４］ジオキサニル、イミダゾリジニル、［１，３，５］オキサ
ジアジナニル、ヘキサヒドロ－ピリミジニル、［１，３，５］トリアジナニルおよびモル
ホリニル、または、１－オキソ－チエタニルおよび１，１－ジオキソ－チエタニルなどの
これらの酸化型が挙げられる。二環式基の例としては、２，３－ジヒドロ－ベンゾフラニ
ル、ベンゾ［１，４］ジオキソラニル、ベンゾ［１，３］ジオキソラニル、クロメニルお
よび２，３－ジヒドロ－ベンゾ［１，４］ジオキシニルが挙げられる。ヘテロシクリル部
分が置換されていると言われる場合、このヘテロシクリル部分は、好ましくは１～４個の
置換基、最も好ましくは１～３個の置換基で置換されている。
【００２８】
　式（Ｉ）の化合物中に１個以上の不斉炭素原子の存在が可能であるとは、その化合物が
光学異性形態、すなわち、鏡像異性形態またはジアステレオ異性形態をとり得ることを意
味する。また、単結合に係る回転の制限によってアストロプ異性体が生じ得る。式（Ｉ）
は、すべてのこれらの可能性のある異性形態およびその混合物を含むことが意図されてい
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る。本発明は、式（Ｉ）の化合物に係るすべてのこれらの可能性のある異性形態およびそ
の混合物を含む。同様に、式（Ｉ）は、すべての可能性のある互変異性体を含むことが意
図されている。本発明は、式（Ｉ）の化合物に係るすべての可能性のある互変異性形態を
含む。
【００２９】
　各事例において、本発明に係る式（Ｉ）の化合物は、遊離形態、Ｎ－オキシドとしての
酸化型、または、例えば農業経済学的に使用可能な塩形態といった塩形態である。
【００３０】
　Ｎ－オキシドは、第三級アミンの酸化型、または、窒素含有芳香族複素環式化合物の酸
化型である。これらは、例えば、書籍“Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｎ－ｏｘｉｄｅｓ”
，Ａ．Ａｌｂｉｎｉ　ａｎｄ　Ｓ．Ｐｉｅｔｒａ，ＣＲＣ　Ｐｒｅｓｓ，Ｂｏｃａ　Ｒａ
ｔｏｎ　１９９１に記載されている。
【００３１】
　Ｘ、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、ｎお
よびＲCの好ましい値は、任意のこれらの組み合わせで、以下に規定されているとおりで
ある；
【００３２】
　好ましくは、ＸはＯである。
【００３３】
　好ましくは、Ｒ1は、水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである。
【００３４】
　より好ましくは、Ｒ1は、水素、フルオロ、メチル、またはシアノである。
【００３５】
　最も好ましくは、Ｒ1は水素またはフルオロである。
【００３６】
　好ましくは、Ｒ2およびＲ3は、それぞれ独立して水素またはメチルである。
【００３７】
　より好ましくは、Ｒ2が水素でＲ3が水素またはメチルであるか；Ｒ2が水素またはメチ
ルでＲ3が水素である。
【００３８】
　最も好ましくは、Ｒ2とＲ3の両方が水素である。
【００３９】
　好ましくは、Ｒ4は、水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり
、これらのアルキルおよびシクロアルキルは、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、メト
キシ、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換さ
れていてもよい。
【００４０】
　より好ましくは、Ｒ4は、水素、シアノ、メチル、またはエチルであり、これらのメチ
ルおよびエチルは、フルオロおよびメトキシから独立して選択される１～３個の置換基で
任意選択的に置換されていてもよい。
【００４１】
　最も好ましくは、Ｒ4は、メチルまたはエチル（これらのメチルおよびエチルは、１～
３個のフルオロ置換基またはメトキシで任意選択的に置換されていてもよい）である。
【００４２】
　好ましくは、Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、
Ｃ1～Ｃ2アルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択されるか；Ｒ5およびＲ6は、
これらが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシクロプロピルを表し、この
シクロプロピルは、フルオロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～２個の
置換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００４３】



(13) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

50

　より好ましくは、Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、メトキ
シ、およびメチルチオから選択されるか；Ｒ5およびＲ6は、これらが結合している炭素原
子と一緒になってシクロプロピルを表す。
【００４４】
　最も好ましくは、Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して水素およびフルオロから選択され
る。
【００４５】
　好ましくは、Ｒ7は、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニ
ル、またはＣ2～Ｃ3アルキニルであり、これらのアルキル、シクロアルキル、アルケニル
、アルキニルは、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、ヒドロキシル、およびメチルチオ
から独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００４６】
　より好ましくは、Ｒ7は、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ

4アルケニルであり、これらのアルキル、シクロアルキル、およびアルケニルは、フルオ
ロ、クロロ、ヒドロキシル、シアノ、およびメチルから独立して選択される１～３個の置
換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００４７】
　最も好ましくは、Ｒ7は、メチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ
－ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニルであ
り、これらのメチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、ｔｅ
ｒｔ－ブチル、シクロアルキル、およびアルケニルは、フルオロ、クロロ、およびメチル
から独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００４８】
　好ましくは、Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、
およびＣ1～Ｃ2アルコキシから選択されるか；Ｒ8およびＲ9は、これらが結合している炭
素原子と一緒になってシクロプロピルを表し、このシクロプロピルは、フルオロ、シアノ
、およびメチルから独立して選択される１～２個の置換基で任意選択的に置換されていて
もよい。
【００４９】
　より好ましくは、Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルか
ら選択されるか；Ｒ8およびＲ9は、これらが結合している炭素原子と一緒になってシクロ
プロピルを表す。
【００５０】
　最も好ましくは、Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して水素またはフルオロから選択され
る。
【００５１】
　好ましくは、各Ｒ10は、独立に、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アル
ケニル、Ｃ2～Ｃ3アルキニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギル
オキシ、またはＣ1～Ｃ2アルキルチオを表し、これらのアルキル、シクロプロピル、アル
ケニル、アルキニル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチ
オは、フルオロ、クロロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換
基で任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、２、または３である。
【００５２】
　より好ましくは、各Ｒ10は、独立に、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、シクロプロ
ピル、メトキシ、またはメチルチオを表し、これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ
、およびメチルチオは、フルオロおよびクロロから独立して選択される１～３個の置換基
で任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、または２である。
【００５３】
　最も好ましくは、各Ｒ10は、独立に、フルオロ、クロロ、シアノ、またはメチルを表し
、これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ、およびメチルチオは、１～３個のフルオ
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ロ置換基で任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、または２である。
【００５４】
　好ましくは、各Ｒcは、水素、メチル、エチル、アリル、プロパルギル、およびシクロ
プロピルメチルから独立して選択され、これらのメチル、エチル、アリル、プロパルギル
、およびシクロプロピルメチル基は、フルオロおよびクロロから独立して選択される１～
３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００５５】
　最も好ましくは、各Ｒcは、メチル、エチル、アリル、プロパルギル、およびシクロプ
ロピルメチルから独立して選択され、これらのメチル、エチル、アリル、プロパルギル、
およびシクロプロピルメチル基は、フルオロおよびクロロから独立して選択される１～３
個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい。
【００５６】
　好ましくは、Ｒ11は、水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである。
【００５７】
　より好ましくは、Ｒ11は、水素、フルオロ、メチル、またはクロロである。
【００５８】
　最も好ましくは、Ｒ11は、水素またはフルオロである。
【００５９】
　好ましくは、Ｒ12およびＲ13は、それぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、およびヒ
ドロキシルから選択される。
【００６０】
　より好ましくは、Ｒ12およびＲ13は、それぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチル
から選択される。
【００６１】
　最も好ましくは、Ｒ12とＲ13の両方が水素である。
【００６２】
　本発明に係る実施形態は、以下に規定されているとおり提供される。
【００６３】
　実施形態１は、上に定義されているとおりの式（Ｉ）の化合物、またはその塩もしくは
Ｎ－オキシドを提供する。
【００６４】
　実施形態２は、式中のＲ1が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである、
実施形態１に記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００６５】
　実施形態３は、式中のＲ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素またはメチルである、実施
形態１または２に記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００６６】
　実施形態４は、式中のＲ4が水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピル
であり、これらのアルキルおよびシクロアルキルがフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、
メトキシ、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置
換されていてもよい、実施形態１、２、または３のいずれか１つに記載の化合物またはそ
の塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００６７】
　実施形態５は、式中のＲ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アル
キル、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択されるか；Ｒ5および
Ｒ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシクロプロピルを表し
、このシクロプロピルがフルオロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～２
個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい、実施形態１、２、３、または４のいず
れか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００６８】
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　実施形態６は、式中のＲ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4ア
ルケニル、またはＣ2～Ｃ3アルキニルであり、これらのアルキル、シクロアルキル、アル
ケニル、アルキニルがフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、ヒドロキシル、およびメチル
チオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい、実
施形態１、２、３、４、または５のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ
－オキシドを提供する。
【００６９】
　実施形態７は、式中のＲ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アル
キル、およびＣ1～Ｃ2アルコキシから選択されるか；Ｒ8およびＲ9がこれらが結合してい
る炭素原子と一緒になってシクロプロピルを表し、このシクロプロピルがフルオロ、シア
ノ、およびメチルから独立して選択される１～２個の置換基で任意選択的に置換されてい
てもよい、実施形態１、２、３、４、５、または６のいずれか１つに記載の化合物または
その塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００７０】
　実施形態８は、式中の各Ｒ10が独立にハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3

アルケニル、Ｃ2～Ｃ3アルキニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパル
ギルオキシ、またはＣ1～Ｃ2アルキルチオを表し、これらのアルキル、シクロプロピル、
アルケニル、アルキニル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキ
ルチオが、フルオロ、クロロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の
置換基で任意選択的に置換されていてもよく；ｎが０、１、２、または３である、実施形
態１、２、３、４、５、６、または７のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしく
はＮ－オキシドを提供する。
【００７１】
　実施形態９は、式中の各Ｒcが水素、メチル、エチル、アリル、プロパルギル、および
シクロプロピルメチルから独立して選択され、これらのメチル、エチル、アリル、プロパ
ルギル、およびシクロプロピルメチル基が、フルオロおよびクロロから独立して選択され
る１～３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい、実施形態１、２、３、４、５
、６、７、または８のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを
提供する。
【００７２】
　実施形態１０は、式中のＲ1が水素、フルオロ、メチル、またはシアノである、実施形
態１、２、３、４、５、６、７、８、または９のいずれか１つに記載の化合物またはその
塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００７３】
　実施形態１１は、式中のＲ2が水素でＲ3が水素またはメチルであるか；Ｒ2が水素また
はメチルでＲ3が水素である、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、または１
０のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００７４】
　実施形態１２は、式中のＲ4が水素、シアノ、メチル、またはエチルであり、これらの
メチルおよびエチルがフルオロおよびメトキシから独立して選択される１～３個の置換基
で任意選択的に置換されていてもよい、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、
１０、または１１のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提
供する。
【００７５】
　実施形態１３は、式中のＲ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、メ
トキシ、およびメチルチオから選択されるか；Ｒ5およびＲ6がこれらが結合している炭素
原子と一緒になってシクロプロピルを表す、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、
９、１０、１１、または１２のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オ
キシドを提供する。
【００７６】
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　実施形態１４は、式中のＲ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2

～Ｃ4アルケニルであり、これらのアルキル、シクロアルキル、およびアルケニルが、フ
ルオロ、クロロ、ヒドロキシル、シアノ、およびメチルから独立して選択される１～３個
の置換基で任意選択的に置換されていてもよい、実施形態１、２、３、４、５、６、７、
８、９、１０、１１、１２、または１３のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もし
くはＮ－オキシドを提供する。
【００７７】
　実施形態１５は、式中のＲ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチ
ルから選択されるか；Ｒ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子と一緒になってシク
ロプロピルを表す、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、
１３、または１４のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提
供する。
【００７８】
　実施形態１６は、各Ｒ10が独立に、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、シクロプロピ
ル、メトキシ、またはメチルチオを表し、これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ、
およびメチルチオは、フルオロおよびクロロから独立して選択される１～３個の置換基で
任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、または２である、実施形態１、２、３
、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、または１５のいずれか１つ
に記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００７９】
　実施形態１７は、式中の各Ｒcがメチル、エチル、アリル、プロパルギル、およびシク
ロプロピルメチルから独立して選択され、これらのメチル、エチル、アリル、プロパルギ
ル、およびシクロプロピルメチル基がフルオロおよびクロロから独立して選択される１～
３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよい、実施形態１、２、３、４、５、６、
７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、または１６のいずれか１つに記載の
化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８０】
　実施形態１８は、式中のＲ1がハロゲンまたはフルオロである、実施形態１、２、３、
４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、または１７のい
ずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８１】
　実施形態１９は、式中のＲ2とＲ3の両方が水素である、実施形態１、２、３、４、５、
６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、１７、または１８のいず
れか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８２】
　実施形態２０は、式中のＲ4がメチルまたはエチル（このメチルおよびエチルは、１～
３個のフルオロ置換基で任意選択的に置換されていてもよい）である、実施形態１、２、
３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、１７、１８
、または１９のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供す
る。
【００８３】
　実施形態２１は、式中のＲ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素およびフルオロから選択
される、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４
、１５、１６、１７、１８、１９、または２０のいずれか１つに記載の化合物またはその
塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８４】
　実施形態２２は、式中のＲ7がメチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓ
ｅｃ－ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニル
であり、これらのメチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、
ｔｅｒｔ－ブチル、シクロアルキル、およびアルケニルがフルオロ、クロロ、およびメチ
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形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６
、１７、１８、１９、２０、または２１のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もし
くはＮ－オキシドを提供する。
【００８５】
　実施形態２３は、式中のＲ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素またはフルオロから選択
される、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４
、１５、１６、１７、１８、１９、２０、２１、または２２のいずれか１つに記載の化合
物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８６】
　実施形態２４は、式中の各Ｒ10が独立に、フルオロ、クロロ、シアノ、またはメチルを
表し、これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ、およびメチルチオが１～３個のフル
オロ置換基で任意選択的に置換されていてもよく；ｎは０、１、または２である、実施形
態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、
１７、１８、１９、２０、２１、２２、または２３のいずれか１つに記載の化合物または
その塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８７】
　実施形態２５は、式中のＲ11が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである
、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５
、１６、１７、１８、１９、２０、２１、２２、２３、または２４のいずれか１つに記載
の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。実施形態２６は、式中のＲ12お
よびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、またはヒドロキシルから選択され
る、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１
５、１６、１７、１８、１９、２０、２１、２２、２３、２４、または２５のいずれか１
つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８８】
　実施形態２７は、式中のＲ11が水素、フルオロ、メチル、またはクロロである、実施形
態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、
１７、１８、１９、２０、２１、２２、２３、２４、２５または２６のいずれか１つに記
載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００８９】
　実施形態２８は、式中のＲ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメ
チルから選択される、実施形態１、２、３、４、５、６、７、８、９、１０、１１、１２
、１３、１４、１５、１６、１７、１８、１９、２０、２１、２２、２３、２４、２５、
２６または２７のいずれか１つに記載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供
する。
【００９０】
　実施形態２９は、式中のＲ11が水素またはフルオロである、実施形態１、２、３、４、
５、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、１７、１８、１９、
２０、２１、２２、２３、２４、２５、２６、２７、または２８のいずれか１つに記載の
化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００９１】
　実施形態３０は、式中のＲ12とＲ13の両方が水素である、実施形態１、２、３、４、５
、６、７、８、９、１０、１１、１２、１３、１４、１５、１６、１７、１８、１９、２
０、２１、２２、２３、２４、２５、２６、２７、２８、または２９のいずれか１つに記
載の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドを提供する。
【００９２】
　本発明に係る化合物の１つの群は、式（Ｉ’）のものである：
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【化３】

（式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、ｎ
、およびＲcは、式（Ｉ）の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドについて定義した
とおりである）。Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、
Ｒ13、ｎ、およびＲcの好ましい定義は、式（Ｉ）の化合物について定義したとおりであ
る。
【００９３】
　本発明に係る化合物の１つの群は、式（Ｉ’’）のものである：
【化４】

（式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、ｎ
、およびＲcは、式（Ｉ）の化合物またはその塩もしくはＮ－オキシドについて定義した
とおりである）。Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、
Ｒ13、ｎ、およびＲcの好ましい定義は式（Ｉ）の化合物について定義したとおりである
。
【００９４】
　本発明に係る化合物の好ましい群は、式中のＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素、フル
オロ、クロロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素また
はメチルであり；Ｒ4が水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり
、これらのアルキルおよびシクロアルキルがフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、メトキ
シ、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換され
ていてもよく；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、Ｃ

1～Ｃ2アルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択されるか；Ｒ5およびＲ6がこれ
らが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシクロプロピルを表し、このシク
ロプロピルがフルオロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～２個の置換基
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で任意選択的に置換されていてもよく；Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキ
ル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、またはＣ2～Ｃ3アルキニルであり、これらのアルキル、シクロ
アルキル、アルケニル、アルキニルがフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、ヒドロキシル
、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されて
いてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、およ
びＣ1～Ｃ2アルコキシから選択されるか；Ｒ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子
と一緒になってシクロプロピルを表し、このシクロプロピルがフルオロ、シアノ、および
メチルから独立して選択される１～２個の置換基で任意選択的に置換されていてもよく；
各Ｒ10が独立にハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アルケニル、Ｃ2～Ｃ3ア
ルキニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、またはＣ1

～Ｃ2アルキルチオを表し、これらのアルキル、シクロプロピル、アルケニル、アルキニ
ル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチオが、フルオロ、
クロロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に
置換されていてもよく；ｎが０、１、２、または３であり；Ｒ11が水素、フルオロ、クロ
ロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、
メチル、およびヒドロキシルから選択される式（Ｉ）の化合物である式（Ｉ－１）のもの
、またはその塩もしくはＮ－オキシドである。
【００９５】
　この実施形態に係る化合物の１つの群は、式中のＸがＯである式（Ｉ－１）の化合物で
ある式（Ｉ－１ａ）の化合物である。
【００９６】
　この実施形態に係る化合物のもう１つの群は、式中のＸがＳである式（Ｉ－１）の化合
物である式（Ｉ－１ｂ）の化合物である。
【００９７】
　本発明に係る化合物のさらに好ましい群は、式中のＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素
、フルオロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ2が水素でＲ3が水素またはメチルであるか
、Ｒ2が水素またはメチルでＲ3が水素であり；Ｒ4が水素、シアノ、メチル、またはエチ
ルであり、これらのメチルおよびエチルがフルオロおよびメトキシから独立して選択され
る１～３個の置換基で任意選択的に置換されていてもよく；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立
して水素、フルオロ、メチル、メトキシ、およびメチルチオから選択されるか；Ｒ5およ
びＲ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になってシクロプロピルを表し；Ｒ7がＣ1

～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニルであり、これらの
アルキル、シクロアルキル、およびアルケニルがフルオロ、クロロ、ヒドロキシル、シア
ノ、およびメチルから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換されてい
てもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルから選択され
るか；Ｒ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子と一緒になってシクロプロピルを表
し；各Ｒ10が独立にフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、シクロプロピル、メトキシ、ま
たはメチルチオを表し、これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ、およびメチルチオ
はフルオロおよびクロロから独立して選択される１～３個の置換基で任意選択的に置換さ
れていてもよく；ｎが０、１、または２であり；Ｒ11が水素、フルオロ、メチル、または
クロロであり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルから選
択される式（Ｉ）の化合物である式（Ｉ－２）のもの、またはその塩もしくはＮ－オキシ
ドである。
【００９８】
　この実施形態に係る化合物の１つの群は、式中のＸがＯである式（Ｉ－２）の化合物で
ある式（Ｉ－２ａ）の化合物である。
【００９９】
　この実施形態に係る化合物のもう１つの群は、式中のＸがＳである式（Ｉ－２）の化合
物である式（Ｉ－２ｂ）の化合物である。
【０１００】
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　本発明に係る化合物のさらに好ましい群は、式中のＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素
またはフルオロであり；Ｒ2とＲ3の両方が水素であり；Ｒ4がメチルまたはエチル（この
メチルおよびエチルは、１～３個のフルオロ置換基で任意選択的に置換されていてもよい
）であり；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素およびフルオロから選択され；Ｒ7がメ
チル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、
Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニルであり、これらのメチル、エチル、
ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、シクロアルキル
、およびアルケニルがフルオロ、クロロ、およびメチルから独立して選択される１～３個
の置換基で任意選択的に置換されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素ま
たはフルオロから選択され；各Ｒ10がフルオロ、クロロ、シアノ、またはメチルを表し、
これらのメチル、シクロプロピル、メトキシ、およびメチルチオが１～３個のフルオロ置
換基で任意選択的に置換されていてもよく；ｎが０、１、または２であり；Ｒ11が水素ま
たはフルオロであり；Ｒ12とＲ13の両方が水素である式（Ｉ）の化合物である式（Ｉ－３
）のもの、またはその塩もしくはＮ－オキシドである。
【０１０１】
　この実施形態に係る化合物の１つの群は、式中のＸがＯである式（Ｉ－３）の化合物で
ある式（Ｉ－３ａ）の化合物である。
【０１０２】
　この実施形態に係る化合物のもう１つの群は、式中のＸがＳである式（Ｉ－３）の化合
物である式（Ｉ－３ｂ）の化合物である。
【０１０３】
　本発明に係る化合物は、とりわけ、真菌によって引き起こされる病害からの植物の保護
のための有利なレベルの生物学的活性、または、農芸化学活性成分としての使用のための
優れた特性（例えば、高い生物学的活性、有利な活性スペクトル、増加した安全プロファ
イル、改善された物理化学的特性、または改善された生分解性）を含む、多数の利点を有
し得る。
【０１０４】
　式（Ｉ）の化合物の特定の例が、以下の表Ａ１～Ａ１３に例示されている：
【０１０５】
　表Ａ１は、式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物
【化５】

（式中、Ｒ1、Ｒ2、およびＲ3はすべてＨであり、Ｒ11、Ｒ12、およびＲ13はすべてＨで
ある）を提示し、式中のＲ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、ならびにＲ10およびｎ（Ｒ10お
よびｎが存在する場合）の値は下の表Ｚ中で定義されているとおりである：
【０１０６】
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【表１－１】
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【表１－２】
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【表１－３】
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【表１－４】
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【表１－５】
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【表１－６】
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【表１－７】

【０１０７】
　表Ａ２は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ1がフルオロであり、Ｒ2およ
びＲ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義
されているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１０８】
　表Ａ３は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ1がクロロであり、Ｒ2および
Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
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　表Ａ４は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ1がブロモであり、Ｒ2および
Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１０】
　表Ａ５は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ1がメチルであり、Ｒ2および
Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１１】
　表Ａ６は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ1がシアノであり、Ｒ2および
Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１２】
　表Ａ７は、式中のＲ11がフルオロであり、Ｒ1がＨであり、Ｒ2およびＲ3がＨであり、
Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義されているとおりで
ある式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１３】
　表Ａ８は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ2がメチルであり、Ｒ1および
Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１４】
　表Ａ９は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ3がメチルであり、Ｒ1および
Ｒ2がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義さ
れているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１５】
　表Ａ１０は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ2がメチルであり、Ｒ1がフ
ルオロであり、Ｒ3がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の
表Ｚ中で定義されているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１６】
　表Ａ１１は、式中のＲ11、Ｒ12、Ｒ13がすべてＨであり、Ｒ3がメチルであり、Ｒ1がフ
ルオロであり、Ｒ2がＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の
表Ｚ中で定義されているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１７】
　表Ａ１２は、式中のＲ12、Ｒ13がＨであり、Ｒ2およびＲ3がＨであり、Ｒ1およびＲ11

がフルオロであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義
されているとおりである式（Ｉ－ａ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１１８】
　表Ａ１３は、式（Ｉ－ｂ）の２４８個の化合物
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【化６】

（式中、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、Ｒ1、Ｒ2、およびＲ3はすべてＨであり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ

7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値は上の表Ｚ中で定義されているとおりである）を提示する
。
【０１１９】
　表Ａ１４は、式中のＲ1がフルオロであり、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、Ｒ2、およびＲ3がＨで
あり、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10の値が上の表Ｚ中で定義されていると
おりである式（Ｉ－ｂ）の２４８個の化合物を提示する。
【０１２０】
　本発明の化合物は以下のスキームにおいて示されているとおり製造することが可能であ
り、ここで、別段の定めがある場合を除き、各可変要素の定義は、式（Ｉ）の化合物につ
いて上に定義されているとおりである。
【０１２１】
　スキーム１中に示されているように、式中のＲ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8

、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、およびｎが式（Ｉ）の化合物について定義したとおり
でありＸがＯである一般式（Ｉ－ａ）の化合物は、式中のＲ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ11、Ｒ12、
およびＲ13が式（Ｉ）の化合物について定義したとおりである式（ＩＩ）の化合物と、式
中のＲ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、およびｎが式（Ｉ）の化合物について定義し
たとおりである式（ＩＩＩ）のアミンとの反応によって合成することができる。
【化７】

【０１２２】
　この変換のために報告されている様々な方法の中でも、最も広く採用されているものは
、Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．Ｒｅｖ．，２００９，６０６－６３１またはＴｅｔｒａｈｅｄｒｏ
ｎ　２００５，１０８２７－１０８５２に記載されているような、テトラヒドロフラン（
ＴＨＦ）またはジメチルホルムアミド（ＤＭＦ）などの不活性有機溶媒中で塩化チオニル
などの活性化剤またはジシクロヘキシルカルボジイミドなどのアミドカップリング剤でカ
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Ｉ）と反応させることを含む。
【０１２３】
　スキーム２中に示されているように、式中のＸがＯである一般式（Ｉ－ａ）の化合物は
、Ｅｕｒ．Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ．２０１５，２７２７－２７３２およびＳｙｎｔｈｅｓ
ｉｓ　２０００，１７０９－１７１２に記載のとおり、ジクロロメタンまたは酢酸などの
溶媒中、－２０℃～＋５０℃の温度で、硫酸またはトリフルオロメタンスルホン酸などの
ブレンステッド酸の存在下で式（ＩＶ）および（Ｖ）の化合物の反応により合成すること
もできる。
【化８】

【０１２４】
　あるいは、式中のＸがＯである一般式（Ｉ－ａ）の化合物は、Ｏｒｇ．Ｌｅｔｔ．，２
０１４，４２９６－４２９９（およびその中の参照文献）に記載のとおり、およびスキー
ム３中に示されているように、２０℃～１１０℃の温度で１，４－ジオキサンなどの不活
性有機溶媒中、式（ＶＩ）の化合物を、式（ＩＩＩ）のアミン、一酸化炭素、塩基（トリ
エチルアミンまたは炭酸カリウム等）、および適切に担持されている遷移金属触媒（パラ
ジウム等）と反応させることにより合成することもできる。
【化９】

【０１２５】
　あるいは、式中のＸがＯである一般式（Ｉ－ａ）の化合物は、Ａｎｇｅｗ．Ｃｈｅｍ．
　Ｉｎｔ．Ｅｄ．２０１２，９１７３－９１７５に記載のとおり、およびスキーム４中に
示されているように、ジエチルエーテルまたはＴＨＦなどの不活性有機溶媒中、－７８℃
～＋４０℃の温度で式（ＶＩａ）の有機金属化合物を式（ＩＩＩａ）のイソシアネートと
反応させることにより合成することもできる。
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【化１０】

【０１２６】
　ＴＨＦなどのエーテル系溶媒中、－９０℃～＋２０℃の温度での、ｓ－ブチルリチウム
などのアルキルリチウム試薬を用いたリチウム－ハロゲン交換またはトリ－ｎブチルマグ
ネシウム酸塩を用いたマグネシウム－ハロゲン交換による式（ＶＩ）の化合物からの式（
ＶＩａ）の有機金属化合物の合成は、当業者に広く知られており、またＭａｒｃｈ’ｓ　
Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙなどの合成化学の教科書に記載
されている。
【０１２７】
　スキーム５に示されているように、式（ＩＩ）のカルボン酸は様々な方法によって合成
することができ、また多くは市販されている。これらの合成についての多くの報告されて
いる方法の中でも、次のものを広く適用することができる：

