
(57)【要約】
本発明は、フェニルケトエノール誘導体を用いた、動物における寄生体の全身的および非
全身的制御に関する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
動 物 お よ び そ の 環 境 中 の 寄 生 体 を 制 御 す る た め の 薬 物 の 製 造 に お け る 、 一 般 式 (Ｉ )：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｘ は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ 、 ま た は ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｙ は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｚ は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ を 表 し 、
ｎ は 、 ０ か ら ３ の 数 字 を 表 す か 、
ま た は
Ｘ と Ｚ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る フ ェ ニ ル 基 と 共 に 、 式 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 Ｙ は 上 記 の 意 味 を 有 す る ｝ の ナ フ タ レ ン を 形 成 し ；
Ｇ は 、 水 素 (ａ )、 ま た は
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し ；
Ａ と Ｂ は 、 同 一 で あ っ て も 異 な っ て い て も よ く 、
そ し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、
ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り ヘ テ ロ 原 子 に よ
っ て 中 断 さ れ て い る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル (hetaryl)を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ア ル コ
キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、
ま た は
Ａ と Ｂ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 環 ｛ 所 望 に よ り
ヘ テ ロ 原 子 に よ っ て 中 断 さ れ て お り 、 か つ 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 形 成 し ；
Ｄ は 、 酸 素 、 硫 黄 、 ま た は － Ｎ Ｈ － を 表 し ；
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Ｅ ＋ は 、 当 量 の 金 属 イ オ ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン を 表 し ；
Ｌ と Ｍ は 、 酸 素  お よ び ／ ま た は  硫 黄 を 表 し ；
Ｒ １ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル
、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 、 ポ リ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル ｛ ヘ テ ロ 原 子
に よ っ て 中 断 さ れ 得 る ｝ を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 所 望 に よ
り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 置 換 フ ェ ノ キ シ ア ル キ ル 、 ま
た は 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て
Ｒ ２ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル
、 ポ リ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 ま た は ベ ン ジ ル
を 表 し ；
Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｒ ５ は 、 互 い に 独 立 し て 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ
ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル ケ ニ ル チ オ 、
ア ル キ ニ ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル チ オ 、 お よ び 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 フ ェ
ノ キ シ 、 ま た は フ ェ ニ ル チ オ を 表 し ；
Ｒ ６ と Ｒ ７ は 、 互 い に 独 立 し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア
ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る
フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル を 表 す か 、 ま た は
Ｒ ６ と Ｒ ７ が 、 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 酸 素 に よ っ て 中 断 さ れ て い る ア ル キ レ ン 基 を 表
す ]の フ ェ ニ ル ケ ト エ ノ ー ル 誘 導 体 で あ っ て 、 下 記 ：
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
を 除 く 化 合 物 、 お よ び エ ナ ン チ オ マ ー と し て 純 粋 な 形 態 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ 】
動 物 お よ び そ の 環 境 中 の 寄 生 体 を 制 御 す る 方 法 で あ っ て 、 適 切 な 量 の  請 求 項 １ に 記 載 の
式 (Ｉ )の 活 性 な 化 合 物 を 、 動 物 に 適 用 す る 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 フ ェ ニ ル ケ ト エ ノ ー ル 誘 導 体 を 用 い た 、 動 物 に お け る 寄 生 体 の 全 身 的 お よ び
非 全 身 的 制 御 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 フ ェ ニ ル ケ ト エ ノ ー ル 類 は 、 既 知 の 化 合 物 で あ る 。 こ れ ら の ケ ト エ ノ ー ル 類 は 、 著 し い
殺 虫 活 性 、 殺 ダ ニ 活 性 、 除 草 活 性 、 殺 真 菌 活 性 を 有 す る こ と も 知 ら れ て い る (EP-A- 05281
56, WO 98/05638 お よ び  WO 97/01535)。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 驚 く べ き 事 に 、 特 定 の フ ェ ニ ル ケ ト エ ノ ー ル 誘 導 体 は 、 動 物 お よ び そ の 環 境 に お い て 、
寄 生 体 、 例 え ば ノ ミ 、 シ ラ ミ 、 ま た は ハ エ を 、 全 身 的 に お よ び 非 全 身 的 に 制 御 す る の に 特
に 適 切 で あ る こ と が 見 出 さ れ た 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 発 育 段 階 お よ び 卵 孵 化 に 関 す る 活 性 の た め 、 こ れ ら の 化 合 物 は 、 節 足 動 物 用 剤 (arthrop
odicidal agent)と し て は 必 ず し も 適 切 で は な い 。 驚 く べ き こ と に 、 選 択 さ れ た 化 合 物 は
、 特 定 の 適 用 形 態 と 組 み 合 わ せ た 場 合 に 、 重 要 な 外 寄 生 生 物 お よ び 衛 生 有 害 生 物 に 対 す る
生 物 学 的 活 性 を 有 す る こ と が 見 出 さ れ た 。 従 っ て 、 記 載 さ れ た 化 合 物 は 、 家 畜 の 、 一 宿 主
性 マ ダ ニ (one-host tick species)、 シ ラ ミ 、 お よ び ダ ニ に 対 す る 使 用 に 、 例 え ば 経 食 餌
法 に よ る サ シ バ エ の 制 御 に 特 に 適 切 で あ り 、 そ し て ペ ッ ト の 飼 育 の 際 に ハ エ 、 ダ ニ 、 マ ダ
ニ 類 を 制 御 す る の に 特 に 適 切 で あ る 。 制 御 は ま た 、 耐 性 種 に も 有 効 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 本 発 明 は 、 動 物 お よ び そ の 環 境 中 の 寄 生 体 を 制 御 す る た め の 薬 物 の 製 造 に お け る 、 一 般
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式 (Ｉ )：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｘ は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ 、 ま た は ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｙ は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｚ は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル コ キ シ を 表 し 、
ｎ は 、 ０ か ら ３ の 数 字 を 表 す か 、
ま た は
Ｘ と Ｚ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る フ ェ ニ ル 基 と 共 に 、 式 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 Ｙ は 上 記 の 意 味 を 有 す る ｝ の ナ フ タ レ ン を 形 成 し ；
【 ０ ０ ０ ６ 】
Ｇ は 、 水 素 (ａ )、 ま た は
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し ；
Ａ と Ｂ は 、 同 一 で あ っ て も 異 な っ て い て も よ く 、
そ し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、
ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り ヘ テ ロ 原 子 に よ
っ て 中 断 さ れ て い る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル (hetaryl)を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ア ル コ
キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、
ま た は
Ａ と Ｂ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 環 ｛ 所 望 に よ り
ヘ テ ロ 原 子 に よ っ て 中 断 さ れ て お り 、 か つ 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 形 成 し ；
Ｄ は 、 酸 素 、 硫 黄 、 ま た は － Ｎ Ｈ － を 表 し ；
Ｅ ＋ は 、 当 量 の 金 属 イ オ ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン を 表 し ；
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Ｌ と Ｍ は 、 酸 素  お よ び ／ ま た は  硫 黄 を 表 し ；
Ｒ １ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル
、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 、 ポ リ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル ｛ ヘ テ ロ 原 子
に よ っ て 中 断 さ れ 得 る ｝ を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 所 望 に よ
り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 置 換 フ ェ ノ キ シ ア ル キ ル 、 ま
た は 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て
Ｒ ２ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル
、 ポ リ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 ま た は ベ ン ジ ル
を 表 し ；
Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｒ ５ は 、 互 い に 独 立 し て 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ
ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル ケ ニ ル チ オ 、
ア ル キ ニ ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル チ オ 、 お よ び 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 フ ェ
ノ キ シ 、 ま た は フ ェ ニ ル チ オ を 表 し ；
Ｒ ６ と Ｒ ７ は 、 互 い に 独 立 し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア
ル ケ ニ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る
フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル を 表 す か 、 ま た は
Ｒ ６ と Ｒ ７ が 、 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 酸 素 に よ っ て 中 断 さ れ て い る ア ル キ レ ン 基 を 表
す ]の フ ェ ニ ル ケ ト エ ノ ー ル 誘 導 体 で あ っ て 、 下 記 ：
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
を 除 く 化 合 物 、 お よ び  エ ナ ン チ オ マ ー と し て 純 粋 な 形 態 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 の 使 用 に 関 す
る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 一 般 式 (Ｉ )の Ｇ の 様 々 な 意 味 、 す な わ ち (ａ )、 (ｂ )、 (ｃ )、 (ｄ )、 (ｅ )、 (ｆ )、 お よ び
(ｇ )を 含 ん で 、 下 記 の 主 要 な 構 造 (Ia)か ら (Ig)：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ５ 】
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ａ 、 Ｂ 、 Ｄ 、 Ｅ 、 Ｌ 、 Ｍ 、 Ｘ 、 Ｙ 、 Ｚ ｎ 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６

、 お よ び Ｒ ７ は 、 上 記 の 意 味 を 有 す る ]を も た ら す 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 式 (Ｉ )の 化 合 物 、 ま た は 式 (Ia)か ら (Ig)の そ れ ぞ れ の 化 合 物 、 お よ び そ れ ら の 製 造 は 、
広 く  EP-A-0 528 156、 WO 98/05638、 お よ び  WO 97/01535 に 記 載 さ れ て い る 。
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【 ０ ０ ０ ９ 】
　 好 ま し く 用 い ら れ る 式 (Ｉ )の 化 合 物 は 、
Ｘ が 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ３ －
ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｙ が 、 水 素 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ －
ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｚ が 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ を 表 し 、
ｎ が 、 ０ か ら ３ の 数 字 を 表 す か 、
ま た は 、
Ｘ と Ｚ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る フ ェ ニ ル 基 と 共 に 、 式 ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 Ｙ は 上 記 の 意 味 を 有 す る ｝ の ナ フ タ レ ン を 形 成 し ；
Ａ と Ｂ が 、 同 一 で あ る か 、 ま た は 異 な っ て お り 、
そ し て 、 水 素 、 ま た は 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る 直 鎖 も し く は 分 枝 鎖 の Ｃ １ － Ｃ

１ ２ － ア ル キ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ － ア ル キ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ １ ０ － ア
ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル
、 Ｃ １ － Ｃ １ ０ － ア ル キ ル チ オ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 に よ っ
て 中 断 さ れ 得 る ３ か ら ８ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は ア リ ー ル 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ま た は ア リ ー ル － Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 ハ ロ ゲ ン
、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ －
Ｃ ６ － ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、
ま た は
Ａ と Ｂ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の ３ 員 環 か ら ８ 員
環 ｛ 所 望 に よ り 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 に よ っ て 中 断 さ れ て お り 、 か つ ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ －
Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ ５ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ
ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル チ オ 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル に
よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 形 成 し ；
【 ０ ０ １ ０ 】
Ｇ が 、 水 素 (ａ )、 ま た は
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し ；
こ こ で 、
Ｅ ＋ が 、 当 量 の 金 属 イ オ ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン を 表 し ；
Ｌ と Ｍ が 、 酸 素  お よ び ／ ま た は  硫 黄 を 表 し ；
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Ｒ １ が 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － Ｃ ２ ０ － ア
ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル キ ル チ オ
－ Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 ま た は
３ か ら ８ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ｛ 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原 子 に よ っ て 中 断
さ れ 得 る ｝ を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を
表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ ア ル キ ル
、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル － Ｃ １ － Ｃ

６ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン お よ び ／ ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ
ロ ア リ ー ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン お よ び Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ノ キ シ －
Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 お よ び Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ
テ ロ ア リ ー ル オ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル を 表 し ；
【 ０ ０ １ １ 】
Ｒ ２ が 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア
ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ポ リ ア ル コ キ
シ － Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル
、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ハ ロ ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て
お り ；
Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｒ ５ が 、 互 い に 独 立 し て 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ －
Ｃ ８ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ (Ｃ １ － Ｃ ８

－ )－ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ ２ － Ｃ ５ － ア ル ケ ニ ル チ オ 、 Ｃ ２

－ Ｃ ５ － ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ ３ － Ｃ ７ － シ ク ロ ア ル キ ル チ オ を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ま た は フ ェ ニ ル チ オ を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ
ア ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル チ
オ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル キ ル
に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ；
Ｒ ６ と Ｒ ７ が 、 互 い に 独 立 し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ ２ ０

－ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル
コ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ２ ０

－ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ２ ０

－ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル を 表 す か 、 ま た は
一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 酸 素 に よ っ て 中 断 さ れ て い る Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ レ ン 環 を 表 す
化 合 物 で あ っ て 、 下 記 ：
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
を 除 く 化 合 物 、 お よ び エ ナ ン チ オ マ ー と し て 純 粋 な 形 態 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 特 に 好 ま し く 用 い ら れ る 式 (Ｉ )の 化 合 物 は 、
Ｘ が 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ２ －
ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
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Ｙ が 、 水 素 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ２ －
ハ ロ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｚ が 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ を 表 し 、
ｎ が 、 ０ か ら ３ の 数 字 を 表 す か 、
ま た は
Ｘ と Ｚ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る フ ェ ニ ル 基 と 共 に 、 式 ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 Ｙ は 上 記 の 意 味 を 有 す る ｝ の ナ フ タ レ ン を 形 成 し ；
Ａ と Ｂ が 、 同 一 で あ る か 、 ま た は 異 な っ て お り 、
そ し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る 直 鎖 も し く は 分 枝 鎖 の Ｃ １ － Ｃ １ ０ －
ア ル キ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ － ア ル キ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ８ － ア ル コ キ シ
－ Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ －
Ｃ ８ － ア ル キ ル チ オ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 １ か ら ２ 個 の 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原 子
に よ っ て 中 断 さ れ 得 る  ３ か ら ７ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は ア
リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ま た は ア リ ー ル － Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ
、 ニ ト ロ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か ；
ま た は
Ａ と Ｂ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の ３ 員 環 か ら ８ 員
環 ｛ 所 望 に よ り 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 に よ っ て 中 断 さ れ て お り 、 か つ ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ －
Ｃ ５ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ
ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル キ ル チ オ 、 ま た は 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 形 成 し ；
【 ０ ０ １ ３ 】
Ｇ が 、 水 素 (ａ )、 ま た は
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し 、
こ こ で 、
Ｅ ＋ が 、 当 量 の 金 属 イ オ ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン を 表 し ；
Ｌ と Ｍ が 、 そ れ ぞ れ の 場 合 に お い て 、 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 で あ り ；
Ｒ １ が 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ １ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － Ｃ １ ６ － ア
ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ １ ６ － ア ル キ ル チ
オ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 ま た
は ３ か ら ７ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ｛ １ か ら ２ 個 の 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原
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子 に よ っ て 中 断 さ れ 得 る ｝ を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を
表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル キ ル
、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル － Ｃ １ － Ｃ

４ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン お よ び ／ ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ
ロ ア リ ー ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン お よ び Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ノ キ シ －
Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 お よ び Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ
テ ロ ア リ ー ル オ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル キ ル を 表 し ；
Ｒ ２ が 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ １ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － Ｃ １ ６ － ア
ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ － Ｃ １ ６ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ポ リ ア ル コ
キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル
、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て
お り ；
Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｒ ５ が 、 互 い に 独 立 し て 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ －
Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ (Ｃ １ － Ｃ ６

－ )－ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ ３ － Ｃ ４ － ア ル ケ ニ ル チ オ 、 Ｃ ２

－ Ｃ ４ － ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ － シ ク ロ ア ル キ ル チ オ を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ま た は フ ェ ニ ル チ オ を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、
ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ －
ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ ロ ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ハ
ロ ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ；
Ｒ ６ と Ｒ ７ が 、 互 い に 独 立 し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ ２ ０

－ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ － Ｃ ８ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル
コ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ５ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル
コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は
ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ５ － ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル
コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル を 表 す 化 合 物 で あ っ て 、 下 記 ：
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
を 除 く 化 合 物 、 お よ び エ ナ ン チ オ マ ー と し て 純 粋 な 形 態 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 特 に 非 常 に 望 ま し い 式 (Ｉ )の 化 合 物 は 、
Ｘ が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 メ ト キ シ 、 エ ト
キ シ 、 お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル を 表 し 、
Ｙ が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ｉ － ブ チ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ
－ ブ チ ル 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル を 表 し
、
Ｚ が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ｉ － ブ チ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 、 フ ッ 素
、 塩 素 、 臭 素 、 メ ト キ シ 、 お よ び エ ト キ シ を 表 し 、
ｎ が 、 ０ か ら ３ の 数 字 を 表 す か 、
ま た は
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Ｘ と Ｚ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る フ ェ ニ ル 基 と 共 に 、 式 ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 Ｙ は 上 記 の 意 味 を 有 す る ｝ の ナ フ タ レ ン を 形 成 し ；
Ａ と Ｂ が 、 同 一 で あ る か 、 ま た は 異 な っ て お り 、
そ し て 、 水 素 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る 直 鎖 も し く は 分 枝 鎖 の Ｃ １ － Ｃ ８ － ア
ル キ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ４ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ３ － Ｃ ４ － ア ル キ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ － ア ル コ キ シ －
Ｃ ２ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ

６ － ア ル キ ル チ オ － Ｃ ２ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 １ か ら ２ 個 の 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原 子 に
よ っ て 中 断 さ れ 得 る  ３ か ら ６ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
所 望 に よ り 、 フ ッ 素 － 、 塩 素 － 、 メ チ ル － 、 エ チ ル － 、 プ ロ ピ ル － 、 イ ソ プ ロ ピ ル － 、 メ
ト キ シ － 、 エ ト キ シ － 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － 、 ニ ト ロ － 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 ピ リ
ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 ト リ ア ゾ ー ル 、 イ ン ド ー ル 、 チ ア ゾ ー ル 、 ま た は ア リ
ー ル － Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
Ａ と Ｂ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の ３ 員 環 か ら ８ 員
環 ｛ 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 に よ っ て 、 所 望 に よ り 中 断 さ れ て お り 、 か つ フ ッ 素 、 塩 素 、
Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ － ア
ル キ ル チ オ 、 ま た は 所 望 に よ り フ ッ 素 、 塩 素 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ で 置 換 さ れ て い る ア リ ー
ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 形 成 し 、
【 ０ ０ １ ５ 】
Ｇ が 、 水 素 (ａ )、 ま た は
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し 、
こ こ で 、
Ｅ ＋ が 、 等 価 の 金 属 イ オ ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン を 表 し ；
Ｌ と Ｍ が 、 そ れ ぞ れ の 場 合 に お い て 、 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 で あ り ；
Ｒ １ が 、 所 望 に よ り フ ッ 素 － も し く は 塩 素 － 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ １ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ

１ － Ｃ １ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － Ｃ １ ４ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ

６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル チ オ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ポ リ ア
ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 お よ び ３ か ら ６ 個 の 環 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ｛
１ か ら ２ 個 の 酸 素 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原 子 に よ っ て 中 断 さ れ 得 る ｝ を 表 す か 、 ま た は
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ニ ト ロ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い
る フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、
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ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ
ル － Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 お よ び ピ ラ ゾ リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 フ ッ 素 、 塩
素 、 臭 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、 ま た は
フ ッ 素 、 塩 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ノ キ シ － Ｃ １ －
Ｃ ４ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
ピ リ ジ ル オ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 ピ リ ミ ジ ル オ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 お
よ び チ ア ゾ リ ル オ キ シ － Ｃ １ － Ｃ ５ － ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 ア ミ
ノ 、 メ チ ル 、 エ チ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ；
【 ０ ０ １ ６ 】
Ｒ ２ が 、 所 望 に よ り フ ッ 素 － も し く は 塩 素 － 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － Ｃ １ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ

２ － Ｃ １ ４ － ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４

－ ポ リ ア ル コ キ シ － Ｃ ２ － Ｃ ６ － ア ル キ ル を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 ニ ト ロ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、
プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ ピ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル に よ っ て 、 所 望 に よ
り 置 換 さ れ て お り ；
Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｒ ５ は 、 互 い に 独 立 し て 、 所 望 に よ り フ ッ 素 － も し く は 塩 素 － 置 換 さ
れ て い る Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル ア ミ ノ
、 ジ － (Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル )－ ア ミ ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル チ オ を 表 す か 、 ま た は
フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ま た は フ ェ ニ ル チ オ を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、
ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ － Ｃ ２ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － フ ル オ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ

２ － ク ロ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － Ｃ ２ － ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ １ － Ｃ ２ － フ ル オ ロ ア ル キ ル チ オ
、 Ｃ １ － Ｃ ２ － ク ロ ロ ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ １ － Ｃ ３ － ア ル キ ル に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ
れ て お り ；
Ｒ ６ と Ｒ ７ が 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｃ １ － Ｃ １ ０ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ １ ０ － ア ル コ キ シ 、
Ｃ １ － Ｃ １ ０ － ア ル コ キ シ － (Ｃ １ － Ｃ １ ０ )ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は 、 フ ッ 素 、 塩 素
、 臭 素 に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、 ま た は
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ２ ０ － ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ

１ － Ｃ ４ － ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 す か 、 ま た は
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ４ － ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は Ｃ １ －
Ｃ ４ － ア ル コ キ シ に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル を 表 す 化 合 物 で あ っ て 、
下 記 ：
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
３ － (２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － Δ ３ － ジ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － オ ン ；
を 除 く 化 合 物 、 お よ び エ ナ ン チ オ マ ー と し て 純 粋 な 形 態 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
　 本 発 明 の 望 ま し い 具 体 的 態 様 に 従 っ て 、 ジ ヒ ド ロ フ ラ ノ ン 誘 導 体 、 す な わ ち Ｄ が 酸 素 を
表 す 式 (Ｉ )の 化 合 物 が 用 い ら れ る 。 他 の 置 換 基 は 、 上 記 の 意 味 を 有 し 得 る 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 さ ら に 望 ま し い 本 発 明 の 具 体 的 態 様 に 従 っ て 、 ピ ロ リ ジ ン ジ オ ン 誘 導 体 、 す な わ ち Ｄ が
－ Ｎ Ｈ － を 表 す 式 (Ｉ )の 化 合 物 が 用 い ら れ る 。 他 の 置 換 基 は 、 上 記 の 意 味 を 有 し 得 る 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 特 に 好 ま し く 用 い ら れ 得 る 下 記 の そ れ ぞ れ の 化 合 物 は 、
EP A 528 156 の 表 １ に 記 載 さ れ て い る 式 (Ia)の 化 合 物 ；
EP A 528 156 の 表 ２ に 記 載 さ れ て い る 式 (Ib)の 化 合 物 ；
EP A 528 156 の 表 ３ に 記 載 さ れ て い る 式 (Ic)の 化 合 物 ；
EP A 528 156 の 表 ４ に 記 載 さ れ て い る 式 (Id)の 化 合 物 ；
EP A 528 156 の 表 ５ に 記 載 さ れ て い る 式 (Ie)の 化 合 物 ；
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EP A 528 156 の 表 ６ に 記 載 さ れ て い る 式 (If)の 化 合 物 ；
EP A 528 156 の 表 ７ に 記 載 さ れ て い る 式 (Ig)の 化 合 物 ；
に 明 記 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 特 に 好 ま し く 用 い ら れ 得 る 、 さ ら な る そ れ ぞ れ の 式 (Ia)、 (Ib)、 (Ic)、 (Id)、 (Ie)、 お
よ び (Ig)の 化 合 物 は 、 EP A 528 156 の 製 造 例 と し て 記 載 さ れ て い る 化 合 物 で あ る 。
　 WO 98/05638、 特 に 例 Ｉ － １ － ｃ － １ か ら Ｉ ― １ － ｃ － ２ １ に 開 示 さ れ て い る タ イ プ Ｉ
－ １ － ｃ の さ ら な る 化 合 物 は 、 特 に 好 ま し く 用 い ら れ 得 る 化 合 物 と し て 記 載 さ れ 得 る 。
　 WO 97/01535、 特 に 例 Ｉ － １ － ｃ － １ か ら Ｉ － １ － ｃ － ９ に 開 示 さ れ て い る タ イ プ Ｉ －
１ － ｃ の さ ら な る 化 合 物 は 、 特 に 好 ま し く 用 い ら れ 得 る 化 合 物 と し て 記 載 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 本 発 明 に よ る 使 用 に 特 に 非 常 に 望 ま し い 化 合 物 は 、 下 記 の Ａ か ら Ｄ ：  
Ａ ： ２ ,２ － ジ メ チ ル , ３ － (２ ,４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ ス ピ ロ
[４ ,５ ]デ カ － ３ － エ ン － ４ － イ ル － ブ タ ン 酸 エ ス テ ル ：
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
Ｂ ： ２ － オ キ ソ － ３ － (２ ,４ ,６ － ト リ メ チ ル フ ェ ニ ル )－ １ － オ キ サ ス ピ ロ [４ ,４ ]ノ ナ
－ ３ － エ ン － ４ － イ ル － ３ ,３ － ジ メ チ ル － ブ タ ン 酸 エ ス テ ル ：
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
Ｃ ： ３ － (２ ,５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )－ ８ － メ ト キ シ － ２ － オ キ ソ － １ － ア ザ ス ピ ロ [４ .
５ ]デ カ － ３ － エ ン － ４ － イ ル － エ チ ル － 炭 酸 エ ス テ ル
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【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
Ｄ ： ３ － (４ － ク ロ ロ － ２ ,５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )－ ８ － メ ト キ シ － ２ － オ キ ソ － １ － ア
ザ ス ピ ロ [４ .５ ]デ カ － ３ － エ ン － ４ － イ ル － エ チ ル － 炭 酸 エ ス テ ル
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の ２ つ の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 上 記 の 活 性 な 化 合 物 は 、 飼 わ れ て い る 動 物 お よ び 家 畜 の 動 物 飼 育 お よ び 動 物 繁 殖 に お い
て 、 ま た 動 物 園 動 物 、 研 究 動 物 、 実 験 動 物 、 お よ び ペ ッ ト に お い て 見 出 さ れ る 寄 生 体 の 全
身 的 お よ び ／ ま た は 非 全 身 的 制 御 に 適 切 で あ り 、 か つ 温 血 動 物 種 に 対 し て 望 ま し い 毒 性 を
有 す る 。 こ の 意 味 に お い て 、 こ れ ら は 全 て の も し く は 個 々 の 成 長 段 階 の 有 害 生 物 、 お よ び
有 害 生 物 の 耐 性 種 お よ び 正 常 感 受 性 種 に 対 し て 活 性 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 寄 生 体 は 、 特 に 、 節 足 動 物 で あ る 。 本 発 明 に よ る 製 剤 は 、 好 ま し く は 、 外 寄 生 生 物 を 制
御 す る た め に 用 い ら れ る 。
　 上 記 の 外 寄 生 生 物 は 、 硬 マ ダ ニ (hard ticks)、 軟 マ ダ ニ (soft ticks)、 疥 癬 ダ ニ (mange
 mite)、 ツ ツ ガ ム シ (harvest mite)、 ハ エ (刺 ハ エ お よ び 舐 ハ エ )、 寄 生 性 ハ エ 幼 虫 、 シ ラ
ミ 、 毛 ジ ラ ミ 、 鳥 シ ラ ミ (bird lice)、 お よ び ハ エ を 含 む 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 こ れ ら の 寄 生 体 は 、
Anoplurida 目 か ら 、 例 え ば  Haematopinus spp., Linognathus spp., Pediculus spp., P
htirus spp., Solenopotes spp；
Mallophagida 目 な ら び に  Amblycerina お よ び  Ischnocerina 亜 目 か ら 、 例 え ば  Trimeno
pon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp., Werneckiella spp., Lepiken
tron spp., Trichodectes spp., Felicola spp；
Diptera 目 な ら び に  Nematocerina お よ び  Brachycerina 亜 目 か ら 、 例 え ば  Aedes spp.,
 Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp., Eusimulium spp., Phlebotomus spp., L
utzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Ta
banus spp., Haematopota spp., Philipomyia spp., Braula spp., Musca spp., Hydrota
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ea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia spp., Fannia spp., Glossina sp
p., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga
 spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipopt
ena spp., Melophagus spp；
Siphonapterida 目 か ら 、 例 え ば  Pulex spp., Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp.,
 Ceratophyllus spp；
Heteropterida 目 か ら 、 例 え ば  Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp., Panstrong
ylus spp；
Blattarida 目 か ら 、 例 え ば  Blatta orientalis, Periplaneta americana, Blattella ge
rmanica, Supella spp；
Acaria (Acarida) 亜 綱 な ら び に  Meta- お よ び  Mesostigmata 目 か ら 、 例 え ば  Argas spp
., Ornithodorus spp., Otobius spp., Ixodes spp., Amblyomma spp., Boophilus spp.,
 Dermacentor spp., Haemophysalis spp., Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Derman
yssus spp., Raillietia spp., Pneumonyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp；
Actinedida (Prostigmata) お よ び  Acaridida (Astigmata) 目 か ら 、 例 え ば  Acarapis sp
p., Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates spp., Dem
odex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus spp., Cal
oglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp
., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites
 spp., Laminosioptes spp.
を 含 む 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 家 畜 お よ び 飼 育 動 物 は 、 哺 乳 動 物 、 例 え ば ウ シ 、 ウ マ 、 ヒ ツ ジ 、 ブ タ 、 ヤ ギ 、 ラ ク ダ 、
水 牛 、 ロ バ 、 ウ サ ギ 、 ダ マ ジ カ 、 ト ナ カ イ 、 毛 皮 用 動 物 、 例 え ば ミ ン ク 、 チ ン チ ラ 、 ア ラ
イ グ マ 、 そ し て 例 え ば ニ ワ ト リ 、 ガ チ ョ ウ 、 七 面 鳥 、 ア ヒ ル を 含 む 。
　 研 究 動 物 (Laboratory animal)お よ び 実 験 動 物 は 、 マ ウ ス 、 ラ ッ ト 、 モ ル モ ッ ト 、 ゴ ー
ル デ ン ハ ム ス タ ー 、 イ ヌ 、 お よ び ネ コ を 含 む 。
　 ペ ッ ト は 、 イ ヌ お よ び ネ コ を 含 む 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 適 用 は 、 予 防 お よ び 治 療 の 両 方 で あ り 得 る 。
　 寄 生 体 の 全 身 的 制 御 の た め の 活 性 な 化 合 物 は 、 好 ま し く は 、 直 接 適 用 さ れ る か 、 ま た は