【化１１】

【０１２８】
　１）米国特許出願公開第２００７００１５７５８号明細書に記載のとおりにジフェニル
エーテルなどの不活性溶媒中で１００℃～２６０℃の温度で式（ＶＩＩａ）のマロネート
誘導体と反応させ、引き続き当業者に広く知られており国際公開第２００７１３３６３７
号にも記載されている周知の官能基変換を行うことによる、式（ＶＩＩ）のアニリンの式
（ＶＩＩｂ）のキノロンへの変換。
【０１２９】
　２）ＴＨＦなどのエーテル系溶媒中、－９０℃～＋２０℃の温度での、ｓ－ブチルリチ
ウムなどのアルキルリチウム試薬を用いたリチウム－ハロゲン交換またはトリ－ｎブチル
マグネシウム酸塩を用いたマグネシウム－ハロゲン交換、およびその後のＣＯ2との反応
による式（ＶＩ）の化合物の式（ＶＩａ）の有機金属中間体への変換。
【０１３０】
　３）Ｊ．Ａｍ．Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．２０１３，２８９１－２８９４（およびこの中の参
照文献）またはＴｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　２００３，８６２９－８６４０に記載のような
、一酸化炭素源、塩基（トリエチルアミン等）、水またはその等価物、および適切な配位
子を有する遷移金属触媒（例えばパラジウムを含むもの）の存在下での式（ＶＩ）の化合
物の変換。
【０１３１】
　スキーム６に示されているように、式（ＩＶ）の化合物は、Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ．２
０１１，６６５－６６８、またはＢｕｌｌ．Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．Ｊｐｎ．１９９３，２７
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ジウム、ニッケル、または銅触媒の存在下、シアン化物源（シアン化亜鉛等）で処理する
ことにより式（ＶＩ）の化合物から合成することができる。
【化１２】

【０１３２】
　スキーム７に示されているように、式（ＶＩ）の化合物は、国際公開第２００５１１３
５３９号または特開２００１－３２２９７９号公報に記載のとおり、不活性溶媒中、Ｎ－
ヨードコハク酸イミド、臭素、または塩素などのハロゲン化剤を用いて式（ＶＩａ）の化
合物を処理することによって合成することができる。あるいは、式（ＶＩ）の化合物は、
Ｏｒｇ．Ｌｅｔｔ．２００５，７６３－７６６に記載のとおり、０℃～８０℃の温度で不
活性溶媒（アセトニトリル等）および塩基（炭酸水素ナトリウム等）の中で、ヨウ素など
のハロゲン化剤を用いて式（ＶＩｂ）のプロパルギル化アニリンを処理することによって
合成することができる。

【化１３】

【０１３３】
　対応する市販のアニリンからの式（ＶＩｂ）のプロパルギル化アニリンの合成は、当業
者に自明であり、またＭａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉ
ｓｔｒｙ，Ｓｍｉｔｈ　ａｎｄ　Ｍａｒｃｈ，６ｔｈ　ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｗｉｌｅｙ，２
００７に記載されている。
【０１３４】
　式（ＶＩａ）の化合物の合成は当業者に広く知られており、また幅広い選択肢の化合物
が市販されている。
【０１３５】
　スキーム８に示されているように、式（Ｖ）の化合物は、ジエチルエーテルなどの不活
性溶媒中、－９０℃～６０℃の温度で、式（Ｖｂ）または（Ｖｄ）の有機金属種（それぞ
れＸはリチウム塩、アルミニウム塩、またはマグネシウム塩である）を用いて処理するこ
とにより式（Ｖａ）または（Ｖｃ）のカルボニル化合物から合成することができる。
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【化１４】

【０１３６】
　式（Ｖｂ）および（Ｖｄ）の試薬の一般的な合成、取り扱い、および反応性は、Ｍａｒ
ｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｓｍｉｔｈ　ａｎ
ｄ　Ｍａｒｃｈ，６ｔｈ　ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｗｉｌｅｙ，２００７に記載されており、ま
た当業者に広く知られている。Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、およびＲ10が上で定義し
たとおりである幅広い選択肢の式（Ｖａ）および（Ｖｃ）の化合物が商業的にも入手可能
であり、またこれらの合成は科学文献および合成化学の教科書（Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖ
ａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ等）の中で詳しく記載されており、さ
らにこれらは当業者に広く知られている。
【０１３７】
　スキーム９中に示されているように、式（ＩＩＩ）のアミンは、式（Ｖｃ）の化合物か
ら、ＴＨＦなどの不活性溶媒中、－７８℃～＋７０℃の温度で、脱水剤（Ｔｉ（ＯＥｔ）
４等）の存在下でｔｅｒｔブチルスルフィンアミドと縮合して式（Ｖｅ）のスルフィミン
（これはその後式（Ｖｄ）の有機金属試薬（式中のＸはリチウム塩、アルミニウム塩、ま
たはマグネシウム塩である）で処理されてもよい）を形成し、その後スルホンアミドの酸
加水分解を行うことにより合成することができ；手順は当業者に広く知られており、また
Ｃｈｅｍ．Ｒｅｖ．２０１０，３６００－３７４０にも記載されている。
【０１３８】
　あるいは、式（ＩＩＩ）のアミンは、式（Ｖｃｃ）の化合物から、ＴＨＦなどの不活性
溶媒中、－７８℃～＋７０℃の温度で、脱水剤（Ｔｉ（ＯＥｔ）４等）の存在下でｔｅｒ
ｔブチルスルフィンアミドと縮合して式（Ｖｅｅ）のスルフィミン（これはその後式（Ｖ
ｄｄ）の有機金属試薬（式中のＸはリチウム塩、アルミニウム塩、またはマグネシウム塩
である）で処理されてもよい）を形成し、その後スルホンアミドの酸加水分解を行うこと
により合成することができる。
【化１５】

【０１３９】
　あるいは、式（ＩＩＩ）のアミンは、Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ　２０００，１７０９－１７



(34) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

50

１２に記載のとおり、およびスキーム１０に示されているように、式（Ｖ）のアルコール
から、酢酸などの有機溶媒中、－１０℃～５０℃の温度で、クロロアセトニトリルの存在
下で硫酸などの強酸で処理して式（ＩＩＩｂ）のアミド（これはエタノールまたは酢酸な
どの有機溶媒中、２０℃～１００℃の温度でチオ尿素を用いて脱保護することができる）
を得ることにより、合成することもできる。
【化１６】

【０１４０】
　あるいは、式（ＩＩＩ）のアミンは、スキーム１１に示されているように、式（ＩＸ）
のカルボン酸から、式（ＩＩＩａ）の中間体イソシアネートまたは式（ＩＩＩｃ）のカル
バメート（式中のＲ14はＣ1～Ｃ4アルキルであり、これは０℃～１００℃の温度で酸性ま
たは塩基性の水溶液を用いて加水分解することができる）を経由して合成することもでき
る。

【化１７】

【０１４１】
　酸（ＩＸ）のイソシアネート（ＩＩＩａ）への変換に関して報告されている様々な手順
の中でも、次のものが幅広く適用されることが見出された：
【０１４２】
　１）Ａｕｓｔ．Ｊ．Ｃｈｅｍ．，１９７３，１５９１－３に記載のように、トルエンな
どの不活性有機溶媒中、５０℃～１２０℃の温度で酸（ＩＸ）をジフェニルホスホリルア
ジドおよびアミン塩基（トリブチルアミン等）で処理してイソシアネート（ＩＩＩａ）を
得ること。
【０１４３】
　２）Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ　２０１１，１４７７－１４８３に記載のような、ＴＨＦなど
の不活性溶媒中、２０℃～１００℃の温度での、アジド源（アジ化ナトリウム等）および
アミン塩基（トリエチルアミン等）の存在下での活性化剤（塩化チオニルまたはプロピル
ホスホン酸無水物等）を用いた酸（ＩＸ）の処理。
【０１４４】
　３）トルエンなどの不活性有機溶媒中、２０℃～１２０℃の温度での、対応するヒドロ
キサム酸（これはその後、脱水剤（パラ－トルエンスルホニルクロリド等）および塩基（
トリエチルアミン等）で処理することができる）への酸（ＩＸ）の変換。
【０１４５】
　４）Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ．１９８４，４２１２－４２１６に記載のような、アセトニ
トリルなどの溶媒中、０℃～１００℃の温度での、対応する一級カルボキサミド（これは
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ラ－トルエンスルホン酸等）で処理することができる）への酸（ＩＸ）の変換。
【０１４６】
　５）水またはメタノールなどの溶媒中、０℃～１００℃の温度での、対応する一級カル
ボキサミド（これはその後、酸化剤（臭素等）および塩基（水酸化ナトリウム等）で処理
することができる）への酸（ＩＸ）の変換。
【０１４７】
　当業者は、対応するエステルから式（ＩＸ）のカルボン酸を合成できることを理解する
であろう。同様に、当業者は、これらのエステルのα位が、Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａｄｖａｎ
ｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｓｍｉｔｈ　ａｎｄ　Ｍａｒｃｈ，６ｔ
ｈ　ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｗｉｌｅｙ，２００７に記載のように、ＴＨＦなどの不活性溶媒中
、－７８℃～２０℃の温度での強塩基（リチウムジイソプロピルアミン等）を用いた脱プ
ロトン化およびその後の求電子試薬（ヨウ化アルキル等）との反応により官能基化できる
ことを理解するであろう。この反応は、市販のエステルから式（ＩＸ）の酸を合成するた
めに繰り返してもよい。
【０１４８】
　あるいは、式（ＩＩＩ）のアミンは、スキーム１２中に示されているように、酢酸など
の有機溶媒中、２０℃～１２０℃の温度で、鉄などの還元剤で式（Ｘａ）のニトロ化合物
を還元することにより合成することもできる。式（Ｘａ）のニトロ化合物については、Ｊ
．Ａｍ．Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．２０１２，９９４２－９９４５に記載のとおり、ヘキサンな
どの不活性溶媒中、２０℃～１００℃の温度で、銅触媒の存在下で臭化ベンジルおよび塩
基（ナトリウムｔｅｒｔ－ブトキシド等）で処理することにより、より単純な式（Ｘ）の
ニトロ化合物から合成することができる。
【化１８】

【０１４９】
　式（Ｘ）の化合物の合成は、当業者に広く知られており、幅広い選択肢で市販されてい
る。
【０１５０】
　あるいは、式（ＩＩＩ）のアミンは、スキーム１３中に示されているように、Ｊ．Ａｍ
．Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．２０１５，９５５５－９５５８に記載のとおりに、トルエンなどの
不活性溶媒中、０℃～１００℃の温度で、トリメチルシリルアジドおよびルイス酸触媒（
Ｂ（Ｃ6Ｆ6）3等）で式（Ｖ）の化合物を処理し、その後メタノールなどの有機溶媒中、
０℃～８０℃の温度で、式（ＸＩ）の中間体アジドを還元剤（水素／パラジウム等）で還
元することにより合成することもできる。
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【化１９】

【０１５１】
　スキーム１４中に示されているように、式中のＸがＳである一般式（Ｉ－ｂ）の化合物
は、トルエンなどの不活性有機溶媒中、２０℃～１５０℃の温度でデオキソチオ化剤（Ｐ

4Ｓ10等）またはローソン試薬を用いて処理することにより、一般式（Ｉ－ａ）の化合物
から合成することができる。

【化２０】

【０１５２】
　あるいは、式中のＲ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12

、Ｒ13、およびｎが式（Ｉ）の化合物について定義されたとおりでありＸがＯである式（
Ｉ－ａ）の化合物は、塩基の存在下または不存在下、かつカップリング試薬および金属触
媒の存在下、溶媒中で式Ｉ－ｉの化合物（式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、
Ｒ8、Ｒ9、Ｒ11、Ｒ12、Ｒ13、およびｎは式（Ｉ）の化合物について定義されたとおりで
あり、ＸはＯであり、Ｚは塩素、臭素、またはヨウ素を表す）を変換することによって得
ることができる。カップリング試薬、触媒、溶媒、および塩基は、宮浦憲夫およびＳ．Ｌ
．Ｂｕｃｈｗａｌｄ編集の「Ｃｒｏｓｓ－Ｃｏｕｐｌｉｎｇ　Ｒｅａｃｔｉｏｎｓ：Ａ　
Ｐｒａｃｔｉｃａｌ　Ｇｕｉｄｅ（Ｔｏｐｉｃｓ　ｉｎ　Ｃｕｒｒｅｎｔ　Ｃｈｅｍｉｓ
ｔｒｙ）」（Ｓｐｒｉｎｇｅｒ編）、またはＡｒｍｉｎ　ｄｅ　ＭｅｉｊｅｒｅおよびＦ
ｒａｎｃｏｉｓ　Ｄｉｅｄｅｒｉｃｈ編集の「Ｍｅｔａｌ－Ｃａｔａｌｙｚｅｄ　Ｃｒｏ
ｓｓ－Ｃｏｕｐｌｉｎｇ　Ｒｅａｃｔｉｏｎｓ」（ＷＩＬＥＹ－ＶＣＨ編）に記載されて
いるもののように通常のカップリング反応で使用される限り、特に限定されない。これは
スキーム１５に示されている。
【化２１】

【０１５３】
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　あるいは、式中のＲ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、Ｒ11、Ｒ12