適 切 な 製 剤 の 形 態 で 、 経 腸 で 、 非 経 腸 で 、 経 皮 で 、 も し く は 経 鼻 で 、 特 に 経 口 で 、 経 皮 で
、 ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン (pour-on/spot-on)製 剤 に よ っ て 、 ま た は 注 射 の 形 態 で 適
用 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 活 性 な 化 合 物 は 、 経 腸 で 、 例 え ば 粉 剤 、 錠 剤 、 カ プ セ ル 剤 、 ペ ー ス ト 、 ド リ ン ク 、 顆 粒
の 形 態 で 、 経 口 投 与 の た め の 溶 液 、 懸 濁 液 、 お よ び 乳 液 の 形 態 で 、 ボ ラ ス (boluses)、 薬
用 飼 料 も し く は 薬 用 飲 料 水 の 形 態 で 、 経 口 で 適 用 さ れ る 。 そ れ ら は 、 例 え ば デ ィ ッ ピ ン グ
、 ス プ レ ー 、 ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン の 形 態 で 経 皮 で 適 用 さ れ る 。 そ れ ら は 、 例 え ば
注 射 (筋 肉 内 、 皮 下 、 静 脈 、 腹 腔 内 )の 形 態 で 、 ま た は イ ン プ ラ ン ト に よ っ て 、 非 経 腸 で 投
与 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 注 射 用 輸 液 は 、 活 性 な 化 合 物 を 適 切 な 溶 媒 に 溶 解 し 、 適 切 な ら ば 添 加 剤 (例 え ば 可 溶 化
剤 、 酸 、 塩 基 、 緩 衝 塩 、 抗 酸 化 剤 、 保 存 料 )を 添 加 す る こ と に よ っ て 、 製 造 さ れ る 。 溶 液
は 、 滅 菌 濾 過 し て 包 装 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 記 載 さ れ 得 る 溶 媒 の 例 は 、 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 溶 媒 、 例 え ば 水 、 ア ル コ ー ル 、 例 え ば
エ タ ノ ー ル 、 ブ タ ノ ー ル 、 ベ ン ジ ル  ア ル コ ー ル 、 グ リ セ ロ ー ル 、 プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル
、 ポ リ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル 、 Ｎ － メ チ ル ピ ロ リ ド ン 、 お よ び こ れ ら の 混 合 物 で あ る 。
　 適 切 な ら ば 、 活 性 な 化 合 物 は ま た 、 注 射 に 適 切 な 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 植 物 油 も し く は
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合 成 油 も 溶 解 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 記 載 さ れ 得 る 可 溶 化 剤 は 、 例 え ば 活 性 な 化 合 物 を 主 要 な 溶 媒 に 溶 解 さ せ る の を 促 進 す る
か 、 ま た は そ の 沈 殿 を 妨 げ る 溶 媒 で あ る 。 例 は 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 ポ リ オ キ シ エ チ
ル 化 さ れ た ヒ マ シ 油 、 ポ リ オ キ シ エ チ ル 化 さ れ た ソ ル ビ タ ン  エ ス テ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 保 存 料 の 例 は 、 ベ ン ジ ル  ア ル コ ー ル 、 ト リ ク ロ ロ ブ タ ノ ー ル 、 ｐ － ヒ ド ロ キ シ 安 息 香
酸 エ ス テ ル 、 ｎ － ブ タ ノ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 記 載 さ れ 得 る 経 口 投 与 に 適 切 な 製 剤 は 、 例 え ば 、 錠 剤 、 均 一 な 溶 液 、 乳 液 、 懸 濁 液 で あ
る 。
　 経 口 溶 液 は 、 直 接 投 与 さ れ る 。 濃 度 は 、 先 ず 使 用 濃 度 ま で 希 釈 さ れ 、 次 に 経 口 で 投 与 さ
れ る 。 経 口 の 溶 液 お よ び 濃 縮 物 (concentrate)は 、 注 射 用 溶 液 に つ い て 上 で 記 載 し た 通 り
に 製 造 さ れ る が 、 滅 菌 の 手 順 は 省 略 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 経 皮 適 用 に 適 切 な 製 剤 は 、 既 知 の よ う に 、 吸 収 促 進 剤 を 含 み 得 る 活 性 化 合 物 含 有 溶 液 で
あ る 。 吸 収 促 進 剤 の 例 は 、 Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ (ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド )、 Ｄ Ｍ Ｆ (ジ メ チ ル ホ ル ム ア
ミ ド )、 ト リ グ リ セ リ ド 、 お よ び 長 鎖 脂 肪 族 性 脂 肪 酸 エ ス テ ル 、 ア ゾ ン (azone)お よ び そ れ
ら の 誘 導 体 、 テ ル ペ ン 、 お よ び 精 油 (essential oil)、 ア ミ ノ 酸 誘 導 体 で あ る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 該 製 剤 は 、 ０ .１ か ら ６ ５ 重 量 ％ 、 好 ま し く は １ .０ か ら ４ ０ 重 量 ％ の 濃 度 の 活 性 な 化 合
物 を 含 む 。
　 動 物 の 寄 生 体 の 全 身 的 制 御 の た め に 、 活 性 な 化 合 物 を 約 ０ .５ か ら １ ０ ０ mg/kg体 重 の 量
で 投 与 す る こ と が 、 良 好 な 効 果 を 達 成 す る た め に 、 一 般 的 に 有 益 で あ る こ と が 示 さ れ て い
る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 経 皮 投 与 は 、 例 え ば バ ッ チ 、 デ ィ ッ ピ ン グ 、 ス プ レ ー 、 ポ ア － オ ン (pouring-on)、 ス ポ
ッ ト － オ ン (spotting-on)、 洗 浄 、 シ ャ ン プ ー 、 浸 漬 (drenching)、 散 布 で 、 ま た は 固 体 の
製 剤 に よ っ て 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 適 切 な 製 剤 は 、
溶 液 も し く は 希 釈 後 投 与 す る た め の 濃 縮 物 、 ス プ レ ー 、 直 接 適 用 の た め の ス ポ ッ ト － オ ン
／ ポ ア － オ ン 溶 液 、 ス ポ ッ ト － オ ン ／ ポ ア － オ ン 製 剤 、 ゲ ル ；
経 皮 投 与 の た め の 乳 液 お よ び 懸 濁 液 、 お よ び 固 体 製 剤 お よ び 半 固 体 製 剤 ；
活 性 な 化 合 物 が 軟 膏 基 剤 ま た は 水 中 油 型 も し く は 油 中 水 型 乳 液 基 剤 に 含 ま れ て い る 製 剤 ；
で あ り 、 皮 膚 へ の 使 用 の た め の 溶 液 は 、 滴 下 し て 適 用 さ れ る 、 広 げ る 、 す り 込 む 、 ス プ レ
ー す る (sprayed on)、 ま た は デ ィ ッ ピ ン グ 、 バ ッ チ 、 も し く は 洗 浄 に よ っ て 適 用 さ れ る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 溶 液 は 、 活 性 な 化 合 物 を 適 切 な 溶 媒 に 溶 解 し 、 適 切 な ら ば 、 添 加 剤 (例 え ば 可 溶 化 剤 、
酸 、 塩 基 、 緩 衝 塩 、 抗 酸 化 剤 、 保 存 料 )を 添 加 す る こ と に よ っ て 製 造 さ れ る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 記 載 さ れ 得 る 溶 媒 は 、 水 、 ア ル カ ノ ー ル 、 グ リ コ ー ル 、 ポ リ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル 、 ポ
リ プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル 、 グ リ セ ロ ー ル 、 芳 香 族 性 ア ル コ ー ル (例 え ば ベ ン ジ ル  ア ル コ
ー ル 、 フ ェ ニ ル エ タ ノ ー ル 、 フ ェ ノ キ シ エ タ ノ ー ル )、 エ ス テ ル (例 え ば 酢 酸 エ チ ル 、 酢 酸
ブ チ ル 、 安 息 香 酸 ベ ン ジ ル )、 エ ー テ ル (例 え ば ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル  ア ル キ ル  エ ー テ
ル (例 え ば ジ プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル  モ ノ メ チ ル  エ ー テ ル 、 ジ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル  モ ノ
ブ チ ル  エ ー テ ル ))、 ケ ト ン (例 え ば ア セ ト ン 、 メ チ ル  エ チ ル  ケ ト ン )、 芳 香 族 性  お よ び
／ ま た は  脂 肪 族 性 炭 化 水 素 、 植 物 油 も し く は 合 成 油 脂 、 Ｄ Ｍ Ｆ 、 ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド
、 Ｎ － メ チ ル ピ ロ リ ド ン 、 ２ － ピ ロ リ ド ン 、 ２ － ジ メ チ ル － ４ － オ キ シ メ チ レ ン － １ ,３
－ ジ オ キ ソ ラ ン 、 ２ － (１ － ノ ニ ル ) １ ,３ － ジ オ キ ソ ラ ン 、 ト ラ ン ス ク ト ー ル 、 ソ ル ケ タ
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ー ル 、 プ ロ ピ レ ン  カ ー ボ ネ ー ト 、 プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル  ジ ア セ テ ー ト 、 乳 酸 で あ る 。
　 適 切 な ら ば 、 活 性 な 化 合 物 は ま た 、 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 植 物 油 ま た は 合 成 油 脂 に 溶 解
さ せ 得 る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 記 載 さ れ 得 る 可 溶 化 剤 は 、 例 え ば 、 活 性 な 化 合 物 を 主 要 な 溶 媒 に 溶 解 さ せ る の を 促 進 す
る か 、 ま た は そ の 沈 殿 を 妨 げ る 溶 媒 で あ る 。 例 は 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 ポ リ オ キ シ エ
チ ル 化 さ れ た ヒ マ シ 油 、 ポ リ オ キ シ エ チ ル 化 さ れ た ソ ル ビ タ ン  エ ス テ ル で あ る 。
　 保 存 料 の 例 は 、 ベ ン ジ ル  ア ル コ ー ル 、 ト リ ク ロ ロ ブ タ ノ ー ル 、 ｐ － ヒ ド ロ キ シ 安 息 香
酸 エ ス テ ル 、 ｎ － ブ タ ノ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 溶 液 を 製 造 す る 際 に 、 粘 稠 化 剤 (thickener)を 添 加 す る こ と も 有 益 で あ り 得 る 。 粘 稠 化
剤 は 、 無 機 粘 稠 化 剤 、 例 え ば ベ ン ト ナ イ ト 、 コ ロ イ ド 状 シ リ カ 、 モ ノ ス テ ア リ ン 酸 ア ル ミ
ニ ウ ム 、 有 機 粘 稠 化 剤 、 例 え ば セ ル ロ ー ス 誘 導 体 、 ポ リ ビ ニ ル  ア ル コ ー ル お よ び そ の コ
ポ リ マ ー 、 ア ク リ レ ー ト お よ び メ タ ク リ レ ー ト で あ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 皮 膚 に 塗 布 さ れ る も し く は 広 げ ら れ る ゲ ル は 、 上 記 の 通 り に 製 造 さ れ た 溶 液 を 、 軟 膏 様
濃 度 の 透 明 な 組 成 物 を 得 る だ け の 量 の 粘 稠 化 剤 で 処 理 す る こ と に よ っ て 製 造 さ れ る 。 粘 稠
化 剤 は 、 さ ら に 上 に 記 載 の 粘 稠 化 剤 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン 製 剤 は 、 皮 膚 の 限 ら れ た 領 域 に 、 ポ ア － オ ン さ れ る か 、 ス
ポ ッ ト － オ ン さ れ る か 、 ま た は 撒 か れ 、 活 性 な 化 合 物 は 、 体 の 表 面 に 散 布 さ れ る 。 活 性 な