、Ｒ13、およびｎが式（Ｉ）の化合物について定義されたとおりでありＸがＯである式（
Ｉ－ａ）の化合物は、当業者に公知の標準的な合成技術を使用して、式（Ｉ－ａ）の化合
物と近い関係にある別の化合物を変換することによって得ることができる。非網羅的な例
としては、酸化反応、還元反応、加水分解反応、カップリング反応、芳香族求核置換もし
くは求電子置換反応、求核置換反応、求核付加反応、およびハロゲン化反応が挙げられる
。
【０１５４】
　上のスキームに記載されている特定の中間体は新規であり、それ自体が本発明の追加的
な態様を形成する。
【０１５５】
　式（Ｉ）の化合物は、農業部門および関連する使用分野において、例えば、植物有害生
物または非生体材料の防除、ヒトに対して潜在的に有害である腐敗性微生物もしくは生物
の防除に係る活性成分として用いられることが可能である。新規化合物は、低施用量での
優れた活性、植物による優れた耐容性、および、環境に対して安全であることにより際だ
って優れたものである。これらはきわめて有用な治療的特性、予防的特性および浸透移行
特性を有すると共に、数多くの栽培植物の保護に用いられ得る。式（Ｉ）の化合物は、有
用な植物の異なる作物の植物または植物の一部（果実、花、葉、茎、塊茎、根）に生じる
有害生物を阻害または駆除するために、他方では、同時に、後に成長する植物のこれらの
部位をも例えば植物病原性微生物から保護するために用いられることが可能である。
【０１５６】
　式（Ｉ）の化合物を殺菌剤（殺真菌剤）（fungicide）として用いることも可能である
。「殺菌剤」という用語は、本明細書において用いられるところ、真菌の増殖を防除し、
変性させ、または、防止する化合物を意味する。「殺菌的に有効な量」という用語は、真
菌の増殖に効果をもたらすことが可能である、このような化合物またはこのような化合物
の組み合わせの量を意味する。防除または変性効果は、死滅、遅滞等などの自然の発育か
らの逸脱のすべてを含み、予防は、真菌による感染を予防するための植物におけるバリア
または他の防御形成を含む。
【０１５７】
　土壌中で発生する真菌性感染症、ならびに、植物病原性真菌に対する保護のために、例
えば果実、塊茎もしくは穀粒などの種子または植物挿穂（例えばイネ）といった植物繁殖
体を処理する粉衣剤として式（Ｉ）の化合物を用いることも可能である。この繁殖体は、
植え付け前に式（Ｉ）の化合物を含む組成物で処理することが可能である：例えば、種子
は、播種される前に粉衣されることが可能である。式（Ｉ）の化合物はまた、種子を液体
配合物中に含浸させるか、または、種子を固体配合物でコーティングすることにより穀粒
に適用（コーティング）することが可能である。組成物はまた、繁殖体が植え付けられる
際に植え付け箇所に適用が可能であり、例えば、播種の最中において蒔き溝に適用が可能
である。本発明はまた、このような植物繁殖体の処理方法、および、このようにして処理
された植物繁殖体にも関する。
【０１５８】
　さらに、本発明に係る化合物は、例えば、木材および木材系工業用製品を含む工業用材
料の保護、食品保管、衛生管理といった関連する分野における真菌の防除に用いられるこ
とが可能である。
【０１５９】
　加えて、本発明は、例えば材木、壁板および塗料といった非生体材料を真菌による作用
から保護するために用いられることが可能である。
【０１６０】
　これらを含有する式（Ｉ）の化合物および殺菌組成物を用いて、広範囲の真菌性植物病
原体によって引き起こされる植物病害を防除し得る。これらは、観賞用作物、芝生、野菜
、農作物、穀類および果実作物の葉病原体などの広範囲の植物病害の防除において効果的
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である。
【０１６１】
　防除され得る、これらの病害に係る真菌および真菌媒介物、ならびに、植物病原性バク
テリアおよびウイルスは、例えば以下のとおりである。
　アブシジアコリムビフェラ（Ａｂｓｉｄｉａ　ｃｏｒｙｍｂｉｆｅｒａ）、アルテルナ
リア属の一種（Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ｓｐｐ）、アファノミセス属の一種（Ａｐｈａｎ
ｏｍｙｃｅｓ　ｓｐｐ）、アスコキタ属の一種（Ａｓｃｏｃｈｙｔａ　ｓｐｐ）、Ａ．フ
ラバス（Ａ．ｆｌａｖｕｓ）、Ａ．フミガーツス（Ａ．ｆｕｍｉｇａｔｕｓ）、Ａ．ニズ
ランス（Ａ．ｎｉｄｕｌａｎｓ）、Ａ．ニガー（Ａ．ｎｉｇｅｒ）、Ａ．テルス（Ａ．ｔ
ｅｒｒｕｓ）を含むアスペルギルス属の一種（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｓｐｐ．）、Ａ
．プルランス（Ａ．ｐｕｌｌｕｌａｎｓ）を含むアウレオバシジウム属の一種（Ａｕｒｅ
ｏｂａｓｉｄｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ブラストミセスデルマチチディス（Ｂｌａｓｔｏｍｙ
ｃｅｓ　ｄｅｒｍａｔｉｔｉｄｉｓ）、ブルメリアグラミニス（Ｂｌｕｍｅｒｉａ　ｇｒ
ａｍｉｎｉｓ）、ブレミアラクツカエ（Ｂｒｅｍｉａ　ｌａｃｔｕｃａｅ）、Ｂ．ドチデ
ア（Ｂ．ｄｏｔｈｉｄｅａ）、Ｂ．オブツサ（Ｂ．ｏｂｔｕｓａ）のボトリオスファエリ
ア属の一種（Ｂｏｔｒｙｏｓｐｈａｅｒｉａ　ｓｐｐ．）、Ｂ．シネレア（Ｂ．ｃｉｎｅ
ｒｅａ）を含むボトリチス属の一種（Ｂｏｔｒｙｔｉｓ　ｓｐｐ．）、Ｃ．アルビカンス
（Ｃ．ａｌｂｉｃａｎｓ）、Ｃ．グラブラータ（Ｃ．ｇｌａｂｒａｔａ）、Ｃ．クルセイ
（Ｃ．ｋｒｕｓｅｉ）、Ｃ．ルシタニエ（Ｃ．ｌｕｓｉｔａｎｉａｅ）、Ｃ．パラプシロ
シス（Ｃ．ｐａｒａｐｓｉｌｏｓｉｓ）、Ｃ．トロピカリス（Ｃ．ｔｒｏｐｉｃａｌｉｓ
）のカンジダ属の一種（Ｃａｎｄｉｄａ　ｓｐｐ．）、セファロアスクスフラグランス（
Ｃｅｐｈａｌｏａｓｃｕｓ　ｆｒａｇｒａｎｓ）、セラトシスチス属の一種（Ｃｅｒａｔ
ｏｃｙｓｔｉｓ　ｓｐｐ）、Ｃ．アラキジコラ（Ｃ．ａｒａｃｈｉｄｉｃｏｌａ）を含む
セルコスポラ属の一種（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ｓｐｐ．）、セルコスポリジウムペルソ
ナツム（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒｉｄｉｕｍ　ｐｅｒｓｏｎａｔｕｍ）、クラドスポリウム属
の一種（Ｃｌａｄｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｐｐ）、クラビセプスプルプレア（Ｃｌａｖｉｃ
ｅｐｓ　ｐｕｒｐｕｒｅａ）、
　コクシジオイデスイミティス（Ｃｏｃｃｉｄｉｏｉｄｅｓ　ｉｍｍｉｔｉｓ）、コクリ
オボルス属の一種（Ｃｏｃｈｌｉｏｂｏｌｕｓ　ｓｐｐ）、Ｃ．ムサエ（Ｃ．ｍｕｓａｅ
）を含むコレトトリカム属の一種（Ｃｏｌｌｅｔｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｓｐｐ．）、
　クリプトコッカスネオフォルマンス（Ｃｒｙｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｎｅｏｆｏｒｍａｎ
ｓ）、ジアポルテ属の一種（Ｄｉａｐｏｒｔｈｅ　ｓｐｐ）、ジディメラ属の一種（Ｄｉ
ｄｙｍｅｌｌａ　ｓｐｐ）、ドレックスレラ属の一種（Ｄｒｅｃｈｓｌｅｒａ　ｓｐｐ）
、エルシノエ属の一種（Ｅｌｓｉｎｏｅ　ｓｐｐ）、
　エピデルモフィトン属の一種（Ｅｐｉｄｅｒｍｏｐｈｙｔｏｎ　ｓｐｐ）、エルウィニ
アアミロボラ（Ｅｒｗｉｎｉａ　ａｍｙｌｏｖｏｒａ）、Ｅ．シコラセアルム（Ｅ．ｃｉ
ｃｈｏｒａｃｅａｒｕｍ）を含むエリシフェ種（Ｅｒｙｓｉｐｈｅ　ｓｐｐ．）、
　ユーチパラタ（Ｅｕｔｙｐａ　ｌａｔａ）、Ｆ．クルモルム（Ｆ．ｃｕｌｍｏｒｕｍ）
、Ｆ．グラミネアルム（Ｆ．ｇｒａｍｉｎｅａｒｕｍ）、Ｆ．ラングセチエ（Ｆ．ｌａｎ
ｇｓｅｔｈｉａｅ）、Ｆ．モニリホルメ（Ｆ．ｍｏｎｉｌｉｆｏｒｍｅ）、Ｆ．オキシス
ポルム（Ｆ．ｏｘｙｓｐｏｒｕｍ）、Ｆ．プロリフェラツム（Ｆ．ｐｒｏｌｉｆｅｒａｔ
ｕｍ）、Ｆ．スブグルチナンス（Ｆ．ｓｕｂｇｌｕｔｉｎａｎｓ）、Ｆ．ソラニ（Ｆ．ｓ
ｏｌａｎｉ）を含むフザリウム属の一種（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ゲウマノミセ
ス　グラミニス（Ｇａｅｕｍａｎｎｏｍｙｃｅｓ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、ギベレラフジク
ロイ（Ｇｉｂｂｅｒｅｌｌａ　ｆｕｊｉｋｕｒｏｉ）、グロエオデスポミゲナ（Ｇｌｏｅ
ｏｄｅｓ　ｐｏｍｉｇｅｎａ）、グロエオスポリウムムサルム（Ｇｌｏｅｏｓｐｏｒｉｕ
ｍ　ｍｕｓａｒｕｍ）、グロメレラシングレート（Ｇｌｏｍｅｒｅｌｌａ　ｃｉｎｇｕｌ
ａｔｅ）、ガイグナルディアビドウェリイ（Ｇｕｉｇｎａｒｄｉａ　ｂｉｄｗｅｌｌｉｉ
）、ギムノスポランギウム　ジュニペリ－ヴィルギニアネ（Ｇｙｍｎｏｓｐｏｒａｎｇｉ
ｕｍ　ｊｕｎｉｐｅｒｉ－ｖｉｒｇｉｎｉａｎａｅ）、ヘルミントスポリウム属の一種（
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Ｈｅｌｍｉｎｔｈｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｐｐ）、ヘミレイア属の一種（Ｈｅｍｉｌｅｉａ
　ｓｐｐ）、Ｈ．カプスラツム（Ｈ．ｃａｐｓｕｌａｔｕｍ）を含むヒストプラズマ属の
一種（Ｈｉｓｔｏｐｌａｓｍａ　ｓｐｐ．）、ラエチサリアフシホルミス（Ｌａｅｔｉｓ
ａｒｉａ　ｆｕｃｉｆｏｒｍｉｓ）、レプトグラフィウムリンドベルギ（Ｌｅｐｔｏｇｒ
ａｐｈｉｕｍ　ｌｉｎｄｂｅｒｇｉ）、レベイルラタウリカ（Ｌｅｖｅｉｌｌｕｌａ　ｔ
ａｕｒｉｃａ）、ロフォデルミウムセディチオスム（Ｌｏｐｈｏｄｅｒｍｉｕｍ　ｓｅｄ
ｉｔｉｏｓｕｍ）、コムギ赤かび病菌（Ｍｉｃｒｏｄｏｃｈｉｕｍ　ｎｉｖａｌｅ）、ミ
クロスポルム属の一種（Ｍｉｃｒｏｓｐｏｒｕｍ　ｓｐｐ）、モニリニア属の一種（Ｍｏ
ｎｉｌｉｎｉａ　ｓｐｐ）、ムコール属の一種（Ｍｕｃｏｒ　ｓｐｐ）、コムギ葉枯病菌
（Ｍ．ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）、Ｍ．ポミ（Ｍ．ｐｏｍｉ）を含むミコスファエレラ属
の一種（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ｓｐｐ．）、オンコバシジウムテオブロマエオ
ン（Ｏｎｃｏｂａｓｉｄｉｕｍ　ｔｈｅｏｂｒｏｍａｅｏｎ）、オフィオストマピセエ（
Ｏｐｈｉｏｓｔｏｍａ　ｐｉｃｅａｅ）、パラコジディオイデス属の一種（Ｐａｒａｃｏ
ｃｃｉｄｉｏｉｄｅｓ　ｓｐｐ）、Ｐ．ディジタツム（Ｐ．ｄｉｇｉｔａｔｕｍ）、Ｐ．
イタリクム（Ｐ．ｉｔａｌｉｃｕｍ）を含むペニシリウム属の一種（Ｐｅｎｉｃｉｌｌｉ
ｕｍ　ｓｐｐ．）、ペトリエリジウム属の一種（Ｐｅｔｒｉｅｌｌｉｄｉｕｍ　ｓｐｐ）
、Ｐ．メイディス（Ｐ．ｍａｙｄｉｓ）、Ｐ．フィリピネンシス（Ｐ．ｐｈｉｌｉｐｐｉ
ｎｅｎｓｉｓ）およびＰ．ソルギ（Ｐ．ｓｏｒｇｈｉ）を含むペロノスクレロスポラ属の
一種（Ｐｅｒｏｎｏｓｃｌｅｒｏｓｐｏｒａ　ｓｐｐ．）、ペロノスポラ属の一種（Ｐｅ
ｒｏｎｏｓｐｏｒａ　ｓｐｐ）、コムギふ枯病菌（Ｐｈａｅｏｓｐｈａｅｒｉａ　ｎｏｄ
ｏｒｕｍ）、ファコプソラパチリジ（Ｐｈａｋｏｐｓｏｒａ　ｐａｃｈｙｒｈｉｚｉ）、
フェリヌスイグニアルス（Ｐｈｅｌｌｉｎｕｓ　ｉｇｎｉａｒｕｓ）、フィアロフォラ属
の一種（Ｐｈｉａｌｏｐｈｏｒａ　ｓｐｐ）、フォーマ属の一種（Ｐｈｏｍａ　ｓｐｐ）
、ホモプシスビティコーラ（Ｐｈｏｍｏｐｓｉｓ　ｖｉｔｉｃｏｌａ）、Ｐ．インフェス
タンス（Ｐ．ｉｎｆｅｓｔａｎｓ）を含むフィトフトラ属の一種（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏ
ｒａ　ｓｐｐ．）、Ｐ．ハルステジイ（Ｐ．ｈａｌｓｔｅｄｉｉ）、Ｐ．ビチコラ（Ｐ．
ｖｉｔｉｃｏｌａ）を含むプラスモパラ属の一種（Ｐｌａｓｍｏｐａｒａ　ｓｐｐ．）、
プレオスポラ属の一種（Ｐｌｅｏｓｐｏｒａ　ｓｐｐ．）、リンゴうどんこ病菌（Ｐ．ｌ
ｅｕｃｏｔｒｉｃｈａ）を含むポドスファエラ属の一種（Ｐｏｄｏｓｐｈａｅｒａ　ｓｐ
ｐ．）、ポリミキサグラミニス（Ｐｏｌｙｍｙｘａ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、ポリミキサベ
タエ（Ｐｏｌｙｍｙｘａ　ｂｅｔａｅ）、シュードセルコスポレラヘルポトリコイド（Ｐ
ｓｅｕｄｏｃｅｒｃｏｓｐｏｒｅｌｌａ　ｈｅｒｐｏｔｒｉｃｈｏｉｄｅｓ）、シュード
モナス属の一種（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ｓｐｐ）、Ｐ．クベンシス（Ｐ．ｃｕｂｅｎ
ｓｉｓ）、Ｐ．フムリ（Ｐ．ｈｕｍｕｌｉ）を含むシュードペロノスポラ属の一種（Ｐｓ
ｅｕｄｏｐｅｒｏｎｏｓｐｏｒａ　ｓｐｐ．）、シュードペジザトラケイフィラ（Ｐｓｅ
ｕｄｏｐｅｚｉｚａ　ｔｒａｃｈｅｉｐｈｉｌａ）、Ｐ．ホルデイ（Ｐ．ｈｏｒｄｅｉ）
、Ｐ．レコンディタ（Ｐ．ｒｅｃｏｎｄｉｔａ）、Ｐ．ストリイホルミス（Ｐ．ｓｔｒｉ
ｉｆｏｒｍｉｓ）、Ｐ．トリチシナ（Ｐ．ｔｒｉｔｉｃｉｎａ）を含むプッシニア属の一
種（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｓｐｐ．）、ピレノペジザ属の一種（Ｐｙｒｅｎｏｐｅｚｉｚａ
　ｓｐｐ）、ピレノフォラ属の一種（Ｐｙｒｅｎｏｐｈｏｒａ　ｓｐｐ）、イネいもち病
菌（Ｐ．ｏｒｙｚａｅ）を含むピリクラリア属の一種（Ｐｙｒｉｃｕｌａｒｉａ　ｓｐｐ
．）、Ｐ．ウルチムム（Ｐ．ｕｌｔｉｍｕｍ）を含むピシウム属の一種（Ｐｙｔｈｉｕｍ
　ｓｐｐ．）、ラムラリア属の一種（Ｒａｍｕｌａｒｉａ　ｓｐｐ）、リゾクトニア属の
一種（Ｒｈｉｚｏｃｔｏｎｉａ　ｓｐｐ）、リゾムコールプシルス（Ｒｈｉｚｏｍｕｃｏ
ｒ　ｐｕｓｉｌｌｕｓ）、リゾプスアリズス（Ｒｈｉｚｏｐｕｓ　ａｒｒｈｉｚｕｓ）、
リンコスポリウム属の一種（Ｒｈｙｎｃｈｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｐｐ）、Ｓ．アピオスペ
ルムム（Ｓ．ａｐｉｏｓｐｅｒｍｕｍ）およびＳ．プロリフィカンス（Ｓ．ｐｒｏｌｉｆ
ｉｃａｎｓ）を含むセドスポリウム属の一種（Ｓｃｅｄｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｐｐ．）、
スキゾチリウムポミ（Ｓｃｈｉｚｏｔｈｙｒｉｕｍ　ｐｏｍｉ）、
　スクレロチニア属の一種（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｎｉａ　ｓｐｐ）、スクレロチウム属の一
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種（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｕｍ　ｓｐｐ）、Ｓ．ノドルム（Ｓ．ｎｏｄｏｒｕｍ）、Ｓ．トリ
ティシ（Ｓ．ｔｒｉｔｉｃｉ）を含むセプトリア属の一種（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｓｐｐ）
、スファエロテカマクラリス（Ｓｐｈａｅｒｏｔｈｅｃａ　ｍａｃｕｌａｒｉｓ）、スフ
ァエロテカフスカ（Ｓｐｈａｅｒｏｔｈｅｃａ　ｆｕｓｃａ）（スファエロテカフリギネ
ア（Ｓｐｈａｅｒｏｔｈｅｃａ　ｆｕｌｉｇｉｎｅａ））、スポロトリクス属の一種（Ｓ
ｐｏｒｏｔｈｏｒｉｘ　ｓｐｐ）、スタゴノスポラノドルム（Ｓｔａｇｏｎｏｓｐｏｒａ
　ｎｏｄｏｒｕｍ）、ステムフィリウム属の一種（Ｓｔｅｍｐｈｙｌｉｕｍ　ｓｐｐ．）
、ステレウムヒルスツム（Ｓｔｅｒｅｕｍ　ｈｉｒｓｕｔｕｍ）、タナテホルスククメリ
ス（Ｔｈａｎａｔｅｐｈｏｒｕｓ　ｃｕｃｕｍｅｒｉｓ）、チエラビオプシスバシコラ（
Ｔｈｉｅｌａｖｉｏｐｓｉｓ　ｂａｓｉｃｏｌａ）、チレチア属の一種（Ｔｉｌｌｅｔｉ
ａ　ｓｐｐ）、Ｔ．ハルジアヌム（Ｔ．ｈａｒｚｉａｎｕｍ）、Ｔ．シュードコニンギイ
（Ｔ．ｐｓｅｕｄｏｋｏｎｉｎｇｉｉ）、Ｔ．ヴィリデ（Ｔ．ｖｉｒｉｄｅ）を含むトリ
コデルマ属の一種（Ｔｒｉｃｈｏｄｅｒｍａ　ｓｐｐ．）、
　トリコフィトン属の一種（Ｔｒｉｃｈｏｐｈｙｔｏｎ　ｓｐｐ）、チフラ属の一種（Ｔ
ｙｐｈｕｌａ　ｓｐｐ）、ウンシヌラネカトル（Ｕｎｃｉｎｕｌａ　ｎｅｃａｔｏｒ）、
ウロシスチス（Ｕｒｏｃｙｓｔｉｓ　ｓｐｐ）、ウスチラゴ属の一種（Ｕｓｔｉｌａｇｏ
　ｓｐｐ）、Ｖ．イナエクアリス（Ｖ．ｉｎａｅｑｕａｌｉｓ）を含むベンチュリア属の
一種（Ｖｅｎｔｕｒｉａ　ｓｐｐ．）、ベルチシリウム属の一種（Ｖｅｒｔｉｃｉｌｌｉ
ｕｍ　ｓｐｐ）およびキサントモナス属の一種（Ｘａｎｔｈｏｍｏｎａｓ　ｓｐｐ）。
【０１６２】
　特に、これらを含有する式（Ｉ）の化合物および殺菌組成物を用いて、担子菌綱（Ｂａ
ｓｉｄｉｏｍｙｃｅｔｅ）、子嚢菌綱（Ａｓｃｏｍｙｃｅｔｅ）、卵菌綱（Ｏｏｍｙｃｅ
ｔｅ）および／または不完全菌類、ブラソクラディオマイセート（Ｂｌａｓｏｃｌａｄｉ
ｏｍｙｃｅｔｅ）、ツボカビ綱（Ｃｈｒｙｔｉｄｉｏｍｙｃｅｔｅ）、グロムス門（Ｇｌ
ｏｍｅｒｏｍｙｃｅｔｅ）および／またはケカビ綱（Ｍｕｃｏｒｏｍｙｃｅｔｅ）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植物病害を防除し得る。
【０１６３】
　これらの病原体としては以下が挙げられ得る。
　卵菌綱（Ｏｏｍｙｃｅｔｅ）であって、以下を含む。フィトフトラカプシシ（Ｐｈｙｔ
ｏｐｈｔｈｏｒａ　ｃａｐｓｉｃｉ）、フィトフトラインフェスタンス（Ｐｈｙｔｏｐｈ
ｔｈｏｒａ　ｉｎｆｅｓｔａｎｓ）、フィトフトラソヤエ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　
ｓｏｊａｅ）、フィトフトラフラガリエ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｆｒａｇａｒｉａ
ｅ）、フィトフトラニコチアネ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｎｉｃｏｔｉａｎａｅ）、
フィトフトラシンナモミ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｃｉｎｎａｍｏｍｉ）、フィトフ
トラシトリコラ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｃｉｔｒｉｃｏｌａ）、フィトフトラシト
ロフトラ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｃｉｔｒｏｐｈｔｈｏｒａ）およびフィトフトラ
エリトロセプチカ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ　ｅｒｙｔｈｒｏｓｅｐｔｉｃａ）によっ
て引き起こされるものなどのフィトフトラ（Ｐｈｙｔｏｐｈｔｈｏｒａ）病害；ピシウム
アファニデルマツム（Ｐｙｔｈｉｕｍ　ａｐｈａｎｉｄｅｒｍａｔｕｍ）、ピシウムアレ
ノマネス（Ｐｙｔｈｉｕｍ　ａｒｒｈｅｎｏｍａｎｅｓ）、ピシウムグラミニコラ（Ｐｙ
ｔｈｉｕｍ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）、ピシウムイレグラレ（Ｐｙｔｈｉｕｍ　ｉｒｒ
ｅｇｕｌａｒｅ）およびピシウムウルチマム（Ｐｙｔｈｉｕｍ　ｕｌｔｉｍｕｍ）によっ
て引き起こされるものなどのピシウム（Ｐｙｔｈｉｕｍ）病害；ペロノスポラデストルク
トル（Ｐｅｒｏｎｏｓｐｏｒａ　ｄｅｓｔｒｕｃｔｏｒ）、ペロノスポラパラシティカ（
Ｐｅｒｏｎｏｓｐｏｒａ　ｐａｒａｓｉｔｉｃａ）、プラズモパラビチコーラ（Ｐｌａｓ
ｍｏｐａｒａ　ｖｉｔｉｃｏｌａ）、プラズモパラハルステジイ（Ｐｌａｓｍｏｐａｒａ
　ｈａｌｓｔｅｄｉｉ）、シュードペロノスポラクベンシス（Ｐｓｅｕｄｏｐｅｒｏｎｏ
ｓｐｏｒａ　ｃｕｂｅｎｓｉｓ）、アルブゴカンジダ（Ａｌｂｕｇｏ　ｃａｎｄｉｄａ）
、スクレログトラマクロスポラ（Ｓｃｌｅｒｏｐｈｔｈｏｒａ　ｍａｃｒｏｓｐｏｒａ）
およびブレミアラクツカエ（Ｂｒｅｍｉａ　ｌａｃｔｕｃａｅ）などのツユカビ目（Ｐｅ
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ｒｏｎｏｓｐｏｒａｌｅｓ）によって引き起こされる病害；ならびに、アファノミセスコ
クリオイデス（Ａｐｈａｎｏｍｙｃｅｓ　ｃｏｃｈｌｉｏｉｄｅｓ）、ラビリンツラゾス
テラエ（Ｌａｂｙｒｉｎｔｈｕｌａ　ｚｏｓｔｅｒａｅ）、ペロノスクレロスポラソルギ
（Ｐｅｒｏｎｏｓｃｌｅｒｏｓｐｏｒａ　ｓｏｒｇｈｉ）およびスクレロスポラグラミニ
コラ（Ｓｃｌｅｒｏｓｐｏｒａ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）などの他のもの。
【０１６４】
　子嚢菌綱（Ａｓｃｏｍｙｃｅｔｅｓ）であって、例えば、ステムフィリウムソラニ（Ｓ
ｔｅｍｐｈｙｌｉｕｍ　ｓｏｌａｎｉ）、スタゴノスポラタイナネンシス（Ｓｔａｇｏｎ
ｏｓｐｏｒａ　ｔａｉｎａｎｅｎｓｉｓ）、スピロカエアオレアギネア（Ｓｐｉｌｏｃａ
ｅａ　ｏｌｅａｇｉｎｅａ）、セトスファエリアツルシカ（Ｓｅｔｏｓｐｈａｅｒｉａ　
ｔｕｒｃｉｃａ）、ピレノカエタリコペリシチ（Ｐｙｒｅｎｏｃｈａｅｔａ　ｌｙｃｏｐ
ｅｒｉｓｉｃｉ）、プレオスポラヘルバルム（Ｐｌｅｏｓｐｏｒａ　ｈｅｒｂａｒｕｍ）
、フォマデストルクティバ（Ｐｈｏｍａ　ｄｅｓｔｒｕｃｔｉｖａ）、ファエオスファエ
リアヘルポトリコイデス（Ｐｈａｅｏｓｐｈａｅｒｉａ　ｈｅｒｐｏｔｒｉｃｈｏｉｄｅ
ｓ）、ファエオクリプトクスガエウマンニイ（Ｐｈａｅｏｃｒｙｐｔｏｃｕｓ　ｇａｅｕ
ｍａｎｎｉｉ）、オフィオスファエレラグラミニコラ（Ｏｐｈｉｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ
　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）、オフィボルスグラミニス（Ｏｐｈｉｏｂｏｌｕｓ　ｇｒａ
ｍｉｎｉｓ）、レプトスファエリアマクランス（Ｌｅｐｔｏｓｐｈａｅｒｉａ　ｍａｃｕ
ｌａｎｓ）、ヘンデルソニアクレベリマ（Ｈｅｎｄｅｒｓｏｎｉａ　ｃｒｅｂｅｒｒｉｍ
ａ）、ヘルミントスポリウムトリティシレペンティス（Ｈｅｌｍｉｎｔｈｏｓｐｏｒｉｕ
ｍ　ｔｒｉｔｉｃｉｒｅｐｅｎｔｉｓ）、セトスファエリアツルシカ（Ｓｅｔｏｓｐｈａ
ｅｒｉａ　ｔｕｒｃｉｃａ）、ドレックスレラグリシネス（Ｄｒｅｃｈｓｌｅｒａ　ｇｌ
ｙｃｉｎｅｓ）、ジディメラブリオニエ（Ｄｉｄｙｍｅｌｌａ　ｂｒｙｏｎｉａｅ）、シ
クロコニウムオレアギネウム（Ｃｙｃｌｏｃｏｎｉｕｍ　ｏｌｅａｇｉｎｅｕｍ）、コリ
ネスポラカッシイコラ（Ｃｏｒｙｎｅｓｐｏｒａ　ｃａｓｓｉｉｃｏｌａ）、コクリオボ
ルスサチブス（Ｃｏｃｈｌｉｏｂｏｌｕｓ　ｓａｔｉｖｕｓ）、ビポラリスカクティボラ
（Ｂｉｐｏｌａｒｉｓ　ｃａｃｔｉｖｏｒａ）、リンゴ黒星病菌（Ｖｅｎｔｕｒｉａ　ｉ
ｎａｅｑｕａｌｉｓ）、ピレノフォラ　テレス（Ｐｙｒｅｎｏｐｈｏｒａ　ｔｅｒｅｓ）
、コムギ黄斑病菌（Ｐｙｒｅｎｏｐｈｏｒａ　ｔｒｉｔｉｃｉ－ｒｅｐｅｎｔｉｓ）、ア
ルテルナリアアルテナタ（Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ａｌｔｅｒｎａｔａ）、アルテルナリ
アブラッシシコラ（Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ｂｒａｓｓｉｃｉｃｏｌａ）、アルテルナリ
アソラニ（Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ｓｏｌａｎｉ）およびアルテルナリアトマトフィラ（
Ａｌｔｅｒｎａｒｉａ　ｔｏｍａｔｏｐｈｉｌａ）などのプレオスポラ目（Ｐｌｅｏｓｐ
ｏｒａｌｅｓ）；セプトリア　トリチシ（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｔｒｉｔｉｃｉ）、セプト
リアノドルム（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｎｏｄｏｒｕｍ）、セプトリアグリシネス（Ｓｅｐｔ
ｏｒｉａ　ｇｌｙｃｉｎｅｓ）、セルコスポラアラキディコーラ（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ
　ａｒａｃｈｉｄｉｃｏｌａ）、セルコスポラソジナ（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ｓｏｊｉ
ｎａ）、セルコスポラセアエマイディス（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ｚｅａｅ－ｍａｙｄｉ
ｓ）、セルコスポレラカプセラエ（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒｅｌｌａ　ｃａｐｓｅｌｌａｅ）
およびセルコスポレラヘルポトリコイデス（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒｅｌｌａ　ｈｅｒｐｏｔ
ｒｉｃｈｏｉｄｅｓ）などのカプノディウム目（Ｃａｐｎｏｄｉａｌｅｓ）；クラドスポ
リウムカルポフィルム（Ｃｌａｄｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｃａｒｐｏｐｈｉｌｕｍ）、クラド
スポリウムエフスム（Ｃｌａｄｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｅｆｆｕｓｕｍ）、パッサロラフルバ
（Ｐａｓｓａｌｏｒａ　ｆｕｌｖａ）、クラドスポリウムオキシスポルム（Ｃｌａｄｏｓ
ｐｏｒｉｕｍ　ｏｘｙｓｐｏｒｕｍ）、ドチストロマッセプトスポルム（Ｄｏｔｈｉｓｔ
ｒｏｍａ　ｓｅｐｔｏｓｐｏｒｕｍ）、イサリオプシスクラビスポラ（Ｉｓａｒｉｏｐｓ
ｉｓ　ｃｌａｖｉｓｐｏｒａ）、マイコスファエレラフィジエンシス（Ｍｙｃｏｓｐｈａ
ｅｒｅｌｌａ　ｆｉｊｉｅｎｓｉｓ）、コムギ葉枯病菌（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ
　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）、マイコベロシエラコエプケイイ（Ｍｙｃｏｖｅｌｌｏｓｉ
ｅｌｌａ　ｋｏｅｐｋｅｉｉ）、ファエオイサリオプシスバタチコラ（Ｐｈａｅｏｉｓａ
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ｒｉｏｐｓｉｓ　ｂａｔａｔｉｃｏｌａ）、シュードセルコスポラビチス（Ｐｓｅｕｄｏ
ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ｖｉｔｉｓ）、シュードセルコスポレラヘルポトリコイド（Ｐｓ
ｅｕｄｏｃｅｒｃｏｓｐｏｒｅｌｌａ　ｈｅｒｐｏｔｒｉｃｈｏｉｄｅｓ）、ラムラリア
ベチコラ（Ｒａｍｕｌａｒｉａ　ｂｅｔｉｃｏｌａ）、ラムラリアコロシグニ（Ｒａｍｕ
ｌａｒｉａ　ｃｏｌｌｏ－ｃｙｇｎｉ）、ゲウマノミセス　グラミニス（Ｇａｅｕｍａｎ
ｎｏｍｙｃｅｓ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、マグナポルテ　グリセア（Ｍａｇｎａｐｏｒｔｈ
ｅ　ｇｒｉｓｅａ）、イネいもち病菌（Ｐｙｒｉｃｕｌａｒｉａ　ｏｒｙｚａｅ）などの
マグナポルテ目（Ｍａｇｎａｐｏｒｔｈａｌｅｓ）；アニソグラマアノマラ（Ａｎｉｓｏ
ｇｒａｍｍａ　ａｎｏｍａｌａ）、アピオグノモニアエラブンダ（Ａｐｉｏｇｎｏｍｏｎ
ｉａ　ｅｒｒａｂｕｎｄａ）、サイトスポラプラタニ（Ｃｙｔｏｓｐｏｒａ　ｐｌａｔａ
ｎｉ）、ジアポルテファセオロルム（Ｄｉａｐｏｒｔｈｅ　ｐｈａｓｅｏｌｏｒｕｍ）、
ディスクラデストルクティバ（Ｄｉｓｃｕｌａ　ｄｅｓｔｒｕｃｔｉｖａ）、グノモニア
フルクティコーラ（Ｇｎｏｍｏｎｉａ　ｆｒｕｃｔｉｃｏｌａ）、グリネリアウビコーラ
（Ｇｒｅｅｎｅｒｉａ　ｕｖｉｃｏｌａ）、メランコニウムジュグランディヌム（Ｍｅｌ
ａｎｃｏｎｉｕｍ　ｊｕｇｌａｎｄｉｎｕｍ）、ホモプシスビティコーラ（Ｐｈｏｍｏｐ
ｓｉｓ　ｖｉｔｉｃｏｌａ）、シロコッカスクラビギグネンティ－ジュグランダセアラム
（Ｓｉｒｏｃｏｃｃｕｓ　ｃｌａｖｉｇｉｇｎｅｎｔｉ－ｊｕｇｌａｎｄａｃｅａｒｕｍ
）、ツバキアドリイナ（Ｔｕｂａｋｉａ　ｄｒｙｉｎａ）、ディカルペラ属の一種（Ｄｉ
ｃａｒｐｅｌｌａ　ｓｐｐ．）、バルサセラトスペルマ（Ｖａｌｓａ　ｃｅｒａｔｏｓｐ
ｅｒｍａ）などのジアポルテ目（Ｄｉａｐｏｒｔｈａｌｅｓ）；ならびに、アクチノチリ
ウムグラミニス（Ａｃｔｉｎｏｔｈｙｒｉｕｍ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、アスコキタピシ（
Ａｓｃｏｃｈｙｔａ　ｐｉｓｉ）、アスペルギルスフラブス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　
ｆｌａｖｕｓ）、アスペルギルスフミガーツス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｆｕｍｉｇａ
ｔｕｓ）、アスペルギルスニズランス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｎｉｄｕｌａｎｓ）、
アスペリスポリウムカリカエ（Ａｓｐｅｒｉｓｐｏｒｉｕｍ　ｃａｒｉｃａｅ）、ブルメ
リエラジャアピイ（Ｂｌｕｍｅｒｉｅｌｌａ　ｊａａｐｉｉ）、カンジダ属の一種（Ｃａ
ｎｄｉｄａ　ｓｐｐ．）、カプノジウムラモスム（Ｃａｐｎｏｄｉｕｍ　ｒａｍｏｓｕｍ
）、セファロアスクス属の一種（Ｃｅｐｈａｌｏａｓｃｕｓ　ｓｐｐ．）、セファロスポ
リウムグラミネウム（Ｃｅｐｈａｌｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｇｒａｍｉｎｅｕｍ）、セラトシ
スティスパラドクサ（Ｃｅｒａｔｏｃｙｓｔｉｓ　ｐａｒａｄｏｘａ）、キトミウム属の
一種（Ｃｈａｅｔｏｍｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ヒメノシフスシュードアルビヅス（Ｈｙｍｅ
ｎｏｓｃｙｐｈｕｓ　ｐｓｅｕｄｏａｌｂｉｄｕｓ）、コッシディオイデス属の一種（Ｃ
ｏｃｃｉｄｉｏｉｄｅｓ　ｓｐｐ．）、シリンドロスポリウムパディ（Ｃｙｌｉｎｄｒｏ
ｓｐｏｒｉｕｍ　ｐａｄｉ）、ジプロカルポンマラエ（Ｄｉｐｌｏｃａｒｐｏｎ　ｍａｌ
ａｅ）、ドレパノペジザカンペストリス（Ｄｒｅｐａｎｏｐｅｚｉｚａ　ｃａｍｐｅｓｔ
ｒｉｓ）、エルシノエアンペリナ（Ｅｌｓｉｎｏｅ　ａｍｐｅｌｉｎａ）、エピコッカム
ニグラム（Ｅｐｉｃｏｃｃｕｍ　ｎｉｇｒｕｍ）、エピデルモフィトン属の一種（Ｅｐｉ
ｄｅｒｍｏｐｈｙｔｏｎ　ｓｐｐ．）、ユーチパラタ（Ｅｕｔｙｐａ　ｌａｔａ）、ゲオ
トリクムカンジズム（Ｇｅｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｃａｎｄｉｄｕｍ）、ギベリナセレアリス
（Ｇｉｂｅｌｌｉｎａ　ｃｅｒｅａｌｉｓ）、グロエオセルコスポラソルギ（Ｇｌｏｅｏ
ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ｓｏｒｇｈｉ）、グロエオデスポミゲナ（Ｇｌｏｅｏｄｅｓ　ｐ
ｏｍｉｇｅｎａ）、グロエオスポリウムペレナンス（Ｇｌｏｅｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｐｅｒ
ｅｎｎａｎｓ）などの他のものによって引き起こされるものといった汚斑病、斑点病、イ
モチ病または胴枯れ病および／または腐敗病；グロエオチニアテムレンタ（Ｇｌｏｅｏｔ
ｉｎｉａ　ｔｅｍｕｌｅｎｔａ）、グリフォスパエリアコルチコラ（Ｇｒｉｐｈｏｓｐａ
ｅｒｉａ　ｃｏｒｔｉｃｏｌａ）、カバチエラリニ（Ｋａｂａｔｉｅｌｌａ　ｌｉｎｉ）
、レプトグラフィウムミクロスポルム（Ｌｅｐｔｏｇｒａｐｈｉｕｍ　ｍｉｃｒｏｓｐｏ
ｒｕｍ）、レプトスファエルリニアクラッスアスカ（Ｌｅｐｔｏｓｐｈａｅｒｕｌｉｎｉ
ａ　ｃｒａｓｓｉａｓｃａ）、ロフォデルミウムセディチオスム（Ｌｏｐｈｏｄｅｒｍｉ
ｕｍ　ｓｅｄｉｔｉｏｓｕｍ）、マルソニナグラミニコラ（Ｍａｒｓｓｏｎｉｎａ　ｇｒ
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ａｍｉｎｉｃｏｌａ）、コムギ赤かび病菌（Ｍｉｃｒｏｄｏｃｈｉｕｍ　ｎｉｖａｌｅ）
、モニリニアフルクティコーラ（Ｍｏｎｉｌｉｎｉａ　ｆｒｕｃｔｉｃｏｌａ）、モノグ
ラフェラアルベセンス（Ｍｏｎｏｇｒａｐｈｅｌｌａ　ａｌｂｅｓｃｅｎｓ）、モノスポ
ラスクスカノンバルス（Ｍｏｎｏｓｐｏｒａｓｃｕｓ　ｃａｎｎｏｎｂａｌｌｕｓ）、ナ
エマシクルス属の一種（Ｎａｅｍａｃｙｃｌｕｓ　ｓｐｐ．）、オフィオストマノボウル
ミ（Ｏｐｈｉｏｓｔｏｍａｎｏｖｏ－ｕｌｍｉ）、パラコシジオイデスブラジリエンシス
（Ｐａｒａｃｏｃｃｉｄｉｏｉｄｅｓ　ｂｒａｓｉｌｉｅｎｓｉｓ）、ペニシリウムエク
ソパンスム（Ｐｅｎｉｃｉｌｌｉｕｍ　ｅｘｐａｎｓｕｍ）、ペスタロチアロドデンドリ
（Ｐｅｓｔａｌｏｔｉａ　ｒｈｏｄｏｄｅｎｄｒｉ）、ペトリエリジウム属の一種（Ｐｅ
ｔｒｉｅｌｌｉｄｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ペジクラ属の一種（Ｐｅｚｉｃｕｌａ　ｓｐｐ．
）、フィアロホラグレガタ（Ｐｈｉａｌｏｐｈｏｒａ　ｇｒｅｇａｔａ）、フィラコラポ
ミゲナ（Ｐｈｙｌｌａｃｈｏｒａ　ｐｏｍｉｇｅｎａ）、フィマトトリクムオムニボラ（
Ｐｈｙｍａｔｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｏｍｎｉｖｏｒａ）、フィサロスポラアブディタ（Ｐｈ
ｙｓａｌｏｓｐｏｒａ　ａｂｄｉｔａ）、プレクトスポリウムタバシヌム（Ｐｌｅｃｔｏ
ｓｐｏｒｉｕｍ　ｔａｂａｃｉｎｕｍ）、ポリシタルムプスツランス（Ｐｏｌｙｓｃｙｔ
ａｌｕｍ　ｐｕｓｔｕｌａｎｓ）、シュードペジザメディカギニス（Ｐｓｅｕｄｏｐｅｚ
ｉｚａ　ｍｅｄｉｃａｇｉｎｉｓ）、ピレノペジザブラッシカエ（Ｐｙｒｅｎｏｐｅｚｉ
ｚａ　ｂｒａｓｓｉｃａｅ）、ラムリスポラソルギ（Ｒａｍｕｌｉｓｐｏｒａ　ｓｏｒｇ
ｈｉ）、ラブドクリンシュードツガエ（Ｒｈａｂｄｏｃｌｉｎｅ　ｐｓｅｕｄｏｔｓｕｇ
ａｅ）、リンコスポリウムセカリス（Ｒｈｙｎｃｈｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｅｃａｌｉｓ）
、イネ葉しょう腐敗病菌（Ｓａｃｒｏｃｌａｄｉｕｍ　ｏｒｙｚａｅ）、スケドスポリウ
ム属の一種（Ｓｃｅｄｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｓｐｐ．）、スキゾチリウムポミ（Ｓｃｈｉｚ
ｏｔｈｙｒｉｕｍ　ｐｏｍｉ）、スクレロチニアスクレロティオルム（Ｓｃｌｅｒｏｔｉ
ｎｉａ　ｓｃｌｅｒｏｔｉｏｒｕｍ）、スクレロチニアミノル（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｎｉａ
　ｍｉｎｏｒ）；スクレロチウム属の一種（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｕｍ　ｓｐｐ）、チフライ
シカリエンシス（Ｔｙｐｈｕｌａ　ｉｓｈｉｋａｒｉｅｎｓｉｓ）、セイマトスポリウム
マリエ（Ｓｅｉｍａｔｏｓｐｏｒｉｕｍ　ｍａｒｉａｅ）、レプテウチパクプレッシ（Ｌ
ｅｐｔｅｕｔｙｐａ　ｃｕｐｒｅｓｓｉ）、セプトシタルボルム（Ｓｅｐｔｏｃｙｔａ　
ｒｕｂｏｒｕｍ）、スファセロマペルセー（Ｓｐｈａｃｅｌｏｍａ　ｐｅｒｓｅａｅ）、
スポロネマファシディオイデス（Ｓｐｏｒｏｎｅｍａ　ｐｈａｃｉｄｉｏｉｄｅｓ）、ス
ティグミナパルミボラ（Ｓｔｉｇｍｉｎａ　ｐａｌｍｉｖｏｒａ）、タペシアヤルンデ（
Ｔａｐｅｓｉａ　ｙａｌｌｕｎｄａｅ）、タフリナブラタ（Ｔａｐｈｒｉｎａ　ｂｕｌｌ
ａｔａ）、チエビオプシスバシコラ（Ｔｈｉｅｌｖｉｏｐｓｉｓ　ｂａｓｉｃｏｌａ）、
トリコセプトリアグルクチゲナ（Ｔｒｉｃｈｏｓｅｐｔｏｒｉａ　ｆｒｕｃｔｉｇｅｎａ
）
、ジゴフィアラジャミセンシス（Ｚｙｇｏｐｈｉａｌａ　ｊａｍａｉｃｅｎｓｉｓ）；例
えばブルメリアグラミニス（Ｂｌｕｍｅｒｉａ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、エリシフェポリゴ
ニ（Ｅｒｙｓｉｐｈｅ　ｐｏｌｙｇｏｎｉ）、ウンシヌラネカトル（Ｕｎｃｉｎｕｌａ　
ｎｅｃａｔｏｒ）、スファエロテカフリゲナ（Ｓｐｈａｅｒｏｔｈｅｃａ　ｆｕｌｉｇｅ
ｎａ）、リンゴうどんこ病菌（Ｐｏｄｏｓｐｈａｅｒａ　ｌｅｕｃｏｔｒｉｃｈａ）、ポ
ドスパエラマクラリス（Ｐｏｄｏｓｐａｅｒａ　ｍａｃｕｌａｒｉｓ）、ゴロビノマイセ
スシコラセルム（Ｇｏｌｏｖｉｎｏｍｙｃｅｓ　ｃｉｃｈｏｒａｃｅａｒｕｍ）、レベイ
ルラタウリカ（Ｌｅｖｅｉｌｌｕｌａ　ｔａｕｒｉｃａ）、ミクロスファエラディフッサ
（Ｍｉｃｒｏｓｐｈａｅｒａ　ｄｉｆｆｕｓａ）、オイディオプシスゴッシピイ（Ｏｉｄ
ｉｏｐｓｉｓ　ｇｏｓｓｙｐｉｉ）、フィラクチニアグッタタ（Ｐｈｙｌｌａｃｔｉｎｉ
ａ　ｇｕｔｔａｔａ）およびオイジウムアラキディス（Ｏｉｄｉｕｍ　ａｒａｃｈｉｄｉ
ｓ）などのウドンコカビ目（Ｅｒｙｓｉｐｈａｌｅｓ）によって引き起こされるものとい
ったウドンコ病病害；例えばドチオレラアロマチカ（Ｄｏｔｈｉｏｒｅｌｌａ　ａｒｏｍ
ａｔｉｃａ）、ジプロディアセリアタ（Ｄｉｐｌｏｄｉａ　ｓｅｒｉａｔａ）、ガイグナ
ルディアビドウェリイ（Ｇｕｉｇｎａｒｄｉａ　ｂｉｄｗｅｌｌｉｉ）、トリティス　シ
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ネレア（Ｂｏｔｒｙｔｉｓ　ｃｉｎｅｒｅａ）、ボトリオチニアアリイ（Ｂｏｔｒｙｏｔ
ｉｎｉａ　ａｌｌｉｉ）、ボトリオチニアファビ（Ｂｏｔｒｙｏｔｉｎｉａ　ｆａｂａｅ
）、フシコクムアミグダリ（Ｆｕｓｉｃｏｃｃｕｍ　ａｍｙｇｄａｌｉ）、ラシオジプロ
ディアテオブロマエ（Ｌａｓｉｏｄｉｐｌｏｄｉａ　ｔｈｅｏｂｒｏｍａｅ）、マクロフ
ォーマテイコラ（Ｍａｃｒｏｐｈｏｍａ　ｔｈｅｉｃｏｌａ）、マクロフォミナファセオ
リナ（Ｍａｃｒｏｐｈｏｍｉｎａ　ｐｈａｓｅｏｌｉｎａ）、フィロスティクタククルビ
タセアルム（Ｐｈｙｌｌｏｓｔｉｃｔａ　ｃｕｃｕｒｂｉｔａｃｅａｒｕｍ）などのボト
リオスフェリア目（Ｂｏｔｒｙｏｓｐｈａｅｒｉａｌｅｓ）によって引き起こされるもの
といったかび類；例えばコレトトリカムグロエオスポリオイデス（Ｃｏｌｌｅｔｏｔｒｉ
ｃｈｕｍ　ｇｌｏｅｏｓｐｏｒｉｏｉｄｅｓ）、コレトトリカムラゲナリウム（Ｃｏｌｌ
ｅｔｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｌａｇｅｎａｒｉｕｍ）、コレトトリカムゴッシピイ（Ｃｏｌｌ
ｅｔｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｇｏｓｓｙｐｉｉ）、グロメレラシングラタ（Ｇｌｏｍｅｒｅｌ
ｌａ　ｃｉｎｇｕｌａｔａ）およびコレトトリカムグラミニコラ（Ｃｏｌｌｅｔｏｔｒｉ
ｃｈｕｍ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）などのグロメレラレス属（Ｇｌｏｍｍｅｒｅｌａｌ
ｅｓ）によって引き起こされるものといった炭疽病；ならびに、例えばアクレモニウムス
トリクツム（Ａｃｒｅｍｏｎｉｕｍ　ｓｔｒｉｃｔｕｍ）、クラビセプスプルプレア（Ｃ
ｌａｖｉｃｅｐｓ　ｐｕｒｐｕｒｅａ）、フザリウムクルモルム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｃ
ｕｌｍｏｒｕｍ）、フザリウムグラミネアルム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｇｒａｍｉｎｅａｒ
ｕｍ）、フザリウムビルグリホルメ（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｖｉｒｇｕｌｉｆｏｒｍｅ）、
フザリウムオキシスポルム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｏｘｙｓｐｏｒｕｍ）、フザリウムスブ
グルチナンス（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｓｕｂｇｌｕｔｉｎａｎｓ）、フザリウムオキシスポ
ルム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｏｘｙｓｐｏｒｕｍ　ｆ．ｓｐ．ｃｕｂｅｎｓｅ）、ゲルラキ
アニバレ（Ｇｅｒｌａｃｈｉａ　ｎｉｖａｌｅ）、ギベレラフジクロイ（Ｇｉｂｂｅｒｅ
ｌｌａ　ｆｕｊｉｋｕｒｏｉ）、ギベレラゼアエ（Ｇｉｂｂｅｒｅｌｌａ　ｚｅａｅ）、
グリオクラジウム属の一種（Ｇｌｉｏｃｌａｄｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ミロテシウムベルカ
リア（Ｍｙｒｏｔｈｅｃｉｕｍ　ｖｅｒｒｕｃａｒｉａ）、ネクトリアラムラライエ（Ｎ
ｅｃｔｒｉａ　ｒａｍｕｌａｒｉａｅ）、トリコデルマビリデ（Ｔｒｉｃｈｏｄｅｒｍａ
　ｖｉｒｉｄｅ）、トリコテシウムロセウム（Ｔｒｉｃｈｏｔｈｅｃｉｕｍ　ｒｏｓｅｕ
ｍ）およびベルチシリウムテオブロマエ（Ｖｅｒｔｉｃｉｌｌｉｕｍ　ｔｈｅｏｂｒｏｍ
ａｅ）などの肉座菌目（Ｈｙｐｏｃｒｅａｌｅｓ）によって引き起こされるものといった
萎凋病または胴枯れ病。
【０１６５】
　例えばウスチラギノイデアビレンス（Ｕｓｔｉｌａｇｉｎｏｉｄｅａ　ｖｉｒｅｎｓ）
、ウスチラゴヌダ（Ｕｓｔｉｌａｇｏ　ｎｕｄａ）、ウスチラゴトリティシ（Ｕｓｔｉｌ
ａｇｏ　ｔｒｉｔｉｃｉ）、ウスチラゴゼアエ（Ｕｓｔｉｌａｇｏ　ｚｅａｅ）などのク
ロボキン目（Ｕｓｔｉｌａｇｉｎａｌｅｓ）によって引き起こされるものといった黒穂病
菌を含む担子菌綱（Ｂａｓｉｄｉｏｍｙｃｅｔｅ）、例えばセロテリウムフィチ（Ｃｅｒ
ｏｔｅｌｉｕｍ　ｆｉｃｉ）、クリソミクサアルクトスタフィリ（Ｃｈｒｙｓｏｍｙｘａ
　ａｒｃｔｏｓｔａｐｈｙｌｉ）、コレオスポリウムイポモエアエ（Ｃｏｌｅｏｓｐｏｒ
ｉｕｍ　ｉｐｏｍｏｅａｅ）、ヘミレイアバスタトリクス（Ｈｅｍｉｌｅｉａ　ｖａｓｔ
ａｔｒｉｘ）、プッシニアアラキディス（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ａｒａｃｈｉｄｉｓ）、プ
ッシニアカカバタ（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｃａｃａｂａｔａ）、プッシニアグラミニス（Ｐ
ｕｃｃｉｎｉａ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）、プッシニアレコンディタ（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｒ
ｅｃｏｎｄｉｔａ）、プッシニアソルギ（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｓｏｒｇｈｉ）、プッシニ
アホルデイ（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｈｏｒｄｅｉ）、プッシニアストリイフォルミス（Ｐｕ
ｃｃｉｎｉａ　ｓｔｒｉｉｆｏｒｍｉｓ　ｆ．ｓｐ．Ｈｏｒｄｅｉ）、プッシニアストリ
イフォルミス（Ｐｕｃｃｉｎｉａ　ｓｔｒｉｉｆｏｒｍｉｓ　ｆ．ｓｐ．Ｓｅｃａｌｉｓ
）、プッシニアストルムコリリ（Ｐｕｃｃｉｎｉａｓｔｒｕｍ　ｃｏｒｙｌｉ）などのサ
ビキン目（Ｐｕｃｃｉｎｉａｌｅｓ）、または、クロナルチウムリビコラ（Ｃｒｏｎａｒ
ｔｉｕｍ　ｒｉｂｉｃｏｌａ）、ジムノスポランギウムジュニペリ－ビジニアネ（Ｇｙｍ
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ｎｏｓｐｏｒａｎｇｉｕｍ　ｊｕｎｉｐｅｒｉ－ｖｉｇｉｎｉａｎａｅ）、メランプソラ
メデュサエ（Ｍｅｌａｍｐｓｏｒａ　ｍｅｄｕｓａｅ）、ファコプソラパチリジ（Ｐｈａ
ｋｏｐｓｏｒａ　ｐａｃｈｙｒｈｉｚｉ）、フラグミジウムムクロナツム（Ｐｈｒａｇｍ
ｉｄｉｕｍ　ｍｕｃｒｏｎａｔｕｍ）、フィソペラアンペロシディス（Ｐｈｙｓｏｐｅｌ
ｌａ　ａｍｐｅｌｏｓｉｄｉｓ）、トランスケリアディスコロル（Ｔｒａｎｚｓｃｈｅｌ
ｉａ　ｄｉｓｃｏｌｏｒ）およびウロマイセスビシエ－ファビエ（Ｕｒｏｍｙｃｅｓ　ｖ
ｉｃｉａｅ－ｆａｂａｅ）などのサビキン目（Ｕｒｅｄｉｎａｌｅｓ）によって引き起こ
されるものといったサビ病菌；ならびに、クリプトコックス属の一種（Ｃｒｙｐｔｏｃｏ
ｃｃｕｓ　ｓｐｐ．）、エクソバシジウムベクサンス（Ｅｘｏｂａｓｉｄｉｕｍ　ｖｅｘ
ａｎｓ）、マラスミエルスイノデルマ（Ｍａｒａｓｍｉｅｌｌｕｓ　ｉｎｏｄｅｒｍａ）
、マイセナ属の一種（Ｍｙｃｅｎａ　ｓｐｐ．）、スファセロテカレイリアナ（Ｓｐｈａ
ｃｅｌｏｔｈｅｃａ　ｒｅｉｌｉａｎａ）、チフライシカリエンシス（Ｔｙｐｈｕｌａ　
ｉｓｈｉｋａｒｉｅｎｓｉｓ）、ウロシスチスアグロピリ（Ｕｒｏｃｙｓｔｉｓ　ａｇｒ
ｏｐｙｒｉ）、イテルソニリアペルプレキサンス（Ｉｔｅｒｓｏｎｉｌｉａ　ｐｅｒｐｌ
ｅｘａｎｓ）、クルチシウムインビスム（Ｃｏｒｔｉｃｉｕｍ　ｉｎｖｉｓｕｍ）、ラエ
チサリアフシホルミス（Ｌａｅｔｉｓａｒｉａ　ｆｕｃｉｆｏｒｍｉｓ）、ワイテアシル
シナタ（Ｗａｉｔｅａ　ｃｉｒｃｉｎａｔａ）、イネ紋枯病菌（Ｒｈｉｚｏｃｔｏｎｉａ
　ｓｏｌａｎｉ）、テンサイ根腐病菌（Ｔｈａｎｅｔｅｐｈｏｒｕｓ　ｃｕｃｕｒｍｅｒ
ｉｓ）、エンチロマダリアエ（Ｅｎｔｙｌｏｍａ　ｄａｈｌｉａｅ）、エンチロメラミク
ロスポラ（Ｅｎｔｙｌｏｍｅｌｌａ　ｍｉｃｒｏｓｐｏｒａ）、ネオボシアモリニアエ（
Ｎｅｏｖｏｓｓｉａ　ｍｏｌｉｎｉａｅ）およびチレチアカリエス（Ｔｉｌｌｅｔｉａ　
ｃａｒｉｅｓ）によって引き起こされるものなどの他の腐敗病および病害。
【０１６６】
　フィソデルママイディス（Ｐｈｙｓｏｄｅｒｍａ　ｍａｙｄｉｓ）などのコウマクノウ
キン目（Ｂｌａｓｔｏｃｌａｄｉｏｍｙｃｅｔｅｓ）。
【０１６７】
　コアネフォラククリビタルム（Ｃｈｏａｎｅｐｈｏｒａ　ｃｕｃｕｒｂｉｔａｒｕｍ）
；ムコール属の一種（Ｍｕｃｏｒ　ｓｐｐ．）；リゾプスアルヒズス（Ｒｈｉｚｏｐｕｓ
　ａｒｒｈｉｚｕｓ）などのケカビ綱（Ｍｕｃｏｒｏｍｙｃｅｔｅｓ）。
　ならびに、上記に列挙されているものと近縁の他の種および属によって引き起こされる
病害。
【０１６８】
　その殺菌活性に追加して、化合物およびこれらを含む組成物はまた、エルウィニアアミ
ロボラ（Ｅｒｗｉｎｉａ　ａｍｙｌｏｖｏｒａ）、エルウィニアカラトボラ（Ｅｒｗｉｎ
ｉａ　ｃａｒａｔｏｖｏｒａ）、キサントモナスカムペストリス（Ｘａｎｔｈｏｍｏｎａ
ｓ　ｃａｍｐｅｓｔｒｉｓ）、シュードモナスシリンガエ（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ｓ
ｙｒｉｎｇａｅ）、ストルプトマイセススカビイス（Ｓｔｒｐｔｏｍｙｃｅｓ　ｓｃａｂ
ｉｅｓ）などのバクテリアおよび他の関連する種、ならびに、一定の原生動物に対する活
性を有し得る。
【０１６９】
　本発明の範囲内においては、保護されるべき標的作物および／または有用な植物は、典
型的には、例えばブラックベリー、ブルーベリー、クランベリー、ラズベリーおよびイチ
ゴといった液果植物；例えばオオムギ、トウモロコシ（コーン）、キビ、カラスムギ、イ
ネ、ライ麦、モロコシ属（ｓｏｒｇｈｕｍ）ライコムギおよびコムギといった穀類；例え
ば綿、亜麻、アサ、ジュートおよびサイザルといった繊維植物；例えば糖質および飼料ビ
ート、コーヒー、ホップ、マスタード、アブラナ（カノーラ）、ケシ、サトウキビ、ヒマ
ワリ、チャおよびタバコといった農作物；例えばリンゴ、アンズ、アボカド、バナナ、サ
クランボ、柑橘類、ネクタリン、モモ、セイヨウナシおよびセイヨウスモモといった果樹
；例えばバミューダグラス、イチゴツナギ、ベントグラス、センチピードグラス、ウシノ
ケグサ、ライグラス、アメリカシバおよびノシバといった草；バジル、ルリジサ、チャイ
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ブ、コリアンダー、ラベンダー、ラベージ、ミント、オレガノ、パセリ、ローズマリー、
セージおよびタイムなどのハーブ；例えばインゲンマメ、レンズマメ、エンドウマメおよ
びダイズ、インゲンマメといったマメ科植物；例えばアーモンド、カシュー、落花生、ヘ
ーゼルナッツ、ピーナッツ、ペカン、ピスタチオおよびクルミといった堅果；例えばアブ
ラヤシといったヤシ；例えば花、低木および高木といった観賞用植物；例えばカカオ、コ
コナツ、オリーヴおよびゴムといった他の高木；例えばアスパラガス、ナス、ブロッコリ
、キャベツ、ニンジン、キュウリ、ニンニク、レタス、ペポカボチャ、メロン、オクラ、
タマネギ、コショウ、ジャガイモ、カボチャ、ダイオウ、ホウレンソウおよびトマトとい
った野菜；ならびに、例えばブドウといったつる植物などの多年生および１年生作物を含
む。
【０１７０】
　本発明に係る有用な植物および／または標的作物は、例えば、昆虫抵抗性（例えばＢｔ
．およびＶＩＰ品種）ならびに病害抵抗性、除草剤耐性（商品名ＲｏｕｎｄｕｐＲｅａｄ
ｙ（登録商標）およびＬｉｂｅｒｔｙＬｉｎｋ（登録商標）で市販されている例えばグリ
ホサート－およびグルホシネート－耐性トウモロコシ品種）および線虫抵抗性品種などの
従来の品種、ならびに、遺伝子的に強化または遺伝子操作された品種を含む。一例として
、好適に遺伝子的に強化または遺伝子操作された品種は、Ｓｔｏｎｅｖｉｌｌｅ　５５９
９ＢＲ綿およびＳｔｏｎｅｖｉｌｌｅ　４８９２ＢＲ綿品種を含む。
【０１７１】
　「有用な植物」および／または「標的作物」という用語は、従来の交配または遺伝子操
作方法によって、ブロモキシニルのような除草剤、または、ある分類の除草剤（例えば、
ＨＰＰＤ抑制剤、ＡＬＳ抑制剤、例えばプリミスルフロン、プロスルフロンおよびトリフ
ロキシスルフロン、ＥＰＳＰＳ（５－エノール－ピロビル－シキメート－３－リン酸塩－
シンターゼ）抑制剤、ＧＳ（グルタミンシンテターゼ）抑制剤またはＰＰＯ（プロトポル
フィリノーゲン－オキシダーゼ）抑制剤など）に対する耐性がもたらされた有用な植物を
も含むと理解されるべきである。従来の交配方法（突然変異誘発）によって、例えばイマ
ザモックスといったイミダゾリノンに対する耐性がもたらされた作物の一例は、Ｃｌｅａ
ｒｆｉｅｌｄ（登録商標）夏ナタネ（カノーラ）である。遺伝子操作方法によって除草剤
またはあるクラスの除草剤に対する耐性がもたらされた作物の例としては、商品名Ｒｏｕ
ｎｄｕｐＲｅａｄｙ（登録商標）、Ｈｅｒｃｕｌｅｘ　Ｉ（登録商標）およびＬｉｂｅｒ
ｔｙＬｉｎｋ（登録商標）で市販されているグリホサート－およびグルホシネート－耐性
トウモロコシ品種が挙げられる。
【０１７２】
　「有用な植物」および／または「標的作物」という用語は、自然発生的なもの、または
、有害な昆虫に対する抵抗性が与えられたものを含むと理解されるべきである。これは、
トキシン－産生バクテリア由来として公知であるものなどの１種以上の選択的に作用する
トキシンの合成能を例えば有するよう、組換えＤＮＡ技術を用いることで形質転換された
植物を含む。発現されることが可能であるトキシンの例としては、δ－エンドトキシン、
栄養型殺虫性タンパク質（Ｖｉｐ）、線虫共生バクテリアの殺虫性タンパク質、ならびに
、サソリ、蛛形類、大型のハチ（ｗａｓｐ）および真菌によって産生されるトキシンが挙
げられる。バチルスチューリンゲンシス（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉ
ｓ）トキシンを発現するよう変性された作物の一例は、ＢｔトウモロコシＫｎｏｃｋＯｕ
ｔ（登録商標）（Ｓｙｎｇｅｎｔａ　Ｓｅｅｄｓ）である。殺虫性耐性をコードする２種
以上の遺伝子を含み、それ故、２種以上のトキシンを発現する作物の一例は、ＶｉｐＣｏ
ｔ（登録商標）（Ｓｙｎｇｅｎｔａ　Ｓｅｅｄｓ）である。作物またはその種子材料もま
た、複数種の有害生物に対して耐性であることが可能である（いわゆる、遺伝子修飾によ
り形成される場合の重畳的なトランスジェニックイベント）。例えば、植物は、例えばＨ
ｅｒｃｕｌｅｘ　Ｉ（登録商標）（Ｄｏｗ　ＡｇｒｏＳｃｉｅｎｃｅｓ，Ｐｉｏｎｅｅｒ
　Ｈｉ－Ｂｒｅｄ　Ｉｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌ）のように除草剤耐性であると同時に、
殺虫性タンパク質の発現能を有していることが可能である。
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【０１７３】
　用語「有用な植物」および／または「標的作物」は、例えば、いわゆる「感染特異的タ
ンパク質」（ＰＲＰ、例えば欧州特許出願公開第０　３９２　２２５号明細書を参照のこ
と）などの選択的な作用を有する抗病原性物質を合成することが可能であるよう組換えＤ
ＮＡ技術を用いて形質転換された有用な植物をも含むと理解されるべきである。このよう
な抗病原性物質およびこのような抗病原性物質を合成可能である形質転換植物の例は、例
えば、欧州特許出願公開第０　３９２　２２５号明細書、国際公開第９５／３３８１８号
および欧州特許出願公開第０　３５３　１９１号明細書から公知である。このような形質
転換植物を製造する方法は一般に当業者に公知であると共に、例えば、上記の公報に記載
されている。
【０１７４】
　形質転換植物によって発現されることが可能であるトキシンとしては、例えば、セレウ
ス菌（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｃｅｒｅｕｓ）またはバチルスポピリエ（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　
ｐｏｐｉｌｌｉａｅ）由来の殺虫性タンパク質；または、例えばＣｒｙ１Ａｂ、Ｃｒｙ１
Ａｃ、Ｃｒｙ１Ｆ、Ｃｒｙ１Ｆａ２、Ｃｒｙ２Ａｂ、Ｃｒｙ３Ａ、Ｃｒｙ３Ｂｂ１もしく
はＣｒｙ９Ｃといったδ－エンドトキシンなどのバチルスチューリンゲンシス（Ｂａｃｉ
ｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ）由来の殺虫性タンパク質、または、例えばＶｉ
ｐ１、Ｖｉｐ２、Ｖｉｐ３もしくはＶｉｐ３Ａといった栄養型殺虫性タンパク質（Ｖｉｐ
）；または、フォトラブダスルミネッセンス（Ｐｈｏｔｏｒｈａｂｄｕｓ　ｌｕｍｉｎｅ
ｓｃｅｎｓ）、ゼノラブダスネマトフィルス（Ｘｅｎｏｒｈａｂｄｕｓ　ｎｅｍａｔｏｐ
ｈｉｌｕｓ）などの、例えばフォトラブダス属の一種（Ｐｈｏｔｏｒｈａｂｄｕｓ　ｓｐ
ｐ．）もしくはゼノラブダス属の一種（Ｘｅｎｏｒｈａｂｄｕｓ　ｓｐｐ．）といった線
虫共生バクテリアの殺虫性タンパク質；サソリトキシン、クモトキシン、大型のハチ（ｗ
ａｓｐ）トキシンおよび他の昆虫特異的神経トキシンなどの動物によって生成されるトキ
シン；ストレプトミセス（Ｓｔｒｅｐｔｏｍｙｃｅｔｅ）トキシンなどの真菌によって生
成されるトキシン、エンドウマメレクチン、オオムギレクチンまたはマツユキソウレクチ
ンなどの植物レクチン；アグルチニン；トリプシン抑制剤、セリンタンパク分解酵素抑制
剤、パタチン、シスタチン、パパイン抑制剤などのプロテイナーゼ抑制剤；リシン、トウ
モロコシ－ＲＩＰ、アブリン、ルフィン、サポリンまたはブリオジンなどのリボソーム－
不活性化タンパク質（ＲＩＰ）；３－ヒドロキシステロイドキシダーゼ、エクジステロイ
ド－ＵＤＰ－グリコシル－トランスフェラーゼ、コレステロールオキシダーゼ、エクジソ
ン抑制剤、ＨＭＧ－ＣＯＡ－レダクターゼなどのステロイド代謝酵素、ナトリウムまたは
カルシウム遮断剤などのイオンチャネル遮断剤、幼虫ホルモンエステラーゼ、利尿ホルモ
ン受容体、スチルベンシンターゼ、ビベンジルシンターゼ、キチナーゼおよびグルカナー
ゼが挙げられる。
【０１７５】
　さらに、本発明の文脈においては、例えばＣｒｙ１Ａｂ、Ｃｒｙ１Ａｃ、Ｃｒｙ１Ｆ、
Ｃｒｙ１Ｆａ２、Ｃｒｙ２Ａｂ、Ｃｒｙ３Ａ、Ｃｒｙ３Ｂｂ１もしくはＣｒｙ９Ｃといっ
たδ－エンドトキシン、または、例えばＶｉｐ１、Ｖｉｐ２、Ｖｉｐ３もしくはＶｉｐ３
Ａといった栄養型殺虫性タンパク質（Ｖｉｐ）とは、特にハイブリッドトキシン、切断型
トキシンおよび修飾トキシンでもあることが理解されるべきである。ハイブリッドトキシ
ンは、これらのタンパク質の異なるドメインの新たな組み合わせによって組換えで生成さ
れる（例えば、国際公開第０２／１５７０１号を参照のこと）。例えば切断型Ｃｒｙ１Ａ
ｂといった切断型トキシンが公知である。修飾トキシンの場合、天然トキシンの１種以上
のアミノ酸が置換される。このようなアミノ酸置換において、好ましくは自然に存在しな
いタンパク分解酵素認識配列がトキシンに挿入され、例えば、Ｃｒｙ３Ａ０５５の場合に
は、カテプシン－Ｇ－認識配列がＣｒｙ３Ａトキシンに挿入される（国際公開第０３／０
１８８１０号を参照のこと）。
【０１７６】
　このようなトキシン、または、このようなトキシンを合成可能な形質転換植物のさらな
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る例が、例えば、欧州特許出願公開第Ａ－０　３７４　７５３号明細書、国際公開第９３
／０７２７８号、国際公開第９５／３４６５６号、欧州特許出願公開第Ａ－０　４２７　
５２９号明細書、欧州特許出願公開第Ａ－４５１　８７８号明細書および国際公開第０３
／０５２０７３号に開示されている。
【０１７７】
　このような形質転換植物の調製プロセスは一般に当業者に公知であり、例えば、上記の
刊行物において記載されている。ＣｒｙＩ－タイプデオキシリボ核酸およびその調製は、
例えば、国際公開第９５／３４６５６号、欧州特許出願公開第Ａ－０　３６７　４７４号
明細書、欧州特許出願公開第Ａ－０　４０１　９７９号明細書および国際公開第９０／１
３６５１号から公知である。
【０１７８】
　形質転換植物に含有されるトキシンは、有害な昆虫に対する耐性を植物に付与する。こ
のような昆虫は昆虫の分類群のいずれかのものであることが可能であるが、特に、甲虫（
鞘翅目）、双翅昆虫（双翅目）および蝶（鱗翅目）に通例見出される。
【０１７９】
　殺虫耐性をコードし、１種以上のトキシンを発現する１種以上の遺伝子を含有する形質
転換植物は公知であり、そのいくつかは市販されている。このような植物の例は：Ｙｉｅ
ｌｄＧａｒｄ（登録商標）（Ｃｒｙ１Ａｂトキシンを発現するトウモロコシ品種）；Ｙｉ
ｅｌｄＧａｒｄ　Ｒｏｏｔｗｏｒｍ（登録商標）（Ｃｒｙ３Ｂｂ１トキシンを発現するト
ウモロコシ品種）；ＹｉｅｌｄＧａｒｄ　Ｐｌｕｓ（登録商標）（Ｃｒｙ１ＡｂおよびＣ
ｒｙ３Ｂｂ１トキシンを発現するトウモロコシ品種）；Ｓｔａｒｌｉｎｋ（登録商標）（
Ｃｒｙ９Ｃトキシンを発現するトウモロコシ品種）；Ｈｅｒｃｕｌｅｘ　Ｉ（登録商標）
（Ｃｒｙ１Ｆａ２トキシンおよび酵素ホスフィノトリシンＮ－アセチルトランスフェラー
ゼ（ＰＡＴ）を発現して除草剤グルホシネートアンモニウムに対する耐性を達成されてい
るトウモロコシ品種）；ＮｕＣＯＴＮ　３３Ｂ（登録商標）（Ｃｒｙ１Ａｃトキシンを発
現する綿品種）；Ｂｏｌｌｇａｒｄ　Ｉ（登録商標）（Ｃｒｙ１Ａｃトキシンを発現する
綿品種）；Ｂｏｌｌｇａｒｄ　ＩＩ（登録商標）（Ｃｒｙ１ＡｃおよびＣｒｙ２Ａｂトキ
シンを発現する綿品種）；ＶｉｐＣｏｔ（登録商標）（Ｖｉｐ３ＡおよびＣｒｙ１Ａｂト
キシンを発現する綿品種）；ＮｅｗＬｅａｆ（登録商標）（Ｃｒｙ３Ａトキシンを発現す
るジャガイモ品種）；ＮａｔｕｒｅＧａｒｄ（登録商標）、Ａｇｒｉｓｕｒｅ（登録商標
）ＧＴ　Ａｄｖａｎｔａｇｅ（ＧＡ２１グリホサート－耐性形質）、Ａｇｒｉｓｕｒｅ（
登録商標）ＣＢ　Ａｄｖａｎｔａｇｅ（Ｂｔ１１コーン穿孔性害虫（ＣＢ）形質）および
Ｐｒｏｔｅｃｔａ（登録商標）である。
【０１８０】
　このような形質転換作物のさらなる例は以下のとおりである：
　１．Ｓｙｎｇｅｎｔａ　Ｓｅｅｄｓ　ＳＡＳ，Ｃｈｅｍｉｎ　ｄｅ　ｌ’Ｈｏｂｉｔ　
２７，Ｆ－３１　７９０　Ｓｔ．Ｓａｕｖｅｕｒ，Ｆｒａｎｃｅ製Ｂｔ１１トウモロコシ
、登録番号Ｃ／ＦＲ／９６／０５／１０。切断型Ｃｒｙ１Ａｂトキシンのトランスジェニ
ック発現により、アワノメイガ（ヨーロッパアワノメイガ（Ｏｓｔｒｉｎｉａ　ｎｕｂｉ
ｌａｌｉｓ）およびセサミアノナグリオイデス（Ｓｅｓａｍｉａ　ｎｏｎａｇｒｉｏｉｄ
ｅｓ））に対する耐性が付与された遺伝子操作されたトウモロコシ（Ｚｅａ　ｍａｙｓ）
。Ｂｔ１１トウモロコシはまた、酵素ＰＡＴをトランスジェニック発現して除草剤グルホ
シネートアンモニウムに対する耐性を達成している。
【０１８１】
　２．Ｓｙｎｇｅｎｔａ　Ｓｅｅｄｓ　ＳＡＳ，Ｃｈｅｍｉｎ　ｄｅ　ｌ’Ｈｏｂｉｔ　
２７，Ｆ－３１　７９０　Ｓｔ．Ｓａｕｖｅｕｒ，Ｆｒａｎｃｅ製Ｂｔ１７６トウモロコ
シ、登録番号Ｃ／ＦＲ／９６／０５／１０。Ｃｒｙ１Ａｂトキシンのトランスジェニック
発現によって、アワノメイガ（ヨーロッパアワノメイガ（Ｏｓｔｒｉｎｉａ　ｎｕｂｉｌ
ａｌｉｓ）およびセサミアノナグリオイデス（Ｓｅｓａｍｉａ　ｎｏｎａｇｒｉｏｉｄｅ
ｓ））に対する耐性が付与された遺伝子操作されたトウモロコシ（Ｚｅａ　ｍａｙｓ）。
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Ｂｔ１７６トウモロコシはまた、酵素ＰＡＴをトランスジェニック発現して除草剤グルホ
シネートアンモニウムに対する耐性を達成している。
【０１８２】
　３．Ｓｙｎｇｅｎｔａ　Ｓｅｅｄｓ　ＳＡＳ，Ｃｈｅｍｉｎ　ｄｅ　ｌ’Ｈｏｂｉｔ　
２７，Ｆ－３１　７９０　Ｓｔ．Ｓａｕｖｅｕｒ，Ｆｒａｎｃｅ製ＭＩＲ６０４トウモロ
コシ、登録番号Ｃ／ＦＲ／９６／０５／１０。修飾Ｃｒｙ３Ａトキシンのトランスジェニ
ック発現により昆虫耐性が付与されたトウモロコシ。このトキシンは、カテプシン－Ｇ－
タンパク分解酵素認識配列の挿入により修飾されたＣｒｙ３Ａ０５５である。このような
形質転換トウモロコシ植物の調製は、国際公開第０３／０１８８１０号に記載されている
。
【０１８３】
　４．Ｍｏｎｓａｎｔｏ　Ｅｕｒｏｐｅ　Ｓ．Ａ．２７０－２７２　Ａｖｅｎｕｅ　ｄｅ
　Ｔｅｒｖｕｒｅｎ，Ｂ－１１５０　Ｂｒｕｓｓｅｌｓ，Ｂｅｌｇｉｕｍ製ＭＯＮ８６３
トウモロコシ、登録番号Ｃ／ＤＥ／０２／９。ＭＯＮ８６３は、Ｃｒｙ３Ｂｂ１トキシン
を発現し、一定の鞘翅目昆虫に対する耐性を有する。
【０１８４】