化 合 物 が 皮 膚 に 浸 透 し 全 身 的 に 作 用 す る  ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン 製 剤 も ま た 、 適 し
て い る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン 製 剤 は 、 活 性 な 化 合 物 を 、 皮 膚 耐 容 性 の 適 切 な 溶 媒 も し く
は 溶 媒 混 合 液 中 に 、 溶 解 し 、 懸 濁 し 、 も し く は 乳 化 す る こ と に よ っ て 製 造 さ れ る 。 適 切 な
ら ば 、 さ ら な る ア ジ ュ バ ン ト (例 え ば 着 色 料 、 抗 酸 化 剤 、 Ｕ Ｖ 安 定 化 剤 、 粘 着 剤 )を 加 え る
。 ポ ア － オ ン ／ ス ポ ッ ト － オ ン 製 剤 が 全 身 的 に 作 用 す る 場 合 は 、 吸 収 促 進 剤 を さ ら に 加 え
る こ と が 有 益 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 着 色 料 は 、 動 物 へ の 使 用 が 承 認 さ れ て お り 、 か つ 溶 解 さ れ た も し く は 懸 濁 さ れ た 形 態 で
あ り 得 る 全 て の 着 色 料 で あ る 。
　 別 の ア ジ ュ バ ン ト は 、 塗 布 オ イ ル 、 例 え ば ミ リ ス チ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ジ プ ロ ピ レ ン  
グ リ コ ー ル  ペ ラ ル ゴ ン 酸 エ ス テ ル 、 シ リ コ ン オ イ ル 、 脂 肪 酸 エ ス テ ル 、 ト リ グ リ セ リ ド
、 脂 肪 族 ア ル コ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
　 抗 酸 化 剤 は 、 亜 硫 酸 塩 も し く は メ タ 重 亜 硫 酸 塩 、 例 え ば メ タ 重 亜 硫 酸 カ リ ウ ム 、 ア ス コ
ル ビ ン 酸 、 ブ チ ル ヒ ド ロ キ シ ト ル エ ン 、 ブ チ ル ヒ ド ロ キ シ ア ニ ソ ー ル 、 ト コ フ ェ ロ ー ル で
あ る 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 Ｕ Ｖ 安 定 化 剤 は 、 例 え ば 、 ベ ン ゾ フ ェ ノ ン ま た は ノ バ ン チ ソ ー ル (novantisolic acid)
の ク ラ ス 由 来 の 物 質 で あ る 。
　 粘 着 剤 の 例 は 、 セ ル ロ ー ス 誘 導 体 、 澱 粉 誘 導 体 、 ポ リ ア ク リ レ ー ト 、 天 然 ポ リ マ ー (例
え ば ア ル ギ ネ ー ト 、 ゼ ラ チ ン )で あ る 。
　 吸 収 促 進 剤 の 例 は 、 Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ 、 塗 布 オ イ ル 、 例 え ば ミ リ ス チ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ジ プ ロ
ピ レ ン  グ リ コ ー ル  ペ ラ ル ゴ ン 酸 エ ス テ ル 、 シ リ コ ン オ イ ル 、 脂 肪 酸 エ ス テ ル 、 ト リ グ リ
セ リ ド 、 脂 肪 族 ア ル コ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 乳 液 は 、 経 口 で 、 経 皮 で 、 ま た は 注 射 の 形 態 で 適 用 さ れ 得 る 。 そ れ ら は 、 油 中 水 型 も し
く は 水 中 油 型 の 何 れ か で あ る 。
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　 乳 液 は 、 活 性 な 化 合 物 を 疎 水 相 も し く は 親 水 相 の 何 れ か に 溶 解 し 、 適 切 な 乳 化 剤 の 助 け
で 、 適 切 な ら ば 、 さ ら に ア ジ ュ バ ン ト (例 え ば 着 色 料 、 吸 収 促 進 剤 、 保 存 料 、 抗 酸 化 剤 、
Ｕ Ｖ 安 定 化 剤 、 粘 度 増 強 剤 )の 助 け で 、 こ の 相 を 他 方 の 相 の 溶 媒 と 均 一 化 す る こ と に よ っ
て 製 造 さ れ る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 以 下 に 疎 水 相 (油 相 )を 記 載 し 得 る ： 液 体 パ ラ フ ィ ン 、 シ リ コ ン オ イ ル 、 天 然 の 植 物 油 (
例 え ば ご ま 油 、 扁 桃 油 、 ヒ マ シ 油 )、 合 成 ト リ グ リ セ リ ド (例 え ば カ プ リ ル 酸 ／ カ プ リ ン 酸
 ビ グ リ セ リ ド )、 鎖 長 Ｃ ８ － １ ２ の 植 物 脂 肪 酸 ま た は 他 の 特 に 選 択 さ れ た 天 然 の 脂 肪 酸 と
の ト リ グ リ セ リ ド 混 合 物 、 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 部 分 グ リ セ リ ド 混 合 物 、 適 切 な ら ば ヒ ド
ロ キ シ ル を 含 む 脂 肪 酸 、 Ｃ ８ ／ Ｃ １ ０ 脂 肪 酸 の モ ノ グ リ セ リ ド お よ び ジ グ リ セ リ ド 、
脂 肪 酸 エ ス テ ル (例 え ば ス テ ア リ ン 酸 エ チ ル 、 ジ － ｎ － ブ チ リ ル  ア ジ ピ ン 酸 エ ス テ ル 、 ラ
ウ リ ン 酸 ヘ キ シ ル 、 ジ プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル  ペ ラ ル ゴ ン 酸 エ ス テ ル 、 中 鎖 分 枝 脂 肪 酸 の
鎖 長 Ｃ １ ６ － Ｃ １ ８ の 飽 和 脂 肪 族 ア ル コ ー ル と の エ ス テ ル 、 ミ リ ス チ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル 、
パ ル ミ チ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル 、 鎖 長 Ｃ １ ２ － Ｃ １ ８ の 飽 和 脂 肪 族 ア ル コ ー ル の カ プ リ ル 酸 ／
カ プ リ ン 酸 エ ス テ ル 、 ス テ ア リ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル 、 オ レ イ ン 酸 オ レ イ ル 、 オ レ イ ン 酸 デ シ
ル 、 オ レ イ ン 酸 エ チ ル 、 乳 酸 エ チ ル 、 ろ う 状 脂 肪 酸 エ ス テ ル (例 え ば フ タ ル 酸 ジ ブ チ ル 、
ア ジ ピ ン 酸 ジ イ ソ プ ロ ピ ル )、 後 者 に 関 す る エ ス テ ル 混 合 物 、 お よ び 他 の 脂 肪 族 ア ル コ ー
ル (例 え ば イ ソ ト リ デ シ ル  ア ル コ ー ル 、 ２ － オ ク チ ル ド デ カ ノ ー ル 、 セ チ ル  ス テ ア リ ル  
ア ル コ ー ル 、 オ レ イ ル  ア ル コ ー ル )、
脂 肪 酸 (例 え ば オ レ イ ン 酸 と そ の 混 合 物 )。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 下 記 に 親 水 相 を 記 載 し 得 る ： 水 、 ア ル コ ー ル (例 え ば プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル 、 グ リ セ ロ
ー ル 、 ソ ル ビ ト ー ル 、 お よ び そ の 混 合 物 )。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 下 記 に 乳 化 剤 を 記 載 し 得 る ： 非 イ オ ン 性 界 面 活 性 剤 (例 え ば ポ リ オ キ シ エ チ ル 化 さ れ た
ヒ マ シ 油 、 ポ リ オ キ シ エ チ ル 化 さ れ た ソ ル ビ タ ン  モ ノ オ レ ー ト 、 ソ ル ビ タ ン  モ ノ ス テ ア
レ ー ト 、 グ リ セ ロ ー ル  モ ノ ス テ ア レ ー ト 、 ポ リ オ キ シ エ チ ル  ス テ ア レ ー ト 、 ア ル キ ル フ
ェ ニ ル  ポ リ グ リ コ ー ル  エ ー テ ル 、
両 親 媒 性 界 面 活 性 剤 (例 え ば Ｎ － ラ ウ リ ル － β － イ ミ ノ ジ プ ロ ピ オ ン 酸 二 ナ ト リ ウ ム 、 ま
た は レ シ チ ン )、
ア ニ オ ン 性 界 面 活 性 剤 (例 え ば ラ ウ リ ル 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 脂 肪 族 ア ル コ ー ル  エ ー テ ル  ス
ル フ ェ ー ト 、 モ ノ ／ ジ ア ル キ ル ポ リ グ リ コ ー ル  エ ー テ ル  オ ル ト リ ン 酸 エ ス テ ル  モ ノ エ
タ ノ ー ル ア ミ ン 塩 )、
カ チ オ ン 性 界 面 活 性 剤 (例 え ば 塩 化  セ チ ル ト リ メ チ ル ア ン モ ニ ウ ム )。
【 ０ ０ ５ １ 】
　 記 載 さ れ 得 る さ ら な る ア ジ ュ バ ン ト は 、 粘 度 増 強 剤 お よ び 乳 化 安 定 剤 、 例 え ば カ ル ボ キ
シ メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 お よ び 他 の セ ル ロ ー ス 、 お よ び 澱 粉 誘 導 体 、 ポ
リ ア ク リ レ ー ト 、 ア ル ギ ネ ー ト 、 ゼ ラ チ ン 、 ア ラ ビ ア ゴ ム 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 ポ リ
ビ ニ ル  ア ル コ ー ル 、 メ チ ル  ビ ニ ル  エ ー テ ル お よ び マ レ イ ン 酸 無 水 物 の コ ポ リ マ ー 、 ポ
リ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル 、 ろ う 、 コ ロ イ ド 状 シ リ カ 、 ま た は 上 記 の 混 合 物 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 懸 濁 液 は 、 経 口 で 、 経 皮 で 、 ま た は 注 射 の 形 態 で 投 与 さ れ 得 る 。 そ れ ら は 、 適 切 な ら ば
、 さ ら な る 補 助 剤 (例 え ば 湿 潤 剤 、 着 色 料 、 吸 収 促 進 剤 、 保 存 料 、 抗 酸 化 剤 、 ま た は Ｕ Ｖ
安 定 化 剤 )を 用 い て 、 活 性 な 化 合 物 を 担 体 液 体 中 で 懸 濁 す る こ と に よ っ て 製 造 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 記 載 さ れ 得 る 担 体 液 体 は 、 全 て の 均 一 な 溶 媒 お よ び 溶 媒 混 合 物 で あ る 。
　 記 載 さ れ 得 る 湿 潤 剤 (分 散 剤 )は 、 さ ら に 上 で 詳 細 に 記 載 し た も の で あ る 。
　 記 載 さ れ 得 る さ ら な る ア ジ ュ バ ン ト は 、 さ ら に 上 で 詳 細 に 記 載 し た も の で あ る 。
【 ０ ０ ５ ４ 】
　 半 固 体 製 剤 は 、 経 口 も し く は 経 皮 で 投 与 さ れ 得 る 。 そ れ ら は 上 記 の 懸 濁 液 お よ び 乳 液 と
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、 よ り 高 い 粘 度 を 有 す る 点 で の み 異 な る 。
　 固 体 製 剤 を 製 造 す る た め に 、 活 性 な 化 合 物 は 、 適 切 な ら ば ア ジ ュ バ ン ト を 用 い て 適 切 な
担 体 と 混 合 し 、 望 ま し い よ う に 成 形 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
　 記 載 さ れ 得 る 担 体 は 、 全 て の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ 得 る 固 体 の 不 活 性 な 物 質 で あ る 。 こ れ
ら は 、 無 機 お よ び 有 機 物 質 で あ り 得 る 。 無 機 物 質 の 例 は 、 塩 化 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 塩 (例 え
ば 炭 酸 カ ル シ ウ ム )、 炭 酸 水 素 塩 、 酸 化 ア ル ミ ニ ウ ム 、 ケ イ 酸 、 ク レ イ 、 沈 殿 も し く は コ
ロ イ ド 状 二 酸 化 ケ イ 素 、 リ ン 酸 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 ア ジ ュ バ ン ト は 、 保 存 料 、 抗 酸 化 剤 、 着 色 料 で あ り 、 こ れ ら は す で に 上 記 で さ ら に 記 載
さ れ て い る 。
　 さ ら に 適 切 な ア ジ ュ バ ン ト は 、 滑 剤 お よ び 滑 沢 剤 、 例 え ば ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、
ス テ ア リ ン 酸 、 タ ル ク 、 ベ ン ト ナ イ ト で あ る 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