　５．Ｍｏｎｓａｎｔｏ　Ｅｕｒｏｐｅ　Ｓ．Ａ．２７０－２７２　Ａｖｅｎｕｅ　ｄｅ
　Ｔｅｒｖｕｒｅｎ，Ｂ－１１５０　Ｂｒｕｓｓｅｌｓ，Ｂｅｌｇｉｕｍ製ＩＰＣ５３１
綿、登録番号Ｃ／ＥＳ／９６／０２。
【０１８５】
　６．Ｐｉｏｎｅｅｒ　Ｏｖｅｒｓｅａｓ　Ｃｏｒｐｏｒａｔｉｏｎ，Ａｖｅｎｕｅ　Ｔ
ｅｄｅｓｃｏ，７　Ｂ－１１６０　Ｂｒｕｓｓｅｌｓ，Ｂｅｌｇｉｕｍ製１５０７トウモ
ロコシ、登録番号Ｃ／ＮＬ／００／１０。一定の鱗翅目昆虫に対する耐性を達成するタン
パク質Ｃｒｙ１Ｆの発現、および、除草剤グルホシネートアンモニウムに対する耐性を達
成するためのＰＡＴタンパク質の発現のために遺伝子操作されたトウモロコシ。
【０１８６】
　７．Ｍｏｎｓａｎｔｏ　Ｅｕｒｏｐｅ　Ｓ．Ａ．２７０－２７２　Ａｖｅｎｕｅ　ｄｅ
　Ｔｅｒｖｕｒｅｎ，Ｂ－１１５０　Ｂｒｕｓｓｅｌｓ，Ｂｅｌｇｉｕｍ製ＮＫ６０３×
ＭＯＮ８１０トウモロコシ、登録番号Ｃ／ＧＢ／０２／Ｍ３／０３。遺伝子操作品種ＮＫ
６０３およびＭＯＮ８１０を交配させることによる従来交配型ハイブリッドトウモロコシ
品種からなる。ＮＫ６０３×ＭＯＮ８１０トウモロコシは、アグロバクテリウム属の一種
（Ａｇｒｏｂａｃｔｅｒｉｕｍ　ｓｐ．）の菌株ＣＰ４から得られるタンパク質ＣＰ４　
ＥＰＳＰＳをトランスジェニック発現し、これにより、除草剤Ｒｏｕｎｄｕｐ（登録商標
）（グリホサートを含有）に対する耐性が付与され、また、バチルスチューリンゲンシス
（Ｂａｃｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ　ｓｕｂｓｐ．ｋｕｒｓｔａｋｉ）か
ら得られるＣｒｙ１Ａｂトキシンをトランスジェニック発現し、これにより、アワノメイ
ガを含む一定の鱗翅目に対する耐性がもたらされる。
【０１８７】
　本明細書において用いられるところ、「生息地（locus）」という用語は、植物が成長
している圃場、または、栽培されている植物の種子が播種された圃場、または、種子が土
壌に蒔かれることとなる圃場を意味する。これは、土壌、種子および実生、ならびに、確
立した植生を含む。
【０１８８】
　「植物」という用語は、種子、実生、苗、根、塊茎、茎、柄、群葉および果実を含む植
物のすべての物理的な部分を指す。
【０１８９】
　「植物繁殖体（plant propagation material）」という用語は、その増殖に用いられる
ことが可能である種子などの植物の生殖部、および、挿し木もしくは例えばジャガイモと
いった塊茎などの栄養体を表すと理解される。例えば種子（厳密な意味で）、根、果実、
塊茎、鱗茎、根茎および植物の部分が挙げられ得る。発芽後もしくは土壌から出芽した後
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に移植されることとなる発芽した植物および若芽もまた挙げられる。これらの若芽は、移
植前に浸漬による完全または部分的な処置によって保護されてもよい。好ましくは、「植
物繁殖体」は種子を表すと理解される。
【０１９０】
　慣用名を用いて本明細書において言及される有害生物防除剤は、例えば、“Ｔｈｅ　Ｐ
ｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｍａｎｕａｌ”，１５ｔｈ　Ｅｄ．，Ｂｒｉｔｉｓｈ　Ｃｒｏｐ　Ｐ
ｒｏｔｅｃｔｉｏｎ　Ｃｏｕｎｃｉｌ　２００９から公知である。
【０１９１】
　式（Ｉ）の化合物は、そのままの形態で、または、好ましくは、配合技術分野において
簡便に採用される補助剤と一緒に用いられ得る。この目的のためにこれらは、公知の様式
で、乳化性濃縮物、コーティング用ペースト、直接噴射可能もしくは希釈可能な溶液また
は懸濁液、希釈エマルジョン、水和剤、可溶性粉末、粉剤、粒質物、および、例えば高分
子物質中のカプセルに簡便に配合され得る。組成物のタイプと同様に、吹付け、霧吹き、
散粉、散布、コーティングまたは掛け流しなどの適用方法が、意図される目的およびその
時点での状況に応じて選択される。組成物はまた、安定化剤、消泡剤、粘度調節剤、バイ
ンダまたは粘着剤、ならびに、肥料、微量元素の供給源、または、特別な効果を得るため
の他の配合物などのさらなる補助剤を含有していてもよい。
【０１９２】
　例えば農業に用いられる好適なキャリアおよび補助剤は、固体または液体であることが
可能であり、配合技術において有用な物質であり、例えば天然もしくは再生ミネラル物質
、溶剤、分散剤、湿潤剤、粘着剤、増粘剤、バインダまたは肥料である。このようなキャ
リアは、例えば国際公開第９７／３３８９０号に記載されている。
【０１９３】
　懸濁液濃縮物は、活性な化合物の微細な固体粒子が懸濁した水性配合物である。このよ
うな配合物は沈降防止剤および分散剤を含むと共に、活性を高めるために湿潤剤、ならび
に、消泡剤および結晶成長抑制剤をさらに含み得る。使用においては、これらの濃縮物は
水中で希釈され、通常は処理されるべき領域にスプレーで適用される。活性成分の量は濃
縮物の０．５％～９５％の範囲内であり得る。
【０１９４】
　水和剤は、水または他の液体キャリア中に容易に分散する微細粒子の形態である。これ
らの粒子は、固体マトリックスに保持された活性成分を含有する。典型的な固体マトリッ
クスとしては、フーラー土、カオリンクレイ、シリカおよび他の易湿性の有機もしくは無
機固形分が挙げられる。水和剤は通常、５％～９５％の活性成分と少量の湿潤剤、分散剤
または乳化剤とを含有する。
【０１９５】
　乳化性濃縮物は水または他の液体中に分散性である均質な液体組成物であって、活性な
化合物と液体もしくは固体乳化剤とからのみ構成されていてもよく、または、キシレン、
高沸点芳香族ナフサ、イソホロンおよび他の不揮発性有機溶剤などの液体キャリアを含有
していてもよい。使用においては、これらの濃縮物は水または他の液体中に分散され、通
常は処理されるべき領域にスプレーで適用される。活性成分の量は濃縮物の０．５％～９
５％の範囲内であり得る。
【０１９６】
　粒状配合物は押出物および比較的粗大な粒子の両方を含み、通常は、処理が必要とされ
る領域に希釈されることなく適用される。粒状配合物に係る典型的なキャリアとしては、
活性な化合物を吸収するか活性な化合物でコーティング可能である、砂、フーラー土、ア
タパルジャイトクレイ、ベントナイトクレイ、モンモリロナイトクレイ、バーミキュライ
ト、パーライト、炭酸カルシウム、れんが、軽石、葉ろう石、カオリン、ドロマイト、焼
き石膏、木粉、粉砕したトウモロコシ穂軸、粉砕したピーナッツの外殻、砂糖、塩化ナト
リウム、硫酸ナトリウム、ナトリウムケイ酸、ホウ酸ナトリウム、マグネシア、雲母、酸
化鉄、酸化亜鉛、酸化チタン、酸化アンチモン、氷晶石、石膏、珪藻土、硫酸カルシウム
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および他の有機もしくは無機材料が挙げられる。粒状配合物は通常５％～２５％の活性成
分を含有し、これは、高沸点芳香族ナフサ、ケロシンおよび他の石油留分などの表面活性
剤、もしくは、植物油；ならびに／または、デキストリン、膠もしくは合成樹脂などの展
着剤を含んでいてもよい。
【０１９７】
　粉剤は、活性成分と、分散剤およびキャリアとして作用するタルク、クレイ、粉末なら
びに他の有機および無機固形分などの微細固形分との易流動性の混和物である。
【０１９８】
　マイクロカプセルは、典型的には、内包された材料を制御された速度で周囲に放出させ
ることが可能である不活性の多孔性シェルに内包された活性成分の小滴または顆粒である
。カプセル化された小滴は、直径が典型的には１～５０ミクロンである。内包された液体
は典型的には、カプセルの重量の５０～９５％を構成し、活性な化合物に追加して溶剤を
含んでいてもよい。カプセル化された顆粒は一般に、顆粒の孔部開口をシールして、液体
形態の活性種を顆粒の孔部内に保持する多孔性メンブランを有する多孔性顆粒である。顆
粒は典型的には、直径が１ミリメートル～１センチメートル、好ましくは１～２ミリメー
トルの範囲内である。顆粒は、押出し成形、凝塊もしくはプリルによって形成されるか、
または、天然のものである。このような材料の例は、バーミキュライト、焼成クレイ、カ
オリン、アタパルジャイトクレイ、おがくずおよび粒状炭素である。シェルまたはメンブ
ラン材料は、天然および合成ゴム、セルロース系材料、スチレン－ブタジエンコポリマー
、ポリアクリロニトリル、ポリアクリレート、ポリエステル、ポリアミド、ポリウレア、
ポリウレタンおよびデンプンザンデートを含む。
【０１９９】
　農芸化学用途に係る他の有用な配合物は、アセトン、アルキル化ナフタレン、キシレン
および他の有機溶剤などの、所望の濃度での完全な溶解が達成される溶剤中における活性
成分の単なる溶液を含む。低沸点分散剤溶剤キャリアの蒸発に伴って活性成分が微細に分
離された形態に散布される加圧散布機もまた用いられ得る。
【０２００】
　上記の配合物タイプの本発明の組成物の配合に有用である好適な農業用補助剤およびキ
ャリアは、当業者に周知である。
【０２０１】
　利用可能である液体キャリアとしては、例えば、水、トルエン、キシレン、石油ナフサ
油、作物油、アセトン、メチルエチルケトン、シクロヘキサノン、無水酢酸、アセトニト
リル、アセトフェノン、酢酸アミル、２－ブタノン、クロロベンゼン、シクロヘキサン、
シクロヘキサノール、アルキル酢酸塩、ジアセトンアルコール、１，２－ジクロロプロパ
ン、ジエタノールアミン、ｐ－ジエチルベンゼン、ジエチレングリコール、ジエチレング
リコールアビエテート、ジエチレングリコールブチルエーテル、ジエチレングリコールエ
チルエーテル、ジエチレングリコールメチルエーテル、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、
ジメチルスルホキシド、１，４－ジオキサン、ジプロピレングリコール、ジプロピレング
リコールメチルエーテル、ジプロピレングリコールジベンゾエート、ジプロキシトール、
アルキルピロリジノン、酢酸エチル、２－エチルヘキサノール、エチレンカーボネート、
１，１，１－トリクロロエタン、２－ヘプタノン、αピネン、ｄ－リモネン、エチレング
リコール、エチレングリコールブチルエーテル、エチレングリコールメチルエーテル、γ
－ブチロラクトン、グリセロール、グリセロール二酢酸、グリセロール一酢酸、グリセロ
ールトリアセテート、ヘキサデカン、ヘキシレングリコール、酢酸イソアミル、酢酸イソ
ボルニル、イソオクタン、イソホロン、イソプロピルベンゼン、ミリスチン酸イソプロピ
ル、乳酸、ラウリルアミン、メシチルオキシド、メトキシ－プロパノール、メチルイソア
ミルケトン、メチルイソブチルケトン、ラウリン酸メチル、オクタン酸メチル、オレイン
酸メチル、塩化メチレン、ｍ－キシレン、ｎ－ヘキサン、ｎ－オクチルアミン、クタデカ
ン酸、オクチルアミンアセテート、オレイン酸、オレイルアミン、ｏ－キシレン、フェノ
ール、ポリエチレングリコール（ＰＥＧ４００）、プロピオン酸、プロピレングリコール
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、プロピレングリコールモノメチルエーテル、ｐ－キシレン、トルエン、リン酸トリエチ
ル、トリエチレングリコール、キシレンスルホン酸、パラフィン、鉱油、トリクロロエチ
レン、パークロロエチレン、酢酸エチル、酢酸アミル、酢酸ブチル、メタノール、エタノ
ール、イソプロパノール、および、アミルアルコール、テトラヒドロフルフリルアルコー
ル、ヘキサノール、オクタノール等などの高分子量アルコール、エチレングリコール、プ
ロピレングリコール、グリセリンおよびＮ－メチル－２－ピロリジノンが挙げられる。濃
縮物の希釈には、水が一般的に選択されるキャリアである。
【０２０２】
　好適な固体キャリアとしては、例えば、タルク、二酸化チタン、葉ろう石クレイ、シリ
カ、アタパルジャイトクレイ、キースラガー、チョーク、珪藻土、石灰、炭酸カルシウム
、ベントナイトクレイ、フーラー土、綿実の外殻、小麦粉、ダイズ粉、軽石、木粉、クル
ミの外殻粉およびリグニンが挙げられる。
【０２０３】
　幅広い範囲の表面活性剤が、特に適用前にキャリアで希釈されるよう設計されたものと
いった、前記液体および固体組成物の両方において有利に利用される。これらの表面活性
剤は通常、使用される際、０．１％～１５重量％の配合物を含む。これらはアニオン性、
カチオン性、ノニオン性または高分子特性であることが可能であり、乳化剤、湿潤剤、懸
濁剤として、または、他の目的のために利用されることが可能である。典型的な表面活性
剤としては、ラウリル硫酸ジエタノールアンモニウムなどのアルキル硫酸塩；ドデシルベ
ンゼンスルホン酸カルシウムなどのアルキルアリールスルホネート塩；ノニルフェノール
－Ｃ．ｓｕｂ．１８エトキシレートなどのアルキルフェノール－アルキレンオキシド付加
生成物；トリデシルアルコール－Ｃ．ｓｕｂ．１６エトキシレートなどのアルコール－ア
ルキレンオキシド付加生成物；ステアリン酸ナトリウムなどの石鹸；ジブチルナフタレン
スルホン酸ナトリウムなどのアルキルナフタレンスルホン酸塩；ジ（２－エチルヘキシル
）スルホコハク酸ナトリウムなどのスルホコハク酸塩のジアルキルエステル；ソルビトー
ルオレエートなどのソルビトールエステル；ラウリルトリメチル塩化アンモニウムなどの
第４級アミン；ステアリン酸ポリエチレングリコールなどの脂肪酸のポリエチレングリコ
ールエステル；エチレンオキシドおよびプロピレンオキシドのブロックコポリマー；なら
びに、モノおよびジアルキルリン酸エステルの塩が挙げられる。
【０２０４】
　農業用組成物において通例利用される他の補助剤としては、結晶化抑制剤、粘度変性剤
、懸濁剤、噴霧粒調節剤、顔料、酸化防止剤、発泡剤、消泡剤、遮光剤、相溶化剤、消泡
剤、金属イオン封鎖剤、中和剤および緩衝剤、腐食抑制剤、染料、臭気剤、展着剤、浸透
助剤、微量元素、緩和剤、潤滑剤および固着剤が挙げられる。
【０２０５】
　また、追加的な別の殺生物活性な成分または組成物を本発明の組成物と組み合わせて本
発明の方法で使用してもよく、これらは本発明の組成物と同時にあるいは逐次的に適用し
てもよい。同時に適用する場合、これらの追加の活性成分は、本発明の組成物と共に配合
されてもよいし、あるいは例えばスプレータンクなどの中で混合されてもよい。これらの
追加の殺生物活性な成分は、殺菌剤（殺真菌剤）（fungicide）、除草剤、殺虫剤、殺菌
剤（bactericide）、ダニ駆除剤、殺線虫剤、および／または植物成長調整剤であっても
よい。
【０２０６】
　さらに、本発明の組成物は、１種以上の全身獲得抵抗性誘導剤（「ＳＡＲ」誘導剤）と
共に適用されてもよい。ＳＡＲ誘導剤は公知であり、例えば米国特許第６，９１９，２９
８号明細書に記載されており、例えばサリチル酸塩および市販のＳＡＲ誘導剤であるアシ
ベンラル－Ｓ－メチルが挙げられる。
【０２０７】
　式（Ｉ）の化合物は通常は組成物の形態で使用され、追加的な化合物と同時に、あるい
は連続して、処理すべき作物の領域または植物に適用することができる。これらの追加的
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な化合物は、例えば肥料、または微量栄養素供与体、または植物の成長に影響を与える他
の製剤であってもよい。これらは、必要に応じて製剤の分野で習慣的に利用されている追
加的なキャリア、界面活性剤、または適用を促進する補助剤と併用された、選択的除草剤
もしくは非選択的除草剤、ならびに殺虫剤、殺菌剤（殺真菌剤）、殺菌剤、殺線虫剤、軟
体動物駆除剤、またはこれからの複数の製剤の混合物であってもよい。
【０２０８】
　式（Ｉ）の化合物は、遊離形態または農芸化学的に利用可能な塩の形態の、活性成分と
しての少なくとも１種の式（Ｉ）の化合物または上で定義した少なくとも１種の好ましい
個々の化合物と少なくとも１種の上述した補助剤とを含有する、植物病原性微生物の防除
またはこれからの保護のための（殺菌性）組成物の形態で使用されてもよい。
【０２０９】
　したがって、本発明は、少なくとも１種の式（Ｉ）の化合物と、農業的に許容されるキ
ャリアと、任意選択的な補助剤とを含有する組成物、好ましくは殺菌性組成物を提供する
。農業的に許容されるキャリアは、例えば農業用途に適切なキャリアである。農業用キャ
リアは当該技術分野で周知である。好ましくは、前記組成物は、式（Ｉ）の化合物に加え
て、例えば追加の殺菌活性成分などの少なくとも１種以上の殺虫活性化合物を含有してい
てもよい。
【０２１０】
　式（Ｉ）の化合物は組成物の唯一の活性成分であってもよく、あるいは適切な場合には
、これは殺虫剤、殺菌剤、共力剤、除草剤、または植物成長調整剤等の１種以上の追加の
活性成分と混合されてもよい。追加の活性成分は、いくつかの事例においては予想外の相
乗的な活性をもたらす。
【０２１１】
　好適な追加の活性成分の例としては次のものが挙げられる：１，２，４－チアジアゾー
ル、２，６－ジニトロアニリン、アシルアラニン、脂肪族窒素化合物、アミジン、アミノ
ピリミジノール、アニリド、アニリノ－ピリミジン、アントラキノン、抗生物質、アリー
ル－フェニルケトン、ベンズアミド、ベンゼン－スルホンアミド、ベンズイミダゾール、
ベンゾチアゾール、ベンゾチオジアゾール、ベンゾチオフェン、ベンゾイルピリジン、ベ
ンズチアジアゾール、ベンジルカルバメート、ブチルアミン、カルバメート、カルボキサ
ミド、カプロパミド、クロロニトリル、桂皮酸アミド、銅含有化合物、シアノアセタミド
オキシム、シアノアクリレート、シアノイミダゾール、シアノメチレン－チアゾリジン、
ジカルボニトリル、ジカルボキサミド、ジカルボキシイミド、ジメチルスルファメート、
ジニトロフェノール炭酸塩、ジニトロフェニシル（ｄｉｎｉｔｒｏｐｈｅｎｙｓｌ）、ク
ロトン酸ジニトロフェニル、ジフェニルリン酸塩、ジチイノ化合物、ジチオカルバメート
、ジチオエーテル、ジチオラン、エチル－アミノ－チアゾールカルボキサミド、エチル－
ホスホネート、フランカルボキサミド、グルコピラノシル、グルコピラノキシル、グルタ
ロニトリル、グアニジン、除草剤／植物成長調節剤、ヘキソピラノシル抗生物質、ヒドロ
キシ（２－アミノ）ピリミジン、ヒドロキシアニリド、ヒドロキシイソキサゾール、イミ
ダゾール、イミダゾリノン、殺虫剤／植物成長調節剤、イソベンゾフラノン、イソキサゾ
リジニル－ピリジン、イソオキサゾリン、マレイミド、マンデル酸アミド、メクチン誘導
体、モルホリン、ノルホリン、ｎ－フェニルカルバメート、有機スズ化合物、オキサチイ
ンカルボキサミド、オキサゾール、オキサゾリジン－ジオン、フェノール、フェノキシキ
ノリン、フェニルアセトアミド、フェニルアミド、フェニルベンズアミド、フェニル－オ
キソ－エチル－チオフェンアミド、フェニルピロール、フェニルウレア、ホスホロチオレ
ート、リン酸、フタルアミド酸、フタルイミド、ピコリンアミド、ピペラジン、ピペリジ
ン、植物抽出物、ポリオキシン、プロピオンアミド、フタルイミド、ピラゾール－４－カ
ルボキサミド、ピラゾリノン、ピリダジノン、ピリジン、ピリジンカルボキサミド、ピリ
ジニル－エチルベンズアミド、ピリミジンアミン、ピリミジン、ピリミジン－アミン、ピ
リミジオン－ヒドラゾン、ピロリジン、ピロールキノリオン、キナゾリノン、キノリン、
キノリン誘導体、キノリン－７－カルボン酸、キノキサリン、スピロケタールアミン、ス
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トロビルリン、スルファモイルトリアゾール、スルファミド、テトラゾリルオキシム、チ
アジアジン、チアジアゾールカルボキサミド、チアゾールカルボキサニド（ｔｈｉａｚｏ
ｌｅ　ｃａｒｂｏｘａｎｉｄｅ）、チオシアネート、チオフェンカルボキサミド、トルア
ミド、トリアジン、トリアゾベンチアゾール、トリアゾール、トリアゾール－チオン、ト
リアゾロ－ピリミジルアミン、バリンアミドカルバメート、アンモニウムメチルホスホン
酸塩、砒素含有化合物、ベニイミダゾリルカルバメート、カルボニトリル、カルボキシア
ニリド、カルボキシイミドアミド、カルボキシルフェニルアミド、ジフェニルピリジン、
フラニリド、ヒドラジンカルボキサミド、イミダゾリン酢酸塩、イソフタレート、イソキ
サゾロン、水銀塩、有機水銀化合物、有機リン酸塩、オキサゾリジンジオン、ペンチルス
ルホニルベンゼン、フェニルベンズアミド、ホスホノチオネート、ホスホロチオエート、
ピリジルカルボキサミド、ピリジルフルフリルエーテル、ピリジルメチルエーテル、ＳＤ
ＨＩ、チアジアジナンチオン、チアゾリジン。
【０２１２】
　本発明のさらなる態様は、作物植物、例えば種子といったその繁殖体、例えば収穫され
た食品作物といった収穫された作物などの例えば有用な植物といった植物、または、特に
真菌性生物といった植物病原性もしくはヒトに対して潜在的に有害である腐敗性微生物も
しくは生物による非生体材料に係る外寄生を防除もしくは予防する方法に関し、この方法
は、式（Ｉ）の化合物もしくは上記に定義されている好ましい個別の化合物を、活性成分
として植物、植物の一部もしくはその生息地、その繁殖体、または、非生体材料のいずれ
かの部分に適用するステップを含む。
【０２１３】
　防除もしくは予防とは、昆虫による、または、特に真菌性生物といった植物病原性もし
くはヒトに対して潜在的に有害である腐敗性微生物もしくは生物による外寄生を、向上が
実証されるレベルまで低減させることを意味する。
【０２１４】
　特に真菌性生物といった植物病原性微生物または昆虫による作物植物の外寄生を防除も
しくは予防する好ましい方法であって、式（Ｉ）の化合物または前記化合物の少なくとも
１種を含有する農芸化学組成物の適用を含む方法は、葉面処理である。適用頻度および適
用量は、対応する病原体または昆虫による外寄生のリスクに応じることとなる。しかしな
がら、式（Ｉ）の化合物はまた、植物の生息地に液体配合物を灌注することにより、また
は、例えば粒状形態（土壌施用）の固体形態で化合物を土壌に適用することにより、土壌
（浸透移行作用）を介して根から植物に浸透させることが可能である。水稲作物の場合、
このような粒質物を湛水した水田に適用することが可能である。式（Ｉ）の化合物はまた
、種子または塊茎を殺菌剤の液体配合物に含浸させることにより、または、これらを固体
配合物でコーティングすることにより、種子に適用（コーティング）され得る。
【０２１５】
　例えば、式（Ｉ）の化合物と、所望の場合に、式（Ｉ）の化合物をカプセル化する固体
または液体補助剤またはモノマーとを含有する組成物といった配合物は、公知の様式で、
典型的には、化合物を例えば溶剤、固体キャリアおよび任意選択により表面活性化合物（
界面活性剤）といった増量剤と一緒に均質に混合し、および／または、粉砕することによ
り調製され得る。
【０２１６】
　流行している状況における意図される目的、および、上述の種類の有害生物を防除する
ための組成物の使用に適合するよう選択されるべきである、吹付け、噴霧、散粉、はけ塗
り、粉衣、拡散または流しかけなどの上述の種類の有害生物の防除方法である組成物の適
用方法が本発明の他の主題である。典型的な濃度割合は、０．１～１０００ｐｐｍ、好ま
しくは０．１～５００ｐｐｍの活性成分である。１ヘクタール当たりの適用量は、好まし
くは１ｇ～２０００ｇの活性成分／ヘクタール、より好ましくは１０～１０００ｇ／ｈａ
、最も好ましくは１０～６００ｇ／ｈａである。種子灌注剤として用いられる場合、簡便
な投与量は、１ｋｇの種子に対して１０ｍｇ～１ｇの活性物質である。
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【０２１７】
　本発明の組み合わせが種子の処理に用いられる場合、１ｋｇの種子に対して０．００１
～５０ｇの式Ｉの化合物、好ましくは、１ｋｇの種子に対して０．０１～１０ｇの量が一
般に十分とされる。
【０２１８】
　好適には、本発明に係る式（Ｉ）の化合物を含む組成物は、病害の発生前を意味する予
防的に、または、病害の発生後を意味する治療的に適用される。
【０２１９】
　本発明の組成物は、いずれかの従来の形態、例えば、二液系、乾燥種子処理用粉末（Ｄ
Ｓ）、種子処理用エマルジョン（ＥＳ）、種子処理用流動性濃縮物（ＦＳ）、種子処理用
溶液（ＬＳ）、種子処理用水分散性粉末（ＷＳ）、種子処理用カプセル懸濁液（ＣＦ）、
種子処理用ゲル（ＧＦ）、エマルジョン濃縮物（ＥＣ）、懸濁液濃縮物（ＳＣ）、サスポ
エマルジョン（ＳＥ）、カプセル懸濁液（ＣＳ）、水分散性顆粒（ＷＧ）、乳化性顆粒（
ＥＧ）、エマルジョン、油中水型（ＥＯ）、エマルジョン、水中油型（ＥＷ）、マイクロ
エマルジョン（ＭＥ）、油分散体（ＯＤ）、油混和性の流動体（ＯＦ）、混油性液体（Ｏ
Ｌ）、可溶性濃縮物（ＳＬ）、超低体積懸濁液（ＳＵ）、超低体積液体（ＵＬ）、工業用
濃縮物（ＴＫ）、分散性濃縮物（ＤＣ）、水和剤（ＷＰ）、または、農学的に許容可能な
補助剤と組み合わされるいずれかの技術的に好ましい配合物の形態で採用され得る。
【０２２０】
　このような組成物は、従来の様式で、例えば活性成分を、適切な不活性配合物（希釈剤
、溶剤、充填材、ならびに、界面活性剤、殺生剤、不凍剤、展着剤、増粘剤およびアジュ
バント活性効果をもたらす化合物などの任意により他の配合成分）と混合することにより
、生成され得る。また、従来の緩効性配合物は、長期にわたって持続する効力が意図され
る場合に採用され得る。特に、水分散性濃縮物（例えばＥＣ、ＳＣ、ＤＣ、ＯＤ、ＳＥ、
ＥＷ、ＥＯ等）、水和剤および顆粒などの吹付け形態で適用される配合物は、例えばホル
ムアルデヒドとナフタレンスルホン酸塩との縮合物、アルキルアリールスルホネート、リ
グニンスルホン酸塩、脂肪アルキルスルフェート、およびエトキシル化アルキルフェノー
ルおよびエトキシル化脂肪族アルコールといった、湿潤剤および分散剤およびアジュバン
ト効果をもたらす他の化合物などの界面活性剤を含有していてもよい。
【０２２１】
　種子粉衣配合物は種子にそれ自体公知である様式で適用され、例えば水性懸濁液または
種子に良好な接着性を有する乾燥粉末形態といった好適な種子粉衣配合物形態で、本発明
の組み合わせおよび希釈剤を利用する。このような種子粉衣配合物は技術分野において公
知である。種子粉衣配合物は、単一種の活性成分を含有していても、または、例えば緩効
性カプセルもしくはマイクロカプセルとしてカプセル化形態で活性成分の組み合わせを含
有していてもよい。
【０２２２】
　普通、配合物は、０．０１～９０重量％の活性薬剤、０～２０％の農学的に許容可能な
界面活性剤、ならびに、１０～９９．９９％の固体または液体不活性配合物および補助剤
を含み、活性薬剤は、少なくとも式（Ｉ）の化合物を、コンポーネント（Ｂ）および（Ｃ
）、および、任意により他の活性薬剤、特に殺菌剤または防腐剤等を一緒に伴って構成さ
れている。組成物の濃縮形態は、一般に、約２～８０％、好ましくは約５～７０重量％の
活性薬剤を含有する。配合物の適用形態は、例えば０．０１～２０重量％、好ましくは０
．０１～５重量％の活性薬剤を含有し得る。市販製品は濃縮物として配合されていること
が好ましいであろうが、エンドユーザーは通常希釈した配合物を利用することとなる。
【０２２３】
　市販の製品を濃縮物として配合することが好ましいが、エンドユーザーは通常配合物を
希釈して使用するであろう。
【実施例】
【０２２４】
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　以下の実施例は本発明を例示するものである。本発明の一定の化合物は低施用量でのよ
り高い効力により公知の化合物から区別可能であり、これは、実施例において概説されて
いる実験手法を用い、必要に応じて、例えば５０ｐｐｍ、１２．５ｐｐｍ、６ｐｐｍ、３
ｐｐｍ、１．５ｐｐｍ、０．８ｐｐｍまたは０．２ｐｐｍといったより少ない施用量を用
いることで当業者により検証可能である。
【０２２５】
　本記載を通じて、温度は摂氏度で示されており、「ｍ．ｐ．」は融点を意味する。ＬＣ
／ＭＳは液体クロマトグラフィ質量分析を意味し、用いた装置および方法の説明は以下の
とおりである。
【０２２６】
方法Ｇ
　スペクトルは、エレクトロスプレーソース（極性：陽イオンおよび陰イオン）、キャピ
ラリ：３．００ｋＶ、コーン範囲：３０Ｖ、抽出器：２．００Ｖ、ソース温度：１５０℃
、脱溶媒温度：３５０℃、コーンガス流：５０ｌ／ｈ、脱溶媒ガス流：６５０ｌ／ｈ、質
量範囲：１００～９００Ｄａ）およびＷａｔｅｒｓ製Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＬＣ：バイナ
リポンプ、被加熱カラムコンパートメント、ダイオード－アレイ検出器、およびＥＬＳＤ
検出器を備えるＷａｔｅｒｓ製の質量分析装置（ＳＱＤ、ＳＱＤＩＩシングル四重極型質
量分析計）で記録した。カラム：Ｗａｔｅｒｓ　ＵＰＬＣ　ＨＳＳ　Ｔ３、１．８μｍ、
３０×２．１ｍｍ、温度：６０℃、ＤＡＤ波長範囲（ｎｍ）：２１０～５００、溶剤勾配
：Ａ＝水＋５％ＭｅＯＨ＋０．０５％ＨＣＯＯＨ、Ｂ＝アセトニトリル＋０．０５％ＨＣ
ＯＯＨ、勾配：１．２分間で１０～１００％のＢ；流量（ｍｌ／分）０．８５
【０２２７】
方法Ｈ
　スペクトルは、エレクトロスプレーソース（極性：陽イオンおよび陰イオン）、キャピ
ラリ：３．００ｋＶ、コーン範囲：３０Ｖ、抽出器：２．００Ｖ、ソース温度：１５０℃
、脱溶媒温度：３５０℃、コーンガス流：５０ｌ／ｈ、脱溶媒ガス流：６５０ｌ／ｈ、質
量範囲：１００～９００Ｄａ）およびＷａｔｅｒｓ製Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＬＣ：バイナ
リポンプ、被加熱カラムコンパートメント、ダイオード－アレイ検出器、およびＥＬＳＤ
検出器を備えるＷａｔｅｒｓ製の質量分析装置（ＳＱＤ、ＳＱＤＩＩシングル四重極型質
量分析計）で記録した。カラム：Ｗａｔｅｒｓ　ＵＰＬＣ　ＨＳＳ　Ｔ３、１．８μｍ、
３０×２．１ｍｍ、温度：６０℃、ＤＡＤ波長範囲（ｎｍ）：２１０～５００、溶剤勾配
：Ａ＝水＋５％ＭｅＯＨ＋０．０５％ＨＣＯＯＨ、Ｂ＝アセトニトリル＋０．０５％ＨＣ
ＯＯＨ、勾配：２．７分間で１０～１００％のＢ；流量（ｍｌ／分）０．８５
【０２２８】
方法Ｗ
　スペクトルは、エレクトロスプレーソース（極性：陽イオンまたは陰イオン）、キャピ
ラリ：３．０ｋＶ、コーン：３０Ｖ、抽出器：３．００Ｖ、ソース温度：１５０℃、脱溶
媒温度：４００℃、コーンガス流：６０Ｌ／Ｈｒ、脱溶媒ガス流７００Ｌ／Ｈｒ、質量範
囲：１４０～８００Ｄａ）、ＤＡＤ波長範囲（ｎｍ）：２１０～４００、およびＷａｔｅ
ｒｓ製Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＬＣ：溶媒脱気装置、バイナリポンプ、被加熱カラムコンパ
ートメント、およびダイオード－アレイ検出器を備えるＷａｔｅｒｓ製の質量分析装置（
ＡＣＱＵＩＴＹ　ＵＰＬＣ）（ＳＱＤ、ＳＱＤＩＩシングル四重極型質量分析計）で記録
した。カラム：Ｗａｔｅｒｓ　ＵＰＬＣ　ＨＳＳ　Ｔ３、１．８μｍ、３０×２．１ｍｍ
、温度：６０℃、ＤＡＤ波長範囲（ｎｍ）：２１０～５００、溶剤勾配：Ａ＝水／メタノ
ール９：１、０．１％ギ酸、Ｂ＝アセトニトリル＋０．１％ギ酸、勾配：２．５分間で０
～１００％のＢ；流量（ｍｌ／分）０．７５
【０２２９】
配合物実施例
【０２３０】
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【表２】