　 即 時 使 用 製 剤 (Ready-to-use preparation)は 、 活 性 な 化 合 物 を 、 １ ppm～ ８ ０ 重 量 ％ の
濃 度 で 含 み 、 好 ま し く は ０ .０ １ ～ ６ ５ 重 量 ％ の 濃 度 で 含 む 。 望 ま し い 活 性 な 化 合 物 の 量
は 、 １ か ら ５ ０ 重 量 ％ 、 特 に 好 ま し く は ５ か ら ４ ０ 重 量 ％ で あ る 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 使 用 前 に 希 釈 さ れ る 製 剤 は 、 ０ .５ ～ ９ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は １ か ら ５ ０ 重 量 ％ の 濃 度
で 活 性 な 化 合 物 を 含 む 。
　 一 般 的 に 、 有 効 な 結 果 を 得 る た め に 、 １ 日 当 た り  体 重 １ kg当 た り 約 ０ .５ か ら 約 １ ０ ０
mgの 、 好 ま し く は １ か ら ５ ０ mgの 量 の 活 性 な 化 合 物 を 投 与 す る こ と が 有 益 で あ る こ と が 示
さ れ て い る 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 固 体 製 剤 に 関 し て は 、 粉 剤 、 プ レ ミ ッ ク ス お よ び 濃 縮 物 、 顆 粒 、 ペ レ ッ ト 、 錠 剤 、 ボ ラ
ス 、 カ プ セ ル 剤 、 エ ア ゾ ー ル 、 お よ び 吸 入 剤 、 お よ び 成 形 製 品 が 記 載 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 望 ま し い 具 体 的 態 様 に お い て 、 本 発 明 に 従 う 寄 生 体 制 御 は 、 皮 膚 へ の 投 与 に よ っ て 、 非
全 身 的 に 行 わ れ る 。
　 記 載 さ れ 得 る さ ら な る 望 ま し い 具 体 的 態 様 は 、 成 形 製 品 に よ る 非 全 身 的 投 与 で あ る 。 成
形 製 品 は 、 カ ラ ー 、 カ ラ ー 用 メ ダ ル 、 耳 標 (ear tag)、 足 も し く は 体 の 一 部 に 結 ぶ バ ン ド
、 接 着 性 ス ト リ ッ プ 、 接 着 性 フ ィ ル ム 、 ス ト リ ッ プ ・ フ ィ ル ム で あ る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 良 好 な 効 果 を 得 る た め に 、 一 般 的 に 、 処 置 さ れ る べ き 動 物 の 体 重 １ kg当 た り １ ０ か ら 約
３ ０ ０ ｍ ｇ 、 好 ま し く は ２ ０ か ら ２ ０ ０ ｍ ｇ 、 特 に 好 ま し く は ２ ５ か ら １ ６ ０ ｍ ｇ の 量 を
、 少 な く と も ３ 週 に 渡 っ て 放 出 す る 、 本 発 明 に 従 う 固 体 製 剤 を 適 用 す る こ と が 有 益 で あ る
こ と を 示 し て い る 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
　 成 形 製 品 の 製 造 に 適 切 な 材 料 は 、 熱 可 塑 性 お よ び 可 と う 性 熱 回 復 (heat-curable)性 ポ リ
マ ー お よ び エ ラ ス ト マ ー 、 お よ び 熱 可 塑 性 エ ラ ス ト マ ー で あ る 。 記 載 さ れ 得 る 材 料 は 、 ポ
リ ビ ニ ル 樹 脂 、 ポ リ ウ レ タ ン 、 ポ リ ア ク リ レ ー ト 、 エ ポ キ シ 樹 脂 、 セ ル ロ ー ス 、 セ ル ロ ー
ス 誘 導 体 、 ポ リ ア ミ ド 、 お よ び ポ リ エ ス テ ル で あ っ て 、 上 記 の 活 性 な 化 合 物 と 十 分 に 混 和
可 能 な も の で あ る 。 ポ リ マ ー は 、 成 形 の 際 に 裂 け た り 砕 け た り し な い た め に 、 十 分 な 強 度
と 柔 軟 性 を 有 し な け れ ば な ら な い 。 そ れ ら は 、 通 常 の 摩 耗 や 破 裂 に 耐 え る た め に 、 十 分 に
耐 久 性 が な け れ ば な ら な い 。 さ ら に 、 ポ リ マ ー は 、 成 形 製 品 の 表 面 に 活 性 な 化 合 物 を 十 分
に 移 動 さ せ 得 る 必 要 が あ る 。
【 ０ ０ ６ ３ 】
　 ポ リ ビ ニ ル 樹 脂 は 、 ポ リ ハ ロ ゲ ン 化 ビ ニ ル 、 例 え ば ポ リ 塩 化 ビ ニ ル 、 ポ リ 塩 化 ビ ニ ル ／
酢 酸 ビ ニ ル 、 お よ び ポ リ フ ッ 化 ビ ニ ル ； ポ リ ア ク リ レ ー ト 、 お よ び ポ リ メ タ ク リ レ ー ト  
エ ス テ ル 、 例 え ば ポ リ ア ク リ ル 酸 メ チ ル お よ び ポ リ メ タ ク リ ル 酸 メ チ ル ； お よ び ポ リ ビ ニ
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ル ベ ン ゼ ン 、 例 え ば ポ リ ス チ レ ン お よ び ポ リ ビ ニ ル ト ル エ ン を 含 む 。 特 に 、 ポ リ 塩 化 ビ ニ
ル が 記 載 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 ポ リ ビ ニ ル 樹 脂 を ベ ー ス と し た 成 形 製 品 の 製 造 に 適 切 な 可 塑 剤 は 、 固 体 ビ ニ ル 樹 脂 を 可
塑 化 す る た め に 慣 用 的 に 用 い ら れ て い る も の で あ る 。 用 い ら れ る べ き 可 塑 剤 は 、 樹 脂 と 、
樹 脂 の 可 塑 剤 と の 混 和 可 能 性 に 依 存 す る 。 適 切 な 可 塑 剤 の 例 は 、 リ ン 酸 の エ ス テ ル 、 フ タ
ル 酸 の エ ス テ ル (例 え ば フ タ ル 酸 ジ メ チ ル お よ び フ タ ル 酸 ジ オ ク チ ル )、 お よ び ア ジ ピ ン 酸
の エ ス テ ル (例 え ば ア ジ ピ ン 酸 ジ イ ソ ブ チ ル )で あ る 。 別 の エ ス テ ル (例 え ば ア ゼ ラ イ ン 酸
の 、 マ レ イ ン 酸 の 、 リ シ ノ ー ル 酸 の 、 ミ リ ス チ ン 酸 の 、 パ ル ミ チ ン 酸 の 、 オ レ イ ン 酸 の 、
セ バ シ ン 酸 の 、 ス テ ア リ ン 酸 の 、 お よ び ト リ メ リ ト 酸 の エ ス テ ル )、 お よ び 直 鎖 ポ リ エ ス
テ ル 複 合 体 、 ポ リ マ ー 可 塑 剤 、 お よ び エ ポ キ シ 化 さ れ た 大 豆 油 も ま た 用 い ら れ 得 る 。 可 塑
剤 の 量 は 、 全 組 成 物 の 約 １ ０ か ら ５ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は 約 ２ ０ か ら ４ ５ 重 量 ％ の 量 で あ
る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 成 形 製 品 は 、 さ ら に 、 安 定 化 剤 、 滑 沢 剤 、 充 填 剤 、 着 色 料 を さ ら に 含 み 得 、 こ れ ら は 、
添 加 に よ っ て 組 成 物 の 基 本 的 な 性 質 を 修 飾 す る こ と が な い 。 適 切 な 安 定 化 剤 は 、 抗 酸 化 剤
、 お よ び 紫 外 線 や  例 え ば 成 形 な ど の 加 工 の 間 で 望 ま し く な い 崩 壊 か ら バ ン ド を 守 る 薬 剤
で あ る 。 幾 つ か の 安 定 剤 、 例 え ば エ ポ キ シ 化 さ れ た 大 豆 油 は 、 さ ら に 二 次 的 可 塑 剤 と し て
作 用 す る 。 用 い ら れ 得 る 滑 沢 剤 の 例 は 、 ス テ ア レ ー ト 、 ス テ ア リ ン 酸 、 低 分 子 量 ポ リ エ チ
レ ン で あ る 。 こ れ ら の 成 分 は 、 全 組 成 物 の 約 ５ 重 量 ％ ま で の 濃 度 で 用 い ら れ 得 る 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
　 ビ ニ ル を ベ ー ス と し た 成 形 製 品 の 製 造 に お い て 、 様 々 な 成 分 が 既 知 の 方 法 に よ っ て 混 合
さ れ 、 既 知 の 押 出 成 形 も し く は 注 入 － 鋳 造 プ ロ セ ス に よ っ て 成 形 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ ７ 】
　 成 形 製 品 の 製 造 に お け る 加 工 プ ロ セ ス の 選 択 は 、 バ ン ド の 材 料 の レ オ ロ ジ カ ル な 性 質 と
、 望 ま し い バ ン ド の 形 状 に 、 概 ね 理 論 的 に 依 存 す る 。 加 工 プ ロ セ ス は 、 加 工 技 術 ま た は 成
形 の 性 質 に 適 す る よ う 調 節 さ れ 得 る 。 プ ロ セ ス は 、 そ れ ら が 経 る レ オ ロ ジ カ ル 状 態 に 従 っ
て 加 工 技 術 に つ い て 分 け ら れ 得 る 。 従 っ て 、 鋳 造 、 圧 縮 、 注 入 － 鋳 造 、 お よ び 適 用 は 、 バ
ン ド の た め の 種 々 の 物 質 に お い て 可 能 で あ り 、 そ し て 注 入 － 鋳 造 、 押 出 成 形 、 カ レ ン ダ 加
工 、 製 粉 、 お よ び 適 切 な ら ば 、 エ ッ ジ タ ー ン 加 工 (turning on edge)が 、 粘 弾 性 ポ リ マ ー
に お い て 可 能 で あ る 。 成 形 の 性 質 に 従 っ て 分 類 し た 場 合 、 本 発 明 の 成 形 製 品 は 、 鋳 造 、 デ
ィ ッ ピ ン グ 、 圧 縮 、 注 入 － 鋳 造 、 押 出 成 形 、 カ レ ン ダ 加 工 、 エ ン ボ ス 加 工 、 曲 げ 、 熱 成 形
な ど 、 に よ っ て 製 造 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 こ れ ら の 加 工 プ ロ セ ス は 既 知 で あ り 、 よ り 詳 細 な 説 明 を 要 し な い 。 概 ね ポ リ ビ ニ ル 樹 脂
の 例 に よ っ て 上 で 述 べ た こ と は 、 他 の ポ リ マ ー に も 適 用 す る 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 担 体 物 質 と し て 作 用 す る ポ リ ウ レ タ ン は 、 そ れ 自 身 既 知 の 方 法 で 製 造 さ れ る 。 ポ リ イ ソ
シ ア ネ ー ト を 、 イ ソ シ ア ネ ー ト と 反 応 し 得 る 基 を 少 な く と も ２ 個 持 つ 高 分 子 量 化 合 物 、 適
切 な ら ば 低 分 子 量 鎖 伸 張 剤 、 お よ び ／ ま た は 単 官 能 基 鎖 終 止 剤 と 反 応 さ せ る こ と に よ っ て
製 造 さ れ る 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 本 明 細 書 中 に お い て 、 記 載 は 、 以 下 を 示 し 得 る 。
例 え ば 、 US-PS 3 001 973、 DE-PS 1 022 789、 1 222 067、 お よ び  1 027 394、 お よ び  DE
-OS 1 929 034、 お よ び  2 004 048 に 記 載 さ れ て い る 、 イ ソ シ ア ヌ レ ー ト 基 を 有 す る ポ リ
イ ソ シ ア ネ ー ト ；
例 え ば  DE-PS 752 261 ま た は  US-PS 3 394 164 に 記 載 さ れ て い る 、 ウ レ タ ン 基 を 有 す る
ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト ；
DE-PS 1 230 778 に 開 示 さ れ て い る ア シ ル 化 さ れ た 尿 素 を 有 す る ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト ；
例 え ば 、 DE-PS 1 101 394、 US-PS 3 124 605 お よ び  3 201 372、 お よ び GB-PS 889 050 
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に 記 載 さ れ て い る 、 ビ ウ レ ッ ト 基 を 有 す る ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト ；
例 え ば  US-PS 3 654 106 に 記 載 さ れ て い る 、 短 鎖 重 合 に よ っ て 製 造 さ れ る ポ リ イ ソ シ ア
ネ ー ト ；
例 え ば  GB-PS 965 474 お よ び  1 072 956、 US-PS 3 567 763、 お よ び DE-PS 1 231 688に
記 載 さ れ て い る 、 エ ス テ ル 基 を 有 す る ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト ；
DE PS 1 072 385 に 開 示 さ れ て い る 上 記 の イ ソ シ ア ネ ー ト と ア セ タ ー ル と の 反 応 生 成 物 ；
お よ び
US-PS 3 455 883 に 記 載 さ れ て い る 、 ポ リ マ ー 性 脂 肪 酸 を 含 む ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 イ ソ シ ア ネ ー ト 基 を 有 し 、 か つ イ ソ シ ア ネ ー ト の 大 量 生 産 の 際 に 生 じ 、 適 切 な 場 合 は 、
上 記 の ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト の １ つ も し く は そ れ 以 上 に 溶 解 さ せ た 、 蒸 留 残 渣 を 用 い る こ と
も ま た 可 能 で あ る 。 さ ら に 、 上 記 の ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト の 何 れ か の 混 合 物 を 用 い る こ と も
可 能 で あ る 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 望 ま し い ポ リ イ ソ シ ア ネ ー ト は 、 一 般 的 に 、 ト ル イ レ ン  ジ イ ソ シ ア ネ ー ト 、 お よ び ジ
フ ェ ニ ル メ タ ン  ジ イ ソ シ ア ネ ー ト で あ る 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 す で に ウ レ タ ン も し く は 尿 素 基 を 含 み  か つ 所 望 に よ り 修 飾 さ れ た 天 然 の ポ リ オ ー ル (例
え ば ヒ マ シ 油 、 炭 水 化 物 、 ま た は 澱 粉 )を 含 む ポ リ ヒ ド ロ キ シ ル 化 合 物 、 ポ リ エ ス テ ル  ア
ミ ド 、 お よ び ポ リ ア ミ ド は 、 例 え ば 、 ポ リ 塩 基 性 飽 和 お よ び 不 飽 和 カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の
無 水 物 、 お よ び ポ リ 水 素 飽 和 お よ び 不 飽 和 ア ミ ノ ア ル コ ー ル か ら 得 ら れ る 、 優 先 的 に 直 線
の 縮 合 物 を 含 み 、 ジ ア ミ ン 、 ポ リ ア ミ ン 、 お よ び そ れ ら の 混 合 物 は 、 こ の 目 的 の た め に 用
い ら れ 得 る 。 ア ル キ レ ン  オ キ シ ド の フ ェ ノ ー ル ／ ホ ル ム ア ル デ ヒ ド 樹 脂 と の 、 ま た は 他
の 尿 素 ／ ホ ル ム ア ル デ ヒ ド 樹 脂 と の 付 加 物 が 、 本 発 明 に 従 っ て 用 い ら れ 得 る 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 こ れ ら の 化 合 物 の 代 表 例 が 、 例 え ば  High Polymers, Vol. XVI, "Polyurethans, Chemi
stry and Technology", written by Saunders-Frisch, Interscience Publishers, New Y
ork, London, Volume I, 1962, pages 32 - 42 and pages 44 - 54, and Volume II, 196
4, pages 5 - 6 and 198 - 199, お よ び  "Kunststoff-Handbuch" [Plastics Manual], Vo
lume VII, Vieweg-Hoechtlen, Carl-Hanser-Verlag, Munich, 1966, for example pages 
45 - 71 に 記 載 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 イ ソ シ ア ネ ー ト と 反 応 し 得 、 か つ ４ ０ ０ ～ １ ０ ,０ ０ ０ の 分 子 量 を 有 す る 、 少 な く と も
２ つ の 水 素 原 子 を 有 す る 上 記 の 化 合 物 の 天 然 の 混 合 物 、 例 え ば ポ リ エ ー テ ル の 混 合 物 が 用
い ら れ 得 る 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 ポ リ ウ レ タ ン の 製 造 に 用 い た 高 分 子 量 ポ リ オ ー ル 化 合 物 を 選 択 す る 場 合 、 最 終 的 な ポ リ
ウ レ タ ン が 水 中 で 膨 潤 し て は な ら な い こ と を 考 慮 し な け れ ば な ら な い 。 従 っ て 、 エ チ レ ン
 オ キ シ ド ・ ユ ニ ッ ト を 有 す る ポ リ ヒ ド ロ キ シ ル 化 合 物 (ジ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル  も し く は
 ト リ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル を ジ オ ー ル 成 分 と し て 有 す る ポ リ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル  ポ リ エ
ー テ ル  ま た は  ポ リ エ ス テ ル )の 過 剰 量 の 使 用 は 、 避 け る べ き で あ る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 熱 可 塑 性 エ ラ ス ト マ ー は 、 成 形 製 品 の 製 造 に お い て 特 に 強 調 さ れ 得 る 。 熱 可 塑 性 エ ラ ス
ト マ ー は 、 物 理 的 な 混 合 物 と し て 組 み 込 ま れ て い る  ま た は 化 学 的 に 結 合 し て い る 熱 可 塑
性 加 工 可 能 な ポ リ マ ー 中 の エ ラ ス ト マ ー 相 を 含 む 材 料 で あ る 。 エ ラ ス ト マ ー 相 が ポ リ マ ー
構 造 の 構 成 要 素 で あ る ポ リ マ ー 混 合 物 を 分 類 し 得 る 。 熱 可 塑 性 エ ラ ス ト マ ー の 構 造 を 有 す
る 場 合 、 硬 い 領 域 と 柔 ら か い 領 域 が 互 い に 隣 り 合 っ て い る 。 こ こ で 、 硬 い 領 域 は 、 結 晶 性
網 状 構 造 、 ま た は そ の 隙 間 を エ ラ ス ト マ ー ・ セ グ メ ン ト が 満 た し て い る 連 続 相 を 形 成 し て
い る 。 こ の 構 造 を 有 す る 場 合 、 こ れ ら の 材 料 は 、 ゴ ム 状 の 性 質 を 有 す る 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
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　 熱 可 塑 性 エ ラ ス ト マ ー は 、 ５ 個 の 主 要 な グ ル ー プ に 分 類 さ れ 得 る 。
１ .　 コ － ポ リ エ ス テ ル ；
２ .　 ポ リ エ ー テ ル  ブ ロ ッ ク  ア ミ ド (Ｐ Ｅ Ｂ Ａ )；
３ .　 熱 可 塑 性 ポ リ ウ レ タ ン (Ｔ Ｐ Ｕ )；
４ .　 熱 可 塑 性 ポ リ オ レ フ ィ ン (Ｔ Ｐ Ｏ )；
５ .　 ス チ レ ン  ブ ロ ッ ク  コ ポ リ マ ー .
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 適 切 な コ － ポ リ エ ス テ ル (セ グ メ ン ト 化 さ れ た ポ リ エ ス テ ル ・ エ ラ ス ト マ ー )は 、 例 え ば
、 多 数 の 短 鎖 エ ス テ ル 繰 り 返 し ユ ニ ッ ト お よ び エ ス テ ル 結 合 を 介 し て 結 合 し て い る 長 鎖 エ
ス テ ル ユ ニ ッ ト ｛ こ こ で 、 短 鎖 エ ス テ ル ユ ニ ッ ト は コ － ポ リ エ ス テ ル の 約 １ ５ ～ ６ ５ 重 量
％ で あ る ｝ か ら 構 成 さ れ 、 式 (II)：
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ は 、 約 ３ ５ ０ 未 満 の 分 子 量 を 有 す る ジ カ ル ボ ン 酸 の 二 価 の 基 を 表 し ；
Ｄ は 、 約 ２ ５ ０ 未 満 の 分 子 量 を 有 す る 有 機 ジ オ ー ル の 二 価 の 基 を 表 す ]を 有 す る 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 長 鎖 エ ス テ ル ユ ニ ッ ト の 量 は 、 コ － ポ リ エ ス テ ル の 約 ３ ５ ～ ８ ５ 重 量 ％ で あ り 、 そ し て
式 (III)：
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ は 、 約 ３ ５ ０ 未 満 の 分 子 量 を 有 す る ジ カ ル ボ ン 酸 の 二 価 の 基 を 表 し ；
Ｇ は 、 約 ３ ５ ０ か ら ６ ０ ０ ０ の 平 均 分 子 量 を 有 す る 長 鎖 グ リ コ ー ル の 二 価 の 基 を 表 す ]を
有 す る 。
【 ０ ０ ８ １ 】
　 こ の よ う な コ － ポ リ エ ス テ ル の 合 成 方 法 は 、 DOS 2 239 271、 DOS 2 213 128、 DOS 2 44
9 343、 お よ び  US-P 3 023 192 か ら 既 知 で あ る 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 適 切 な コ － ポ リ エ ス テ ル は 、 例 え ば  Hytrel(登 録 商 標 ) (Du Pont)、 Pelpren(登 録 商 標 )
 (Toyobo)、 Arnitel(登 録 商 標 ) (Akzo)、 Ectel(登 録 商 標 ) (Eastman Kodak)、 お よ び  Rit
eflex(登 録 商 標 ) (Hoechst)の 商 品 名 で 市 販 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 適 切 な ポ リ エ ー テ ル  ブ ロ ッ ク  ア ミ ド の 例 は 、 式 (IV)：
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ａ は 、 ２ つ の 末 端 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る ポ リ ア ミ ド か ら 、 前 者 が 除 か れ る こ と に よ っ て
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誘 導 さ れ る ポ リ ア ミ ド 鎖 で あ り ； そ し て
Ｂ は 、 末 端 Ｏ Ｈ 基 を 有 す る ポ リ オ キ シ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル か ら 、 前 者 が 除 か れ る こ と
に よ っ て 誘 導 さ れ る ポ リ オ キ シ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル 鎖 で あ り ； そ し て
ｎ は 、 ポ リ マ ー 鎖 の ユ ニ ッ ト の 数 で あ る ]に 対 応 す る 繰 り 返 し ユ ニ ッ ト か ら 構 成 さ れ る ポ
リ マ ー 鎖 か ら な る も の で あ る 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 望 ま し い 末 端 基 は 、 Ｏ Ｈ 基 ま た は 重 合 を 終 止 さ せ る 化 合 物 の 基 で あ る 。
　 末 端 の カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る ジ カ ル ボ ン 酸 ポ リ ア ミ ド が 、 既 知 の 方 法 で 、 例 え ば 、 そ
れ ぞ れ の 場 合 に お い て 、 過 剰 量 の 有 機 ジ カ ル ボ ン 酸 の 存 在 下 で 、 好 ま し く は 末 端 に カ ル ボ
キ シ ル 基 を 有 す る ジ カ ル ボ ン 酸 の 存 在 下 で 、 １ 個 以 上 の ラ ク タ ム お よ び ／ ま た は １ 個 以 上
の ア ミ ノ 酸 の 縮 合 重 合 、 さ ら に ジ カ ル ボ ン 酸 の ジ ア ミ ン と の 縮 合 重 合 に よ っ て 得 ら れ る 。
縮 合 重 合 プ ロ セ ス の 際 は 、 こ れ ら の カ ル ボ ン 酸 は 、 ポ リ ア ミ ド 鎖 の 構 成 要 素 と な り 、 特 に
後 者 の 末 端 に 結 合 し 、 α － ω － ジ カ ル ボ ン 酸 ポ リ ア ミ ド を 生 じ る 。 ジ カ ル ボ ン 酸 は 、 さ ら
に 、 鎖 終 止 剤 と し て 作 用 し 、 そ の た め に 過 剰 量 用 い ら れ る 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 ポ リ ア ミ ド は 、 ４ ～ １ ４ 個 の Ｃ 原 子 か ら な る 炭 化 水 素 鎖 を 有 す る ラ ク タ ム  お よ び ／ ま
た は  ア ミ ノ 酸 か ら 、 例 え ば カ プ ロ ラ ク タ ム 、 エ ナ ン ト ラ ク タ ム 、 ド デ カ ラ ク タ ム 、 ウ ン
デ カ ン ラ ク タ ム 、 デ カ ノ ラ ク タ ム 、 １ １ － ア ミ ノ ウ ン デ カ ン 酸 ま た は １ ２ － ア ミ ノ ド デ カ
ン 酸 か ら 出 発 し て 得 ら れ る 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 ジ カ ル ボ ン 酸 を ジ ア ミ ン と 縮 合 重 合 す る こ と に よ っ て 得 ら れ る 、 記 載 さ れ 得 る ポ リ ア ミ