【０２３１】
　活性成分を補助剤と十分に混合すると共に混合物を好適なミルで十分に粉砕して、水で
希釈された所望の濃度の懸濁液をもたらすことが可能である水和剤を得る。
【０２３２】
【表３】

【０２３３】
　活性成分を補助剤と十分に混合すると共に混合物を好適なミルで十分に粉砕して、種子
処理に直接用いることが可能である粉末を得る。
【０２３４】
乳剤
活性成分［式（Ｉ）の化合物］　　　　　　　　　　　　　　　　　　１０％
オクチルフェノールポリエチレングリコールエーテル　　　　　　　　　３％
（４～５ｍｏｌのエチレンオキシド）
ドデシルベンゼンスルホン酸カルシウム　　　　　　　　　　　　　　　３％
ヒマシ油ポリグリコールエーテル（３５ｍｏｌのエチレンオキシド）　　４％
シクロヘキサノン　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３０％
キシレン混合物　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５０％
【０２３５】
　植物の保護において用いられることが可能である、任意の必要とされる希釈率のエマル
ジョンを、この濃縮物から水による希釈で得ることが可能である。
【０２３６】
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【表４】

【０２３７】
　すぐに使用可能な粉剤は、活性成分とキャリアとを混合し、この混合物を好適なミルで
粉砕することにより得られる。このような粉末は、種子の乾燥粉衣に用いることも可能で
ある。
【０２３８】
押出し顆粒
活性成分［式（Ｉ）の化合物］　　１５％
リグノスルホン酸ナトリウム　　　　２％
カルボキシメチルセルロース　　　　１％
カオリン　　　　　　　　　　　　８２％
【０２３９】
　活性成分を補助剤と混合および粉砕し、この混合物を水で湿らせる。この混合物を押し
出し、次いで、空気流中で乾燥させる。
【０２４０】
コーティングされた顆粒
活性成分［式（Ｉ）の化合物］　　　　　　　８％
ポリエチレングリコール（分子量２００）　　３％
カオリン　　　　　　　　　　　　　　　　８９％
【０２４１】
　細かく粉砕した活性成分を、ミキサ中において、ポリエチレングリコールで湿らせたカ
オリンに均一に適用する。粉末を発生しないコーティングされた顆粒がこのようにして得
られる。
【０２４２】
懸濁液濃縮物
活性成分［式（Ｉ）の化合物］　　　　　　　　　　　４０％
プロピレングリコール　　　　　　　　　　　　　　　１０％
ノニルフェノールポリエチレングリコールエーテル　　　６％
（１５ｍｏｌのエチレンオキシド）
リグノスルホン酸ナトリウム　　　　　　　　　　　　１０％
カルボキシメチルセルロース　　　　　　　　　　　　　１％
シリコーン油（７５％水中エマルジョンの形態）　　　　１％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　３２％
【０２４３】
　細かく粉砕した活性成分を補助剤と均質に混合して懸濁液濃縮物を得、水で希釈するこ
とによって、この懸濁液を任意の所望の濃度で得ることが可能である。このような希釈を
用いることで、吹付け、注ぎかけ、または、浸漬により、微生物による外寄生から、生存
している植物ならびに植物繁殖体を処理および保護可能である。
【０２４４】
種子処理に係る流動性濃縮物
活性成分［式（Ｉ）の化合物］　　　　　　　　　　　　　　　　　　　４０％
プロピレングリコール　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５％
コポリマーブタノールＰＯ／ＥＯ　　　　　　　　　　　　　　　　　　　２％
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１０－２０モルのＥＯを伴うトリスチレンフェノール　　　　　　　　　　２％
１，２－ベンズイソチアゾリン－３－オン（２０％水溶液の形態）　　０．５％
モノアゾ－顔料カルシウム塩　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　５％
シリコーンオイル（７５％水中エマルジョンの形態）　　　　　　　　０．２％
水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　４５．３％
【０２４５】
　細かく粉砕した活性成分を補助剤と均質に混合して懸濁液濃縮物を得、水で希釈するこ
とによって、この懸濁液を任意の所望の濃度で得ることが可能である。このような希釈を
用いることで、吹付け、注ぎかけ、または、浸漬により、微生物による外寄生から、生存
している植物ならびに植物繁殖体を処理および保護可能である。
【０２４６】
緩効性カプセル懸濁液
　２８部の組み合わせた式（Ｉ）の化合物を、２部の芳香族溶剤および７部のトルエンジ
イソシアネート／ポリメチレン－ポリフェニルイソシアネート混合物（８：１）と混合す
る。この混合物を、１．２部のポリビニルアルコール、０．０５部の脱泡剤および５１．
６部の水の混合物中において、所望の粒径が達成されるまで乳化させる。このエマルジョ
ンに、５．３部の水中の２．８部の１，６－ジアミノヘキサンの混合物を添加する。この
混合物を、重合反応が完了するまで撹拌する。
　得られるカプセル懸濁液を、０．２５部の増粘剤および３部の分散剤を添加することに
より安定化させる。カプセル懸濁液配合物は、２８％の活性成分を含有する。中程度のカ
プセル径は８～１５ミクロンである。
　得られる配合物を、目的に好適な装置中において、水性懸濁液として種子に適用する。
【０２４７】
調製例
実施例１：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル）キノリン－３－カルボキサ
ミドの合成
工程１：２，４－ジメチル－１－フェニル－ペンタン－２－オールの合成
【化２２】

　４－メチル－２－ペンタノン（３．０ｇ，２９．４ｍｍｏｌ）のジエチルエーテル（２
５ｍＬ）溶液を、テトラヒドロフラン中のベンジルマグネシウムクロリド（テトラヒドロ
フラン中２Ｍ，２２ｍＬ，４４ｍｍｏｌ）に室温で滴下した。その後、反応混合物を３５
℃に温め、この温度で３時間おいた。室温まで冷却した後、反応にＨＣｌ水溶液（２Ｍ）
を添加し、混合物を水と酢酸エチルの間で分離させた。有機層を食塩水で洗浄し、Ｎａ2

ＳＯ4上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮した。残渣をシリカゲル上でのクロマトグラフ
ィによって精製することで、表題の化合物を無色液体として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．１８－７．３４（ｍ，５Ｈ），２．６
５－２．８５（ｍ，２Ｈ），１．８１－１．９９（ｍ，１Ｈ），１．４２（ｄｄ，２Ｈ）
，１．１５（ｓ，３Ｈ），０．９８（ｄｄ，６Ｈ）．
【０２４８】
工程２：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル）－２－クロロ－アセトアミド
の合成
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【化２３】

　０～５℃に冷却した２，４－ジメチル－１－フェニル－ペンタン－２－オール（３．６
ｇ，１９ｍｍｏｌ）およびクロロアセトニトリル（２．４ｍＬ，３７ｍｍｏｌ）の酢酸（
１１ｍＬ）溶液に、濃硫酸（３．１ｍＬ，５６ｍｍｏｌ）を滴下した。得られたスラリー
を２０℃まで温め、この温度で３時間撹拌した。その後、反応混合物を水で希釈し、酢酸
エチルで抽出した。有機層をＮａＨＣＯ3水溶液、食塩水で洗浄し、ＭｇＳＯ4上で乾燥さ
せ、濾過し、真空で濃縮した。残渣をシリカゲル上でのクロマトグラフィによって精製す
ることで、表題の化合物を無色固体として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．２０－７．３４（ｍ，３Ｈ），７．０
８－７．１６（ｍ，２Ｈ），６．１３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ），３．９４（ｓ，２Ｈ），３
．２１（ｄ，１Ｈ），２．９０（ｄ，１Ｈ），１．８６－１．９５（ｍ，１Ｈ），１．７
３－１．８６（ｍ，１Ｈ），１．５４（ｄｄ，１Ｈ），１．３１（ｓ，３Ｈ），０．９６
（ｄｄ，６Ｈ）．
【０２４９】
工程３：２，４－ジメチル－１－フェニル－ペンタン－２－アミンの合成

【化２４】

　Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル）－２－クロロ－アセトアミド（３．
０ｇ，１１．２ｍｍｏｌ）、酢酸（３．９ｍＬ，６７ｍｍｏｌ）、およびチオ尿素（１．
０２ｇ，１３．４ｍｍｏｌ）のエタノール（３０ｍＬ）溶液を８０℃まで温め、この温度
で１８時間撹拌した。その後反応混合物を２０℃まで冷却し、ＨＣｌ（０．５Ｍ）水溶液
で希釈し、セライトのショートパッドを通して濾過した。濾液を酢酸エチルで洗浄し、次
いで水層を４ＭのＮａＯＨで塩基性にし、ｎ－ヘキサンで抽出した。ｎ－ヘキサン層を食
塩水で洗浄し、Ｎａ2ＳＯ4上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮することで、表題の化合物
を淡褐色オイルとして得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．１４－７．３４（ｍ，５Ｈ），２．５
９－２．７１（ｍ，２Ｈ），１．７８－１．９４（ｍ，１Ｈ），１．２６－１．４１（ｍ
，２Ｈ），１．０５（ｓ，３Ｈ），１．０３（ｂｒ．ｓ，２Ｈ），０．９８（ｄｄ，６Ｈ
）．
【０２５０】
工程４：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル）キノリン－３－カルボキサミ
ドの合成
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【化２５】

　キノリン－３－カルボン酸（０．２０ｇ，１．１５ｍｍｏｌ）、２，４－ジメチル－１
－フェニル－ペンタン－２－アミン（０．２２ｇ，１．１５ｍｍｏｌ）、トリエチルアミ
ン（０．１４ｇ，１．４ｍｍｏｌ）、および１－ヒドロキシ－７－アザベンゾトリアゾー
ル（０．１６ｇ，１．１５ｍｍｏｌ）の乾燥ジメチルホルムアミド（５ｍＬ）溶液に、Ｎ
－（３－ジメチルアミノプロピル）－Ｎ’－エチルカルボジイミドＨＣｌ（０．２２ｇ，
１．１５ｍｍｏｌ）を室温で添加し、得られた溶液を２０℃で１８時間おいた。水を添加
し、混合物を酢酸エチルで抽出した。有機層を食塩水で洗浄し、Ｎａ2ＳＯ4上で乾燥させ
、濾過し、真空で濃縮した。残渣をシリカゲル上でのクロマトグラフィにより精製するこ
とで、表題の化合物を白色固体（融点１２１℃）として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　９．１２（ｄ，１Ｈ），８．４０（ｄ，１
Ｈ），８．１３（ｄ，１Ｈ），７．８６（ｄ，１Ｈ），７．７４－７．８２（ｍ，１Ｈ）
，７．５６－７．６４（ｍ，１Ｈ），７．１６－７．３０（ｍ，５Ｈ），５．７３（ｓ，
１Ｈ），３．４６（ｄ，１Ｈ），２．９８（ｄ，１Ｈ），２．１７（ｄｄ，１Ｈ），１．
８４－１．９９（ｍ，１Ｈ），１．６７（ｄｄ，１Ｈ），１．４３（ｓ，３Ｈ），１．０
２（ｄ，６Ｈ）．
【０２５１】
実施例２：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブト－３－エニル）－８－フルオロ
－キノリン－３－カルボキサミドの合成
工程１：２－メチル－Ｎ－（１－メチル－２－フェニル－エチリデン）プロパン－２－ス
ルフィンアミドの合成
【化２６】

　１－フェニルプロパン－２－オン（８．３０ｇ，６１．９ｍｍｏｌ）をテトラヒドロフ
ラン（７５ｍＬ）の中に溶解させ、チタン（ＩＶ）エトキシド（３２．６ｇ，９２．８ｍ
ｍｏｌ）および２－メチルプロパン－２－スルフィンアミド（７．５０ｇ，６１．９ｍｍ
ｏｌ）を室温で逐次的に添加し、得られた混合物を６０℃まで温めた。６０℃で２時間撹
拌した後、反応を室温まで冷却し、ＮａＨＣＯ3水溶液でクエンチした。得られた混合物
を濾過し、フィルターケーキを酢酸エチルで洗浄した。併せた濾液を酢酸エチルで抽出し
、有機層を食塩水で洗浄し、硫酸ナトリウム上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮すること
で、表題の化合物を淡黄色オイルとして得た（純度＞８０％，シス－トランス異性体の比
率約４：１）。これはそのまま次の工程で使用した。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3，メジャー異性体）δ　７．１７－７．４３（ｍ
，５Ｈ），３．７２（ｄ，１Ｈ），３．７０（ｄ，１Ｈ），２．３２（ｓ，３Ｈ），１．
２３（ｓ，９Ｈ）
【０２５２】
工程２：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブト－３－エニル）－２－メチル－プ
ロパン－２－スルフィンアミドの合成
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【化２７】

　未精製の２－メチル－Ｎ－（１－メチル－２－フェニル－エチリデン）プロパン－２－
スルフィンアミド（純度８０％，７．４ｇ，２４．９ｍｍｏｌ）のジクロロメタン（１０
０ｍＬ）溶液に、－５０℃に維持された市販の２－メチルアリルマグネシウムクロリドの
ＴＨＦ溶液（０．５Ｍ，７５ｍＬ，３７．４ｍｍｏｌ）をゆっくり添加した。反応混合物
を４時間かけて２０℃まで徐々に温め、２０℃で終夜撹拌した。その後飽和ＮＨ4Ｃｌ溶
液を添加し、混合物を酢酸エチルで抽出し、有機層を食塩水で洗浄し、硫酸ナトリウム上
で乾燥させ、濾過し、真空中で濃縮した。残渣をシリカゲル上でのフラッシュクロマトグ
ラフィにより精製することで、表題の化合物をジアステレオ異性体混合物として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3，メジャー異性体）δ　６．９４－７．１８（ｍ
，５Ｈ），４．８２（ｓ，１Ｈ），４．７１（ｓ，１Ｈ），３．３９（ｓ，１Ｈ），２．
７６（ｄ，１Ｈ），２．５５（ｄ，１Ｈ），２．２１（ｄ，２Ｈ），１．６３（ｓ，３Ｈ
），１．０６（ｓ，３Ｈ），０．９４（ｓ，９Ｈ）．　　
【０２５３】
工程３：Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブト－３－エニル）－８－フルオロ－
キノリン－３－カルボキサミドの合成
【化２８】

　氷冷したＮ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブト－３－エニル）－２－メチル－
プロパン－２－スルフィンアミド（５．２ｇ，１５．９ｍｍｏｌ）のメタノール（１６ｍ
Ｌ）溶液に、１，４－ジオキサンの中に入っているＨＣｌ（４Ｍ，６ｍＬ，２４ｍｍｏｌ
）を添加し、得られた溶液を０～５℃で２時間撹拌した。その後、すべての揮発物を真空
で除去することで、褐色のゴム状の残渣を得た。これをジエチルエーテル／ヘプタンの混
合物で粉状にした。得られた淡褐色固体を真空中で乾燥させ、そのまま次の工程で使用し
た。
【０２５４】
　上で得た固体の塩酸塩の一部（２ｇ，８．０ｍｍｏｌ）をジクロロメタン（４０ｍＬ）
の中に懸濁させ、８－フルオロキノリン－３－カルボン酸（１．６８ｇ，８．８ｍｍｏｌ
）、トリエチルアミン（２．８ｍＬ，１９．９ｍｍｏｌ）、１－ヒドロキシ－７－アザベ
ンゾトリアゾール（１．２ｇ，８．８ｍｍｏｌ）、およびＮ－（３－ジメチルアミノプロ
ピル）－Ｎ’－エチルカルボジイミド－ＨＣｌ（１．７２ｇ，８．８ｍｍｏｌ）を、周囲
温度で逐次的に添加した。得られた混合物を２０℃で２時間おいた。その後、水を添加し
、混合物をジクロロメタンで抽出した。有機層を食塩水で洗浄し、硫酸ナトリウム上で乾
燥させ、濾過し、真空中で濃縮した。残渣をシリカゲル上でのフラッシュクロマトグラフ
ィにより精製することで、表題の化合物を白色固体（融点１１５～１１７℃）として得た
。
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1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　９．１１－９．２６（ｍ，１Ｈ），８．５
０（ｓ，１Ｈ），７．７２（ｄ，１Ｈ），７．４５－７．６４（ｍ，２Ｈ），７．１９－
７．３７（ｍ，５Ｈ），５．９６（ｓ，１Ｈ），５．０１（ｓ，１Ｈ），４．８４（ｓ，
１Ｈ），３．５７（ｄ，１Ｈ），３．０８（ｄｄ，２Ｈ），２．４６（ｄ，１Ｈ），１．
８９（ｓ，３Ｈ），１．４７（ｓ，３Ｈ）．
19Ｆ　ＮＭＲ（３７７ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　－１２４．６４（ｓ）．
【０２５５】
実施例３：Ｎ－（１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル）－
７，８－ジフルオロ－キノリン－３－カルボキサミド
工程１：エチル２－ベンジル－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－ブタノエートの
合成
【化２９】

　ｎ－ブチルリチウム（ヘキサン中２．５Ｍ，１００ｍＬ，２４８．９ｍｍｏｌ）を、ジ
イソプロピルアミン（３５．２ｍＬ，２４８．９ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（４０
０ｍＬ）溶液に－７０℃でゆっくり添加した。得られた溶液を－７０℃で３０分寝かせ、
その後エチル４，４，４－トリフルオロブチレート（３６ｇ，２０７．４ｍｍｏｌ）を滴
下した。反応を－７０℃で２時間撹拌し、ベンジルブロミド（４３．２ｇ，２４８．９ｍ
ｍｏｌ）を添加し、反応混合物を約２時間かけて室温まで徐々に温めた。飽和ＮＨ4Ｃｌ
溶液を添加し、混合物をメチルｔｅｒｔブチルエーテルで抽出した。有機層を水、食塩水
で洗浄し、ＭｇＳＯ4上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮した。残渣のオイルをシリカゲ
ルのショートパッドに通し、パッドをシクロヘキサン：酢酸エチル（２：１）で洗い流し
、濾液を真空で濃縮することで、エチル４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－ブタノ
エートを淡いオレンジ色のオイルとして得た。
【０２５６】
　ｎ－ブチルリチウム（ヘキサン中２．５Ｍ，９９ｍＬ，２４７．２ｍｍｏｌ）を、ジイ
ソプロピルアミン（３５ｍＬ，２４７．２ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３８０ｍＬ
）溶液に－７０℃でゆっくり添加した。得られた溶液を－７０℃で３０分間寝かせ、その
後、上で得た粗生成物（４９．５ｇ，１９０．２ｍｍｏｌ，テトラヒドロフラン（３０ｍ
Ｌ）で希釈）を－７０℃でゆっくり添加した。得られた暗色の溶液を－７０℃で２時間撹
拌した後、ヨウ化メチル（１３．１ｍＬ，２０９．３ｍｍｏｌ）を添加した。反応混合物
を約３時間かけて２０℃まで徐々に温め、その後飽和ＮＨ4Ｃｌ溶液でクエンチし、メチ
ルｔｅｒｔブチルエーテルで抽出した。有機層を水、食塩水で洗浄し、ＭｇＳＯ4上で乾
燥させ、濾過し、真空で濃縮した。残渣のオイルをシリカゲルのショートパッドに通し、
パッドをシクロヘキサン：酢酸エチル（２：１）で洗い流し、濾液を真空で濃縮すること
で、表題の化合物を淡褐色オイルとして得た（純度約８０％）。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．０５－７．３３（ｍ，５Ｈ），４．１
３（ｑ，２Ｈ），２．９８（ｄ，１Ｈ），２．８１－２．７２（ｍ，２Ｈ），２．１１－
２．３２（ｍ，１Ｈ），１．２８（ｓ，３Ｈ），１．２１（ｔ，３Ｈ）．
【０２５７】
工程２：２－ベンジル－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－ブタンアミドの合成
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【化３０】

　エチル２－ベンジル－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－ブタノエート（２５．
５ｇ，９３．０ｍｍｏｌ）の１，４－ジオキサン（４５ｍＬ）／エタノール（４５ｍＬ）
溶液を、室温でＮａＯＨ（７．６ｇ，１８６ｍｍｏｌ）で処理し、得られた溶液を９０℃
まで温めて９０℃で１時間おいた。室温まで冷却した後、反応混合物をもとの体積の約５
０％まで濃縮した。残渣を水で希釈し、シクロヘキサンで洗浄した。その後、２５℃未満
の温度で氷冷しながら水層を濃ＨＣｌで酸性にし、混合物をＤＣＭで抽出した。有機層を
食塩水で洗浄し、Ｎａ2ＳＯ4で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮することで、２－ベンジル
－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－酪酸を暗い黄色のオイルとして得た。
【０２５８】
　未精製の２－ベンジル－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－酪酸（６．７ｇ，２
７．２ｍｍｏｌ）およびジメチルホルムアミド（０．１ｍＬ，１．４ｍｍｏｌ）のジクロ
ロメタン（２５ｍＬ）溶液に、塩化オキサリル（２．５ｍＬ，２８．６ｍｍｏｌ）を２０
℃で添加した。得られた溶液を２０℃で１時間撹拌し、その後すべての揮発性物質を真空
で除去した。残渣をジクロロメタン（２５ｍＬ）に溶解させ、得られた溶液を、氷冷され
高速撹拌されている状態のアンモニア水溶液（２５重量％，２１ｍＬ）の中にゆっくり入
れた。得られた混合物を室温まで徐々に温め、３０分間撹拌した。その後水を添加し、混
合物をジクロロメタンで抽出した。有機層を水、食塩水で洗浄し、Ｎａ2ＳＯ4上で乾燥さ
せ、濾過し、真空で濃縮することで、表題の化合物を淡褐色オイルとして得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．１３－７．４４（ｍ，５Ｈ），５．４
２（ｂｒ　ｓ，２Ｈ），３．１３（ｄ，１Ｈ），２．９７－３．０９（ｍ，１Ｈ），２．
６７（ｄ，１Ｈ），２．１８（ｑｄ，１Ｈ），１．３３（ｓ，３Ｈ）．
【０２５９】
工程３：４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－１－フェニル－ブタン－２－アミンの
合成
【化３１】

　２－ベンジル－４，４，４－トリフルオロ－２－メチル－ブタンアミド（６．６ｇ，２
６．９ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（２５ｍＬ）／水（２５ｍＬ）溶液に、室温でジアセ
トキシヨードベンゼン（９．７３ｇ，２９．６ｍｍｏｌ）およびトリフルオロ酢酸（４．
６ｍＬ，５９．２ｍｍｏｌ）を添加し、得られた混合物を室温で１８時間撹拌した。その
後、アセトニトリルを真空で除去し、残った水性エマルジョンを濃ＨＣｌでｐＨ１に調整
し、メチルｔｅｒｔブチルエーテルで洗浄した。水層をＮａＯＨ（８Ｍ）を用いてｐＨ１
２まで塩基性にし、メチルｔｅｒｔブチルエーテルで抽出した。有機層を食塩水で洗浄し
、Ｎａ2ＳＯ4上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮することで、表題の化合物を黄色オイル
として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　７．１６－７．５０（ｍ，５Ｈ），２．８
１（ｓ，２Ｈ），２．１３－２．４１（ｍ，２Ｈ），１．２８（ｓ，３Ｈ）．　
【０２６０】



(65) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

50

工程４：Ｎ－（１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル）－７
，８－ジフルオロ－キノリン－３－カルボキサミドの合成
【化３２】

　７，８－ジフルオロキノリン－３－カルボン酸（０．３５ｇ，１．６７ｍｍｏｌ）、４
，４，４－トリフルオロ－２－メチル－１－フェニル－ブタン－２－アミン（０．４０ｇ
，０．８４ｍｍｏｌ）、トリエチルアミン（０．６ｍＬ，４．２ｍｍｏｌ）、および１－
ヒドロキシ－７－アザベンゾトリアゾール（０．２７ｇ，２．０ｍｍｏｌ）のジクロロメ
タン（１０ｍＬ）溶液に、室温でＮ－（３－ジメチルアミノプロピル）－Ｎ’－エチルカ
ルボジイミド－ＨＣｌ（０．３９ｇ，２．０ｍｍｏｌ）を添加した。得られた混合物を室
温で１５時間撹拌し、その後水でクエンチした。混合物をジクロロメタンで抽出し、有機
層を水、食塩水で洗浄し、Ｎａ2ＳＯ4上で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮した。残渣をシ
リカゲル上でのフラッシュクロマトグラフィにより精製することで、表題の化合物を白色
固体（融点１５８～１６０℃）として得た。
1Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　９．０７（ｄ，１Ｈ），８．３８（ｔ，１
Ｈ），７．６２（ｄｄｄ，１Ｈ），７．４７（ｄｔ，１Ｈ），７．１１－７．３８（ｍ，
５Ｈ），６．１４（ｓ，１Ｈ），３．６２（ｄ，１Ｈ），３．４６（ｄｄ，１Ｈ），２．
９６（ｄ，１Ｈ），２．５８（ｑｄ，１Ｈ），１．５０（ｓ，３Ｈ）．
19Ｆ　ＮＭＲ（３７７ＭＨｚ，ＣＤＣｌ3）δ　－５９．７５（ｓ，１Ｆ），－１３２．
０３（ｄ，１Ｆ），－１５０．２３（ｄ，１Ｆ）．
【０２６１】
実施例４：単一の異性体の調製：
Ｎ－［（１Ｓ）－１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－
７，８－ジフルオロ－キノリン－３－カルボキサミド、および
Ｎ－［（１Ｒ）－１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－
７，８－ジフルオロ－キノリン－３－カルボキサミド
　Ｎ－（１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル）－７，８－
ジフルオロ－キノリン－３－カルボキサミドのラセミ混合物を、以降で説明する条件を使
用して分取ＨＰＬＣクロマトグラフィによりキラル分割した。
【０２６２】
分析ＨＰＬＣ法
ＳＦＣ：Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2／ＱＤａ
ＰＤＡ検出器　Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2

カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＳＦＣ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＯＺ，３μｍ，０．
３ｃｍ×１０ｃｍ，４０℃
移動相：　Ａ：ＣＯ2　Ｂ：ｉＰｒ　勾配：２．８分で１０％のＢ
ＡＢＰＲ：１８００ｐｓｉ
流量：２．０ｍｌ／分
検出：２３３ｎｍ
試料濃度：ＡＣＮ／ｉＰｒ５０／５０中、１ｍｇ／ｍＬ
注入量：１μＬ
【０２６３】
分取ＨＰＬＣ法



(66) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

50

Ｗａｔｅｒｓ製の自動精製システム：２７６７サンプルマネージャ，２４８９ＵＶ／可視
検出器，２５４５クオータナリグラジエントモジュール。
カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＦ，５μｍ，１．０ｃｍ×
２５ｃｍ
移動相：ＴＢＭＥ／ＥｔＯＨ　９８／０２
流量：１０ｍＬ／分
検出：ＵＶ　２６５ｎｍ
試料濃度：ＥＥ／ＡＣＮ中、１６５ｍｇ／ｍＬ
注入量：３０～９０μｌ，５～１５ｍｇ
【０２６４】
結果：
【０２６５】
【表５】

【０２６６】
　溶出時間が１．０５分の化合物は、化合物Ｆ－３８に対応するＮ－［（１Ｒ）－１－ベ
ンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－７，８－ジフルオロ－キ
ノリン－３－カルボキサミドである。
【０２６７】
　溶出時間が１．５１分の化合物は、化合物Ｆ－３７に対応するＮ－［（１Ｓ）－１－ベ
ンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－７，８－ジフルオロ－キ
ノリン－３－カルボキサミドである。
【０２６８】
実施例５：単一の異性体の調製：
Ｎ－［（１Ｓ）－１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－
８－フルオロ－キノリン－３－カルボキサミド
Ｎ－［（１Ｒ）－１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－
８－フルオロ－キノリン－３－カルボキサミド
　Ｎ－（１－ベンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル）－８－フル
オロ－キノリン－３－カルボキサミドのラセミ混合物を、以降で説明する条件を使用して
分取ＨＰＬＣクロマトグラフィによりキラル分割した。
【０２６９】
分析ＨＰＬＣ法
ＳＦＣ：Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2／ＱＤａ
ＰＤＡ検出器　Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2

カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＳＦＣ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＤ，３μｍ，０．
３ｃｍ×１０ｃｍ，４０℃
移動相：　Ａ：ＣＯ２　Ｂ：ｉＰｒ　勾配：２．８分で１５％のＢ
ＡＢＰＲ：１８００ｐｓｉ
流量：２．０ｍｌ／分
検出：２３５ｎｍ
試料濃度：ＡＣＮ／ｉＰｒ　５０／５０中、１ｍｇ／ｍＬ
注入量：１μＬ
【０２７０】



(67) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

50

分取ＨＰＬＣ法
Ｗａｔｅｒｓ製の自動精製システム：２７６７サンプルマネージャ，２４８９ＵＶ／可視
検出器，２５４５クオータナリグラジエントモジュール。
カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＦ，５μｍ，１．０ｃｍ×
２５ｃｍ
移動相：Ｈｅｐｔ／ＥｔＯＨ　９５／０５
流量：１０ｍｌ／分
検出：ＵＶ　２６５ｎｍ
試料濃度：ＭｅＯＨ／ＤＣＭ（１／１）中、１０ｍｇ／ｍＬ
注入量：５００μｌ
【０２７１】
結果：
【０２７２】
【表６】

【０２７３】
　溶出時間が１．４９分の化合物は、化合物Ｆ－１１に対応するＮ－［（１Ｓ）－１－ベ
ンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－８－フルオロ－キノリン
－３－カルボキサミドである。
【０２７４】
　溶出時間が１．８８分の化合物は、化合物Ｆ－１２に対応するＮ－［（１Ｒ）－１－ベ
ンジル－３，３，３－トリフルオロ－１－メチル－プロピル］－８－フルオロ－キノリン
－３－カルボキサミドである。
【０２７５】
実施例６：単一の異性体の調製：
Ｎ－［（１Ｒ）－１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン
－３－カルボキサミド、および
Ｎ－［（１Ｓ）－１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン
－３－カルボキサミド
　Ｎ－（１－ベンジル－１，３－ジメチル－ブチル）－８－フルオロ－キノリン－３－カ
ルボキサミドのラセミ混合物を、以降で説明する条件を使用して分取ＨＰＬＣクロマトグ
ラフィによりキラル分割した。
【０２７６】
分析ＨＰＬＣ法
ＳＦＣ：Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2／ＱＤａ
ＰＤＡ検出器　Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2

カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＳＦＣ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＡ，３μｍ，０．
３ｃｍ×１０ｃｍ，４０℃
移動相：　Ａ：ＣＯ２　Ｂ：ＭｅＯＨ　勾配：１．８分で２５％のＢ
ＡＢＰＲ：１８００ｐｓｉ
流量：２．０ｍｌ／分
検出：２４０ｎｍ
試料濃度：Ｈｅｐｔ／ＥｔＯＨ　９０／１０中、１ｍｇ／ｍＬ
注入量：３μＬ
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【０２７７】
分取ＨＰＬＣ法
Ｗａｔｅｒｓ製の自動精製システム：２７６７サンプルマネージャ，２４８９ＵＶ／可視
検出器，２５４５クオータナリグラジエントモジュール。
カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＥ，５μｍ，１．０ｃｍ×
２５ｃｍ
移動相：Ｈｅｐｔ／ＥｔＯＨ　９０／１０
流量：１０ｍｌ／分
検出：ＵＶ　２６５ｎｍ
試料濃度：ＭｅＯＨ／ＤＣＭ（１／３）中、１００ｍｇ／ｍＬ（濾過）
注入量：１５０μｌ～２５０μｌ
【０２７８】
【表７】

【０２７９】
　溶出時間が０．９７分の化合物は、化合物Ｆ－１に対応するＮ－［（１Ｓ）－１－ベン
ジル－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン－３－カルボキサミドであ
る。
【０２８０】
　溶出時間が１．８８分の化合物は、化合物Ｆ－２に対応するＮ－［（１Ｒ）－１－ベン
ジル－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン－３－カルボキサミドであ
る。
【０２８１】
実施例７：単一の異性体の調製：
Ｎ－［（１Ｒ）－１－ベンジル－３－フルオロ－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フル
オロ－キノリン－３－カルボキサミド、および
Ｎ－［（１Ｓ）－１－ベンジル－３－フルオロ－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フル
オロ－キノリン－３－カルボキサミド
　Ｎ－（１－ベンジル－３－フルオロ－１，３－ジメチル－ブチル）－８－フルオロ－キ
ノリン－３－カルボキサミドのラセミ混合物を、以降で説明する条件を使用して分取ＨＰ
ＬＣクロマトグラフィによりキラル分割した。
【０２８２】
分析ＨＰＬＣ法
ＳＦＣ：Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2／ＱＤａ
ＰＤＡ検出器　Ｗａｔｅｒｓ　Ａｃｑｕｉｔｙ　ＵＰＣ2

カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＳＦＣ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＡ，３μｍ，０．
３ｃｍ×１０ｃｍ，４０℃
移動相：　Ａ：ＣＯ２　Ｂ：ＭｅＯＨ　勾配：１．８分で３０％のＢ
ＡＢＰＲ：１８００ｐｓｉ
流量：２．０ｍｌ／分
検出：２３０ｎｍ
試料濃度：ＡＣＮ／ｉＰｒ　５０／５０中、１ｍｇ／ｍＬ
注入量：１μＬ
【０２８３】
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分取ＨＰＬＣ法
Ｗａｔｅｒｓ製の自動精製システム：２７６７サンプルマネージャ，２４８９ＵＶ／可視
検出器，２５４５クオータナリグラジエントモジュール。
カラム：Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨＩＲＡＬＰＡＫ（登録商標）　ＩＡ，５□ｍ，１．０ｃｍ×
２５ｃｍ
移動相：Ｈｅｐｔ／ＥｔＯＨ　９０／１０
流量：１０ｍＬ／分
検出：ＵＶ　２６５ｎｍ
試料濃度：ＥＥ中、１２７ｍｇ／ｍＬ
注入量：４０～１６０μｌ，５～２０ｍｇ
【０２８４】
【表８】

【０２８５】
　溶出時間が０．８８分の化合物は、化合物Ｆ－２３に対応するＮ－［（１Ｒ）－１－ベ
ンジル－３－フルオロ－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン－３－カ
ルボキサミドである。
【０２８６】
　溶出時間が１．５１分の化合物は、化合物Ｆ－２４に対応するＮ－［（１Ｓ）－１－ベ
ンジル－３－フルオロ－１，３－ジメチル－ブチル］－８－フルオロ－キノリン－３－カ
ルボキサミドである。
【０２８７】
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【表９－１】

【０２８８】
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【表９－２】

【０２８９】
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【表９－３】

【０２９０】
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【表９－４】

【０２９１】
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【表９－５】

【０２９２】
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【表９－６】

【０２９３】
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【表９－７】

【０２９４】
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【表９－８】

【０２９５】
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【０２９６】
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【表９－１０】

【０２９７】



(80) JP 6959932 B2 2021.11.5

10

20

30

40

【表９－１１】

【０２９８】
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【表９－１２】

【０２９９】
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【表９－１３】

【０３００】
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【表９－１４】

【０３０１】
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【表９－１５】

【０３０２】
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【表１０－１１】

【０３１９】
生物学的実施例
ボトリオチニア　フッケリアナ（Ｂｏｔｒｙｏｔｉｎｉａ　ｆｕｃｋｅｌｉａｎａ）（ボ
トリティス　シネレア（Ｂｏｔｒｙｔｉｓ　ｃｉｎｅｒｅａ））／液体培養物（灰色かび
病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（Ｖｏｇｅｌｓ培地）の中に直接
混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物の（ＤＭＳＯ）
溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレートを２４℃で
インキュベートし、適用して３～４日後に光度測定により生育の阻害を決定する。
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【０３２０】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のボトリオチニア　フッケリアナ
（Ｂｏｔｒｙｏｔｉｎｉａ　ｆｕｃｋｅｌｉａｎａ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－２、Ｅ－３、Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－７、Ｅ－８、Ｅ－１０、Ｅ－１１、Ｅ－
１２、Ｅ－１３、Ｅ－１４、Ｅ－１５、Ｅ－１６、Ｅ－１７、Ｅ－１８、Ｅ－１９、Ｅ－
２０、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、Ｅ－２７、Ｅ－
２８、Ｅ－２９、Ｅ－３０、Ｅ－３１、Ｅ－３２、Ｅ－３３、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－
３６、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－３９、Ｅ－４０、Ｅ－４１、Ｅ－４２、Ｅ－４３、Ｅ－
４４、Ｅ－４５、Ｅ－４６、Ｅ－４７、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５０、Ｅ－５１、Ｅ－
５２、Ｅ－５３、Ｅ－５４、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７、Ｅ－５８、Ｅ－５９、Ｅ－
６０、Ｅ－６１、Ｅ－６２、Ｅ－６３、Ｅ－６４、Ｅ－６５、Ｅ－６６、Ｅ－６７、Ｅ－
６９、Ｅ－７０、Ｅ－７１、Ｅ－７２、Ｅ－７３、Ｅ－７４、Ｅ－７５、Ｅ－７６、Ｅ－
７７、Ｅ－７９、Ｅ－８０、Ｅ－８１、Ｅ－８２、Ｅ－８４、Ｅ－８５、Ｅ－８６、Ｅ－
８７、Ｅ－８８、Ｅ－８９、Ｅ－９０、Ｅ－９１、Ｅ－９２、Ｅ－９３、Ｅ－９４、Ｅ－
９５、Ｅ－９６、Ｅ－９７、Ｅ－９８、Ｅ－９９、Ｅ－１００、Ｅ－１０１、Ｅ－１０２
、Ｅ－１０３、Ｅ－１０４、Ｅ－１０６、Ｅ－１０７、Ｅ－１０９、Ｅ－１１０、Ｅ－１
１１、Ｅ－１１２、Ｅ－１１３、Ｅ－１１４、Ｅ－１１５、Ｅ－１１６、Ｅ－１１７、Ｅ
－１１８、Ｅ－１１９、Ｅ－１２１、Ｅ－１２３、Ｅ－１２４、Ｅ－１２５、Ｆ－１、Ｆ
－２、Ｆ－３、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ－６、Ｆ－７、Ｆ－８、Ｆ－９、Ｆ－１０、Ｆ－１１
、Ｆ－１２、Ｆ－１３、Ｆ－１４、Ｆ－１６、Ｆ－１７、Ｆ－１８、Ｆ－１９、Ｆ－２０
、Ｆ－２１、Ｆ－２２、Ｆ－２３、Ｆ－２４、Ｆ－２５、Ｆ－２６、Ｆ－２７、Ｆ－２８
、Ｆ－２９、Ｆ－３０、Ｆ－３１、Ｆ－３２、Ｆ－３３、Ｆ－３４、Ｆ－３５、Ｆ－３６
、Ｆ－３７、Ｆ－３８、Ｆ－３９、Ｆ－４０
【０３２１】
フザリウム　クルモラム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｃｕｌｍｏｒｕｍ）／液体培養物（赤かび
病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して３～４日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３２２】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のフザリウム　クルモラム（Ｆｕ
ｓａｒｉｕｍ　ｃｕｌｍｏｒｕｍ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－２、Ｅ－４、Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－７、Ｅ－８、Ｅ－１０、Ｅ－１１、Ｅ－
１２、Ｅ－１３、Ｅ－１４、Ｅ－１５、Ｅ－１６、Ｅ－１７、Ｅ－１８、Ｅ－１９、Ｅ－
２０、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、Ｅ－２７、Ｅ－
２８、Ｅ－２９、Ｅ－３０、Ｅ－３１、Ｅ－３２、Ｅ－３３、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－
３６、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－３９、Ｅ－４０、Ｅ－４１、Ｅ－４２、Ｅ－４３、Ｅ－
４４、Ｅ－４５、Ｅ－４６、Ｅ－４７、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５０、Ｅ－５１、Ｅ－
５２、Ｅ－５３、Ｅ－５４、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７、Ｅ－５８、Ｅ－５９、Ｅ－
６０、Ｅ－６１、Ｅ－６２、Ｅ－６４、Ｅ－６５、Ｅ－６６、Ｅ－６７、Ｅ－６８、Ｅ－
６９、Ｅ－７０、Ｅ－７１、Ｅ－７２、Ｅ－７３、Ｅ－７４、Ｅ－７５、Ｅ－７６、Ｅ－
７７、Ｅ－７８、Ｅ－７９、Ｅ－８０、Ｅ－８１、Ｅ－８２、Ｅ－８４、Ｅ－８５、Ｅ－
８６、Ｅ－８７、Ｅ－８８、Ｅ－８９、Ｅ－９０、Ｅ－９１、Ｅ－９２、Ｅ－９３、Ｅ－
９４、Ｅ－９５、Ｅ－９６、Ｅ－９７、Ｅ－９８、Ｅ－９９、Ｅ－１００、Ｅ－１０１、
Ｅ－１０２、Ｅ－１０３、Ｅ－１０４、Ｅ－１０５、Ｅ－１０６、Ｅ－１０７、Ｅ－１０
９、Ｅ－１１０、Ｅ－１１１、Ｅ－１１２、Ｅ－１１３、Ｅ－１１４、Ｅ－１１５、Ｅ－
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１１６、Ｅ－１１７、Ｅ－１１８、Ｅ－１１９、Ｅ－１２０、Ｅ－１２１、Ｅ－１２３、
Ｅ－１２４、Ｅ－１２５、Ｆ－１、Ｆ－２、Ｆ－３、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ－６、Ｆ－７、
Ｆ－８、Ｆ－９、Ｆ－１０、Ｆ－１１、Ｆ－１２、Ｆ－１３、Ｆ－１４、Ｆ－１６、Ｆ－
１７、Ｆ－１８、Ｆ－１９、Ｆ－２０、Ｆ－２１、Ｆ－２２、Ｆ－２３、Ｆ－２４、Ｆ－
２５、Ｆ－２６、Ｆ－２７、Ｆ－２８、Ｆ－２９、Ｆ－３０、Ｆ－３１、Ｆ－３２、Ｆ－
３３、Ｆ－３４、Ｆ－３５、Ｆ－３６、Ｆ－３７、Ｆ－３８、Ｆ－３９、Ｆ－４０
【０３２３】
フザリウム　クルモラム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｃｕｌｍｏｒｕｍ）／コムギ／小穂の予防
（赤かび病）
　コムギ小穂（ｃｖ．Ｍｏｎｓｕｎ）をマルチウェルプレート（２４ウェル型）中の寒天
の上に載せ、　水で希釈した配合した試験化合物を噴霧する。適用から１日後に、菌の胞
子懸濁液を小穂に播種する。播種した小穂を、気候室の中で、７２時間の半暗闇およびそ
れに続く１２時間の光／１２時間の暗闇の光条件下、２０℃および６０％の相対湿度でイ
ンキュベートし、化合物の活性を、未処理の検査用の小穂に適切なレベルの病害による損
傷が現れた時点で（適用後６～８日）、未処理のものと比した病害防除率として評価する
。
【０３２４】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のフザリウム　クルモラム（Ｆｕ
ｓａｒｉｕｍ　ｃｕｌｍｏｒｕｍ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－１０、Ｅ－１１、Ｅ－１２、Ｅ－１３、Ｅ－１５、Ｅ－１
６、Ｅ－１７、Ｅ－１９、Ｅ－２０、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２
５、Ｅ－２６、Ｅ－２８、Ｅ－２９、Ｅ－３０、Ｅ－３５、Ｅ－３６、Ｅ－３８、Ｅ－３
９、Ｅ－４２、Ｅ－４３、Ｅ－４４、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５０、Ｅ－５１、Ｅ－５
２、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７、Ｅ－５８、Ｅ－５９、Ｅ－６０、Ｅ－６１、Ｅ－６
２、Ｅ－６６、Ｅ－６７、Ｅ－６９、Ｅ－７０、Ｅ－７１、Ｅ－７２、Ｅ－７４、Ｅ－７
５、Ｅ－７６、Ｅ－７７、Ｅ－７９、Ｅ－８０、Ｅ－８１、Ｅ－８２、Ｅ－８４、Ｅ－８
５、Ｅ－８６、Ｅ－８８、Ｅ－８９、Ｅ－９０、Ｅ－９１、Ｅ－９２、Ｅ－９３、Ｅ－９
４、Ｅ－９５、Ｅ－９６、Ｅ－９７、Ｅ－９８、Ｅ－９９、Ｅ－１００、Ｅ－１０１、Ｅ
－１０２、Ｅ－１０３、Ｅ－１０４、Ｅ－１０５、Ｅ－１０６、Ｅ－１０７、Ｅ－１０９
、Ｅ－１１３、Ｅ－１１４、Ｅ－１２５、Ｆ－１、Ｆ－２、Ｆ－３、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ
－９、Ｆ－１０、Ｆ－１１、Ｆ－１２、Ｆ－１３、Ｆ－１４、Ｆ－１６、Ｆ－１７、Ｆ－
１８、Ｆ－１９、Ｆ－２０、Ｆ－２１、Ｆ－２３、Ｆ－２４、Ｆ－２５、Ｆ－２６、Ｆ－
２７、Ｆ－２８、Ｆ－２９、Ｆ－３１、Ｆ－３２、Ｆ－３３、Ｆ－３５、Ｆ－３６、Ｆ－
３７、Ｆ－３９、Ｆ－４０
【０３２５】
グロメレラ　ラゲナリウム（Ｇｌｏｍｅｒｅｌｌａ　ｌａｇｅｎａｒｉｕｍ）（コレトト
リウム　ラゲナリウム（Ｃｏｌｌｅｔｏｔｒｉｃｈｕｍ　ｌａｇｅｎａｒｉｕｍ））／液
体培養物（炭そ病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して３～４日後に光度測定により生育の阻害を測
定する。
【０３２６】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のグロメレラ　ラゲナリウム（Ｇ
ｌｏｍｅｒｅｌｌａ　ｌａｇｅｎａｒｉｕｍ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－２、Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－１２、Ｅ－１３、Ｅ－１４、Ｅ－１５、Ｅ－２０
、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、Ｅ－２７、Ｅ－２８
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、Ｅ－２９、Ｅ－３０、Ｅ－３１、Ｅ－３２、Ｅ－３３、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－３６
、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－３９、Ｅ－４０、Ｅ－４２、Ｅ－４３、Ｅ－４４、Ｅ－４５
、Ｅ－４６、Ｅ－４７、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５０、Ｅ－５１、Ｅ－５２、Ｅ－５３
、Ｅ－５４、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７、Ｅ－５８、Ｅ－６０、Ｅ－６１、Ｅ－６２
、Ｅ－６６、Ｅ－６９、Ｅ－７９、Ｅ－８６、Ｅ－８７、Ｅ－８９、Ｅ－９０、Ｅ－９１
、Ｅ－９２、Ｅ－９３、Ｅ－９４、Ｅ－９５、Ｅ－９６、Ｅ－９７、Ｅ－９８、Ｅ－９９
、Ｅ－１００、Ｅ－１０１、Ｅ－１０２、Ｅ－１０３、Ｅ－１０４、Ｅ－１０６、Ｅ－１
１１、Ｅ－１１２、Ｅ－１１３、Ｅ－１１４、Ｅ－１１５、Ｅ－１１８、Ｅ－１２５、Ｆ
－１、Ｆ－２、Ｆ－３、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ－６、Ｆ－７、Ｆ－８、Ｆ－９、Ｆ－１０、
Ｆ－１１、Ｆ－１２、Ｆ－１３、Ｆ－１４、Ｆ－１６、Ｆ－１７、Ｆ－１８、Ｆ－１９、
Ｆ－２０、Ｆ－２１、Ｆ－２２、Ｆ－２３、Ｆ－２４、Ｆ－２５、Ｆ－２６、Ｆ－２７、
Ｆ－２８、Ｆ－２９、Ｆ－３０、Ｆ－３１、Ｆ－３２、Ｆ－３３、Ｆ－３４、Ｆ－３５、
Ｆ－３６、Ｆ－３７、Ｆ－３８、Ｆ－３９、Ｆ－４０
【０３２７】
ゲウマノミセス　グラミニス（Ｇａｅｕｍａｎｎｏｍｙｃｅｓ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）／液
体培養物（穀物の立ち枯れ病）
　低温貯蔵庫からの菌の菌糸断片を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して４～５日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３２８】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のゲウマノミセス　グラミニス（
Ｇａｅｕｍａｎｎｏｍｙｃｅｓ　ｇｒａｍｉｎｉｓ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－２、Ｅ－６、Ｅ－７、Ｅ－８、Ｅ－１０、Ｅ－１３、Ｅ－１４、Ｅ－１７、
Ｅ－１９、Ｅ－２０、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、
Ｅ－２７、Ｅ－２８、Ｅ－３５、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－３９、Ｅ－４０、Ｅ－４２、
Ｅ－４３、Ｅ－４５、Ｅ－４６、Ｅ－４７、Ｅ－４８、Ｅ－５３、Ｆ－１、Ｆ－２、Ｆ－
３、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ－６、Ｆ－７、Ｆ－８、Ｆ－１０、Ｆ－１６、Ｆ－１７、Ｆ－１
８
【０３２９】
モノグラフェラ　ニバリス（Ｍｏｎｏｇｒａｐｈｅｌｌａ　ｎｉｖａｌｉｓ）（ミクロド
キウム　ニバレ（Ｍｉｃｒｏｄｏｃｈｉｕｍ　ｎｉｖａｌｅ））／液体培養物（穀物の角
斑病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して４～５日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３３０】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のモノグラフェラ　ニバリス（Ｍ
ｏｎｏｇｒａｐｈｅｌｌａ　ｎｉｖａｌｉｓ）の防除をもたらした：
Ｅ－１、Ｅ－２、Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－１２、Ｅ－１３、Ｅ－１４、Ｅ－２０、Ｅ－２１
、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２６、Ｅ－２７、Ｅ－２８、Ｅ－３０、Ｅ－３１
、Ｅ－３３、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－３６、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－４２、Ｅ－４３
、Ｅ－４５、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５３、Ｅ－５４、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７
、Ｅ－５８、Ｅ－５９、Ｅ－６０、Ｅ－６１、Ｅ－８８、Ｅ－９２、Ｅ－９７、Ｅ－９９
、Ｅ－１０３、Ｅ－１１２、Ｅ－１１４、Ｅ－１１６、Ｅ－１１７、Ｅ－１１８、Ｅ－１
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２１、Ｅ－１２２、Ｅ－１２３、Ｆ－１、Ｆ－２、Ｆ－４、Ｆ－５、Ｆ－８、Ｆ－９、Ｆ
－１０、Ｆ－１８、Ｆ－２０、Ｆ－２３、Ｆ－２４、Ｆ－２５、Ｆ－２６、Ｆ－２７、Ｆ
－２９、Ｆ－３０、Ｆ－３２、Ｆ－３９
【０３３１】
ミコスファエレラ　アラキジス（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ａｒａｃｈｉｄｉｓ）
（セルコスポラ　アラキディコラ（Ｃｅｒｃｏｓｐｏｒａ　ａｒａｃｈｉｄｉｃｏｌａ）
）／液体培養物（褐斑病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して４～５日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３３２】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のミコスファエレラ　アラキジス
（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ａｒａｃｈｉｄｉｓ）の防除をもたらした：
Ｅ－２、Ｅ－３５、Ｅ－５５、Ｆ－２６
【０３３３】
マグナポルテ　グリセア（Ｍａｇｎａｐｏｒｔｈｅ　ｇｒｉｓｅａ）（ピリクラリア　オ
リゼー（Ｐｙｒｉｃｕｌａｒｉａ　ｏｒｙｚａｅ））／液体培養物（イネいもち病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して３～４日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３３４】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のマグナポルテ　グリセア（Ｍａ
ｇｎａｐｏｒｔｈｅ　ｇｒｉｓｅａ）の防除をもたらした：
Ｅ－５、Ｅ－６、Ｅ－１２、Ｅ－１４、Ｅ－１５、Ｅ－１６、Ｅ－１７、Ｅ－１９、Ｅ－
２０、Ｅ－２１、Ｅ－２２、Ｅ－２３、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、Ｅ－２７、Ｅ－
２８、Ｅ－２９、Ｅ－３０、Ｅ－３１、Ｅ－３２、Ｅ－３３、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－
３６、Ｅ－３７、Ｅ－３８、Ｅ－３９、Ｅ－４０、Ｅ－４２、Ｅ－４３、Ｅ－４４、Ｅ－
４５、Ｅ－４６、Ｅ－４７、Ｅ－４８、Ｅ－４９、Ｅ－５０、Ｅ－５１、Ｅ－５２、Ｅ－
５３、Ｅ－５４、Ｅ－５５、Ｅ－５６、Ｅ－５７、Ｅ－５８、Ｅ－５９、Ｅ－６０、Ｅ－
６１、Ｅ－６２、Ｅ－６５、Ｅ－６６、Ｅ－６９、Ｅ－１１４、Ｆ－１、Ｆ－３７、Ｆ－
３８、Ｆ－３９、Ｆ－４０。
【０３３５】
ピレノフォラ　テレス（Ｐｙｒｅｎｏｐｈｏｒａ　ｔｅｒｅｓ）／オオムギ／葉片予防（
網斑病）
　オオムギの葉切片（ｃｖ．Ｈａｓｓｏ）をマルチウェルプレート（２４ウェル型）中の
寒天の上に載せ、水で希釈した配合した試験化合物を噴霧する。適用から２日後に、菌の
胞子懸濁液を葉片に播種した。播種した葉切片を、気候キャビネットの中で、１２時間の
光／１２時間の暗闇の光条件下、２０℃および６５％の相対湿度でインキュベートし、化
合物の活性を、未処理の検査用の葉切片に適切なレベルの病害による損傷が現れた時点で
（適用後５～７日）、未処理のものと比した病害防除として評価した。
【０３３６】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のピレノフォラ　テレス（Ｐｙｒ
ｅｎｏｐｈｏｒａ　ｔｅｒｅｓ）の防除をもたらした：
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Ｅ－１４、Ｅ－２６、Ｅ－５５、Ｅ－１１４
【０３３７】
ミコスファエレラ　グラミニコラ（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏ
ｌａ）（セプトリア　トリチシ（Ｓｅｐｔｏｒｉａ　ｔｒｉｔｉｃｉ））／液体培養物（
葉枯病）
　低温貯蔵庫からの菌の分生胞子を、普通ブイヨン培地（ＰＤＢポテトデキストロース培
地）の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物
の（ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌の胞子を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレ
ートを２４℃でインキュベートし、適用して４～５日後に光度測定により生育の阻害を決
定する。
【０３３８】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２００ｐｐｍで少なくとも８０％のミコスファエレラ　グラミニコ
ラ（Ｍｙｃｏｓｐｈａｅｒｅｌｌａ　ｇｒａｍｉｎｉｃｏｌａ）の防除をもたらした：
Ｅ－２、Ｅ－６、Ｅ－５５、Ｅ－５８、Ｅ－６１、Ｆ－２、Ｆ－３、Ｆ－６、Ｆ－２４、
Ｆ－２６
【０３３９】
スクレロチニア　スクレロチオラム（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｎｉａ　ｓｃｌｅｒｏｔｉｏｒｕ
ｍ）／液体培養物（菌核病）
　新たに培養した菌の液体培養物の菌糸断片を、普通ブイヨン培地（Ｖｏｇｅｌｓ培地）
の中に直接混合する。マイクロタイタープレート（９６ウェル型）の中に試験化合物の（
ＤＭＳＯ）溶液を入れた後、菌材料を含む普通ブイヨン培地を添加する。試験プレートを
２４℃でインキュベートし、適用して３～４日後に光度測定により生育の阻害を決定する
。
【０３４０】
　表ＥおよびＦの次の化合物が、同一の条件下において、広範な病害の発生が見られた未
処理の対照と比して、２０ｐｐｍで少なくとも８０％のスクレロチニア　スクレロチオラ
ム（Ｓｃｌｅｒｏｔｉｎｉａ　ｓｃｌｅｒｏｔｉｏｒｕｍ）の防除をもたらした：
Ｅ－６、Ｅ－１４、Ｅ－１５、Ｅ－２０、Ｅ－２４、Ｅ－２５、Ｅ－２６、Ｅ－２８、Ｅ
－２９、Ｅ－３４、Ｅ－３５、Ｅ－３６、Ｅ－３９、Ｅ－４７、Ｅ－１１４、Ｆ－１、Ｆ
－２、Ｆ－３、Ｆ－１０
　本発明のまた別の態様は、以下のとおりであってもよい。
〔１〕式（Ｉ）の化合物：

（式中、
　ＸはＯまたはＳであり；
　Ｒ1は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
　Ｒ2およびＲ3は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、またはメチルであり；
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　Ｒ4は、水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、またはＣ3～Ｃ4シクロアルキルであり、該
アルキルおよびシクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換さ
れていてもよく；
　Ｒ5およびＲ6は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ア
ルコキシ、およびＣ1～Ｃ4アルキルチオから選択されるか；又は
　Ｒ5およびＲ6は、これらが結合している炭素原子と一緒になって、Ｃ＝Ｏ、Ｃ＝ＮＯＲ

c、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ5アルケニルを表し、該シクロアルキルおよ
びアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、およびＣ

1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ7は、水素、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ5アルケニル、Ｃ3

～Ｃ5シクロアルケニル、またはＣ2～Ｃ5アルキニルであり、該アルキル、シクロアルキ
ル、アルケニル、アルキニル、シクロアルケニルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキ
ル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ、ヒドロキシル、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択
される１～４個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ8およびＲ9は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ4アルキル、およびＣ1

～Ｃ4アルコキシから選択されるか；又は
　Ｒ8およびＲ9は、これらが結合している炭素原子と一緒になって、Ｃ3～Ｃ5シクロアル
キルを表し、該シクロアルキルは、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アル
コキシ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換さ
れていてもよく；
　各Ｒ10は、独立して、ハロゲン、ニトロ、シアノ、ホルミル、Ｃ1～Ｃ5アルキル、Ｃ2

～Ｃ5アルケニル、Ｃ2～Ｃ5アルキニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ5アルコキシ
、Ｃ3～Ｃ5アルケニルオキシ、Ｃ3～Ｃ5アルキニルオキシ、Ｃ1～Ｃ5アルキルチオ、－Ｃ
（＝ＮＯＲc）Ｃ1～Ｃ5アルキル、またはＣ1～Ｃ5アルキルカルボニルであり、該アルキ
ル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキ
ニルオキシ、およびアルキルチオは、ハロゲン、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ
、シアノ、およびＣ1～Ｃ3アルキルチオから独立して選択される１～５個の置換基で置換
されていてもよく；ｎは０、１、２、３、４、または５であり；
　各Ｒcは、水素、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ3～Ｃ4アルキニル、Ｃ3～
Ｃ4シクロアルキル（Ｃ1～Ｃ2）アルキル、およびＣ3～Ｃ4シクロアルキルから独立して
選択され、該アルキル、シクロアルキル、アルケニル、およびアルキニル基は、ハロゲン
およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；
　Ｒ11は、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはシアノであり；
　Ｒ12およびＲ13は、それぞれ独立して、水素、ハロゲン、メチル、メトキシ、またはヒ
ドロキシルから選択される）
であるが、次の化合物：
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のうちの１つではない化合物、ならびにその塩および／またはＮ－オキシド。
〔２〕Ｒ1が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノである、前記〔１〕に記載
の化合物。
〔３〕Ｒ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素またはメチルである、前記〔１〕または〔２
〕に記載の化合物。
〔４〕Ｒ4が水素、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり、該アルキ
ルおよびシクロアルキルが、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、メトキシ、およびメチ
ルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよい、前記〔１〕、
〔２〕または〔３〕のいずれか１項に記載の化合物。
〔５〕Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、Ｃ1～Ｃ2ア
ルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選択されるか；又はＲ5およびＲ6がこれらが
結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏまたはシクロプロピルを表し、該シクロプロ
ピルが、フルオロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～２個の置換基で置
換されていてもよい、前記〔１〕、〔２〕、〔３〕または〔４〕のいずれか１項に記載の
化合物。
〔６〕Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、または
Ｃ2～Ｃ3アルキニルであり、該アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニルが、
フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、ヒドロキシル、およびメチルチオから独立して選択
される１～３個の置換基で置換されていてもよい、前記〔１〕、〔２〕、〔３〕、〔４〕
または〔５〕のいずれか１項に記載の化合物。
〔７〕Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、およびＣ1

～Ｃ2アルコキシから選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子
と一緒になってシクロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、シアノ、および
メチルから独立して選択される１～２個の置換基で置換されていてもよい、前記〔１〕、
〔２〕、〔３〕、〔４〕、〔５〕または〔６〕のいずれか１項に記載の化合物。
〔８〕各Ｒ10が独立して、ハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アルケニル、
Ｃ2～Ｃ3アルキニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、
またはＣ1～Ｃ2アルキルチオを表し、該アルキル、シクロプロピル、アルケニル、アルキ
ニル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチオが、フルオロ
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、クロロ、メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されて
いてもよく；ｎが０、１、２または３である、前記〔１〕、〔２〕、〔３〕、〔４〕、〔
５〕、〔６〕または〔７〕のいずれか１項に記載の化合物。
〔９〕Ｒ11が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノであり；Ｒ12およびＲ13が
それぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、およびヒドロキシルから選択される、前記〔
１〕、〔２〕、〔３〕、〔４〕、〔５〕、〔６〕、〔７〕または〔８〕のいずれか１項に
記載の化合物。
〔１０〕ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシアノ
であり；Ｒ2およびＲ3がそれぞれ独立して水素またはメチルであり；Ｒ4が水素、シアノ
、Ｃ1～Ｃ3アルキル、またはシクロプロピルであり、該アルキルおよびシクロアルキルが
、フルオロ、クロロ、シアノ、メチル、メトキシ、およびメチルチオから独立して選択さ
れる１～３個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、
フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ、およびＣ1～Ｃ2アルキルチオから選
択されるか；又はＲ5およびＲ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になってＣ＝Ｏま
たはシクロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、メチル、およびシアノから
独立して選択される１～２個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル
、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、またはＣ2～Ｃ3アルキニルであり、該
アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニルが、フルオロ、クロロ、シアノ、メ
チル、ヒドロキシル、およびメチルチオから独立して選択される１～３個の置換基で置換
されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、Ｃ1～Ｃ2アルキル
、およびＣ1～Ｃ2アルコキシから選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合してい
る炭素原子と一緒になってシクロプロピルを表し、該シクロプロピルが、フルオロ、シア
ノ、およびメチルから独立して選択される１～２個の置換基で置換されていてもよく；各
Ｒ10が独立にハロゲン、シアノ、Ｃ1～Ｃ3アルキル、Ｃ2～Ｃ3アルケニル、Ｃ2～Ｃ3アル
キニル、シクロプロピル、メトキシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、またはＣ1～
Ｃ2アルキルチオを表し、該アルキル、シクロプロピル、アルケニル、アルキニル、メト
キシ、アリルオキシ、プロパルギルオキシ、およびアルキルチオが、フルオロ、クロロ、
メチル、およびシアノから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく
；ｎが０、１、２または３であり；Ｒ11が水素、フルオロ、クロロ、メチル、またはシア
ノであり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、およびヒドロキ
シルから選択される、前記〔１〕に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
〔１１〕ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素、フルオロ、メチル、またはシアノであり；
Ｒ2が水素でＲ3が水素またはメチルであるか；又はＲ2が水素またはメチルでＲ3が水素で
あり；Ｒ4が水素、シアノ、メチル、またはエチルであり、該メチルおよびエチルが、フ
ルオロおよびメトキシから独立して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく
；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素、フルオロ、メチル、メトキシ、およびメチルチ
オから選択されるか；又はＲ5およびＲ6がこれらが結合している炭素原子と一緒になって
シクロプロピルを表し；Ｒ7がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～
Ｃ4アルケニルであり、該アルキル、シクロアルキル、およびアルケニルが、フルオロ、
クロロ、ヒドロキシル、シアノ、およびメチルから独立して選択される１～３個の置換基
で置換されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチ
ルから選択されるか；又はＲ8およびＲ9がこれらが結合している炭素原子と一緒になって
シクロプロピルを表し；各Ｒ10が独立にフルオロ、クロロ、シアノ、メチル、シクロプロ
ピル、メトキシ、またはメチルチオを表し、該メチル、シクロプロピル、メトキシ、およ
びメチルチオはフルオロおよびクロロから独立して選択される１～３個の置換基で置換さ
れていてもよく；ｎが０、１または２であり；Ｒ11が水素、フルオロ、メチル、またはク
ロロであり；Ｒ12およびＲ13がそれぞれ独立して水素、フルオロ、およびメチルから選択
される、前記〔１〕に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
〔１２〕ＸがＯまたはＳであり；Ｒ1が水素またはフルオロであり；Ｒ2とＲ3の両方が水
素であり；Ｒ4がメチルまたはエチル（該メチルおよびエチルは、１～３個のフルオロ置
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換基で置換されていてもよい）であり；Ｒ5およびＲ6がそれぞれ独立して水素およびフル
オロから選択され；Ｒ7がメチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－
ブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル、またはＣ2～Ｃ4アルケニルであり
、該メチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉｓｏ－プロピル、ｓｅｃ－ブチル、ｔｅｒｔ－ブ
チル、シクロアルキル、およびアルケニルが、フルオロ、クロロ、およびメチルから独立
して選択される１～３個の置換基で置換されていてもよく；Ｒ8およびＲ9がそれぞれ独立
して水素またはフルオロから選択され；各Ｒ10が独立にフルオロ、クロロ、シアノ、また
はメチルを表し、該メチルが、１～３個のフルオロ置換基で置換されていてもよく；ｎが
０、１または２であり；Ｒ11が水素またはフルオロであり；Ｒ12とＲ13の両方が水素であ
る、前記〔１〕に記載の化合物、またはその塩もしくはＮ－オキシド。
〔１３〕ＸがＯである、前記〔１〕、〔２〕、〔３〕、〔４〕、〔５〕、〔６〕、〔７〕
、〔８〕、〔９〕、〔１０〕、〔１１〕または〔１２〕のいずれか１項に記載の化合物。
〔１４〕殺菌的に有効な量の前記〔１〕～〔１３〕のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物
を含む組成物。
〔１５〕少なくとも１種の追加の活性成分および／または希釈剤をさらに含む、前記〔１
４〕に記載の組成物。
〔１６〕植物病原性病害の駆除、予防または防除方法であって、植物病原体、植物病原体
の生息地、または、植物病原体による被害を受けやすい植物、または、その繁殖体に、殺
菌的に有効な量の前記〔１〕～〔１３〕のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物、または殺
菌的に有効な量の前記〔１〕～〔１３〕に記載の式（Ｉ）の化合物を含む組成物を適用す
ることを含む、前記方法。
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