ド の 例 は 、 ヘ キ サ メ チ レ ン ジ ア ミ ン と 、 ア ジ ピ ン 酸 、 ア ゼ ラ イ ン 酸 、 セ バ シ ン 酸 、 お よ び
１ ,１ ２ － ド デ カ ン 二 酸 の 縮 合 物 、 お よ び 、 ノ ナ メ チ レ ン ジ ア ミ ン と ア ジ ピ ン 酸 の 縮 合 物
で あ る 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
　 そ れ ぞ れ の 場 合 に お い て 、 始 め に カ ル ボ キ シ ル 基 が ポ リ ア ミ ド 鎖 の そ れ ぞ れ の 末 端 に 結
合 し 、 次 に 、 鎖 終 止 剤 と し て 結 合 す る 、 ポ リ ア ミ ド の 合 成 に 用 い ら れ る 適 切 な ジ カ ル ボ ン
酸 は 、 ４ ～ ２ ０ 個 の Ｃ 原 子 を 有 す る も の で あ り 、 特 に ア ル カ ン 二 酸 (例 え ば コ ハ ク 酸 、 ア
ジ ピ ン 酸 、 ス ベ リ ン 酸 、 ア ゼ ラ イ ン 酸 、 セ バ シ ン 酸 、 お よ び ウ ン デ カ ン 二 酸 、 ま た は ド デ
カ ン 二 酸 )、 さ ら に 環 状 脂 肪 族 も し く は 芳 香 族 性 ジ カ ル ボ ン 酸 (例 え ば テ レ フ タ ル 酸 、 イ ソ
フ タ ル 酸 、 ま た は シ ク ロ ヘ キ サ ン － １ ,４ － ジ カ ル ボ ン 酸 )で あ る 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 末 端 Ｏ Ｈ 基 を 有 す る ポ リ オ キ シ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル は 、 分 枝 で は な い か 、 ま た は 分
枝 で あ り 、 そ し て 少 な く と も ２ 個 の Ｃ 原 子 を 有 す る ア ル キ レ ン を 有 す る 。 こ れ ら は 、 特 に
、 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン  グ リ コ ー ル 、 ポ リ オ キ シ プ ロ ピ レ ン  グ リ コ ー ル 、 お よ び ポ リ オ キ
シ テ ト ラ メ チ レ ン  グ リ コ ー ル 、 お よ び こ れ ら の コ ポ リ マ ー で あ る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 こ れ ら の Ｏ Ｈ 末 端 ポ リ オ キ シ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル の 平 均 分 子 量 は 、 制 限 が 広 く 、 １
０ ０ か ら ６ ０ ０ ０ の 間 、 特 に ２ ０ ０ か ら ３ ０ ０ ０ の 間 が 有 益 で あ る 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 Ｐ Ｅ Ｂ Ａ ポ リ マ ー の 製 造 に 用 い ら れ る ポ リ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル お よ び ジ カ ル ボ ン 酸
ポ リ ア ミ ド の 総 量 に 基 づ く ポ リ オ キ シ ア ル キ レ ン  グ リ コ ー ル の 重 量 は 、 ５ ～ ８ ５ ％ 、 好
ま し く は １ ０ ～ ５ ０ ％ で あ る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
　 こ の よ う な Ｐ Ｅ Ｂ Ａ ポ リ マ ー の 合 成 プ ロ セ ス は 、 FR-PS 7 418 913 (公 開 番 号  2 273 02
1)、 DOS 2 802 989、 DOS 2 837 687、 DOS 2 523 991、 EP S 0 095 893、 DOS 2 712 987、
お よ び  DOS 2 716 004 に 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 好 ま し く は 適 切 で あ る Ｐ Ｅ Ｂ Ａ ポ リ マ ー は 、 上 記 と 対 照 的 に 、 ラ ン ダ ム 構 造 を 有 す る 。
適 切 な 、 お よ び 好 ま し く は 適 切 で あ る Ｐ Ｅ Ｂ Ａ ポ リ マ ー は 、 例 え ば 、 PEBAX(登 録 商 標 ) (A
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tochem)、 Vestamid(登 録 商 標 ) (Huels AG)、 Grilamid(登 録 商 標 ) (EMS-Chemie)、 お よ び K
ellaflex(登 録 商 標 )(DSM)の 商 品 名 で 市 販 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 適 用 は 、 予 防 お よ び 治 療 の 両 方 で あ り 得 る 。
　 カ ラ ー の 場 合 に お い て 、 活 性 な 化 合 物 の 濃 度 は 、 好 ま し く は １ か ら ５ ０ ％ で あ り ；
メ ダ ル 、 ペ ン ダ ン ト 、 お よ び 耳 標 の 場 合 に お い て 、 好 ま し く は ２ .５ か ら ３ ５ ％ で あ り ；
フ ィ ル ム 、 接 着 性 ス ト リ ッ プ の 場 合 に お い て 、 好 ま し く は ０ .１ か ら １ ５ ％ で あ る 。
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 新 規 製 剤 は 、 さ ら に 、 さ ら な る 活 性 な 化 合 物 、 例 え ば 殺 虫 剤 、 誘 引 剤 、 滅 菌 剤 、 殺 菌 剤
、 殺 ダ ニ 剤 、 殺 線 虫 剤 、 殺 真 菌 剤 な ど を 含 み 得 る 。 殺 虫 剤 は 、 例 え ば リ ン 酸 エ ス テ ル 、 カ
ル バ メ ー ト 、 カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル 、 塩 素 化 炭 化 水 素 、 フ ェ ニ ル 尿 素 、 微 生 物 に よ っ て 生 産
さ れ る 物 質 な ど を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 上 記 の 活 性 な 化 合 物 は 、 液 体 製 剤 、 固 体 製 剤 、 お よ び 成 形 製 品 中 で 、 共 同 作 用 薬 ま た は
他 の 活 性 な 化 合 物 と の 混 合 物 と し て 存 在 し 得 る 。 活 性 な 化 合 物 は 、 殺 虫 剤 、 例 え ば リ ン 含
有 化 合 物 、 す な わ ち リ ン 酸 エ ス テ ル も し く は ホ ス ホ ン 酸 エ ス テ ル 、 天 然 も し く は 合 成 ピ レ
ス ロ イ ド 、 カ ル バ メ ー ト 、 ア ミ ジ ン 、 幼 若 ホ ル モ ン 、 お よ び 合 成 幼 若 ホ ル モ ン 様 活 性 化 合
物 を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 リ ン 酸 エ ス テ ル ま た は ホ ス ホ ン 酸 エ ス テ ル は 、
Ｏ － エ チ ル  Ｏ － (８ － キ ノ リ ル )フ ェ ニ ル チ オ ホ ス フ ェ ー ト (Quintiofos)；
Ｏ ,Ｏ － ジ エ チ ル  Ｏ － (３ － ク ロ ロ － ４ － メ チ ル － ７ － ク マ リ ニ ル )チ オ ホ ス フ ェ ー ト (Cou
maphos)；
Ｏ ,Ｏ － ジ エ チ ル  Ｏ － フ ェ ニ ル  グ リ オ キ シ ロ ニ ト リ ル  オ キ シ ム  チ オ ホ ス フ ェ ー ト (Phox
im)；
Ｏ ,Ｏ － ジ エ チ ル  Ｏ － シ ア ノ ク ロ ロ ク ロ ロ ベ ン ゾ ア ル ド キ シ ム  チ オ ホ ス フ ェ ー ト (Chlorp
hoxim)；
Ｏ ,Ｏ － ジ エ チ ル  Ｏ － (４ － ブ ロ モ － ２ ,５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ホ ス ホ ロ チ オ ネ ー ト (br
omophos-ethyl)；
Ｏ ,Ｏ ,Ｏ ',Ｏ '－ テ ト ラ エ チ ル  Ｓ ,Ｓ '－ メ チ レ ン  ジ (ホ ス ホ ロ ジ チ オ ネ ー ト )(Ethion)；
２ ,３ － ｐ － ジ オ キ サ ン ジ チ オ ー ル  Ｓ ,Ｓ － ビ ス (Ｏ ,Ｏ － ジ エ チ ル ホ ス ホ ロ ジ チ オ ネ ー ト
；
２ － ク ロ ロ － １ － (２ ,４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )ビ ニ ル  ジ エ チ ル  ホ ス フ ェ ー ト (Chlorfenvi
nphos)；
Ｏ ,Ｏ － ジ メ チ ル  Ｏ － (３ － メ チ ル － ４ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル ) チ オ ノ ホ ス フ ェ ー ト  (Fen
thion)；
を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 カ ル バ メ ー ト は 、
２ － イ ソ プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル  メ チ ル カ ル バ メ ー ト (Propoxur)；
１ － ナ フ チ ル  Ｎ － メ チ ル カ ル バ メ ー ト (carbaryl)；
を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
　 合 成 ピ レ ス ロ イ ド は 、 式 Ｉ ：
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【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ １ と Ｒ ２ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 所 望 に よ り ハ ロ
ゲ ン 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 し ；
Ｒ ３ は 、 水 素 ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ；
Ｒ ４ は 、 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン を 表 し ；
Ｒ ５ は 、 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン を 表 す ]の 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
　 望 ま し い 式 Ｉ の 合 成 ピ レ ス ロ イ ド は 、 式 Ｉ ：
[式 中 、
Ｒ １ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 特 に フ ッ 素 、 塩 素 、 ま た は 臭 素 を 表 し ；
Ｒ ２ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 特 に フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ
ル を 表 し ；
Ｒ ３ は 、 水 素 ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ；
Ｒ ４ は 、 水 素 ま た は フ ッ 素 を 表 し ；
Ｒ ５ は 、 水 素 を 表 す ]の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ １ ０ ０ 】
　 特 に 望 ま し い 式 Ｉ の 合 成 ピ レ ス ロ イ ド は 、 式 Ｉ ：
[式 中 、
Ｒ １ が 塩 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 塩 素 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ｐ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル で あ り ；
Ｒ ３ が Ｃ Ｎ を 表 し ；
Ｒ ４ が 水 素 ま た は フ ッ 素 を 表 し ；
Ｒ ５ が 水 素 を 表 す ]の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ １ ０ １ 】
　 特 定 の 記 載 は 、 式 Ｉ ：
[式 中 、
Ｒ １ が 塩 素 を 表 し ；
Ｒ ２ が 塩 素 ま た は ｐ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル を 表 し ；
Ｒ ３ が Ｃ Ｎ を 表 し ；
Ｒ ４ が ４ 位 の フ ッ 素 を 表 し ；
Ｒ ５ が 水 素 を 表 す ]
の 化 合 物 で あ り 得 る 。
【 ０ １ ０ ２ 】
　 記 載 さ れ 得 る 化 合 物 は 、 そ れ ぞ れ
(α － シ ア ノ － ４ － フ ル オ ロ － ３ － フ ェ ノ キ シ )ベ ン ジ ル  ３ － [２ － (４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )
－ ２ － ク ロ ロ ビ ニ ル ]－ ２ ,２ － ジ メ チ ル シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル (Flumethrin)
；
α － シ ア ノ － (４ － フ ル オ ロ － ３ － フ ェ ノ キ シ )ベ ン ジ ル  ２ ,２ － ジ メ チ ル － ３ － (２ ,２ －
ジ ク ロ ロ ビ ニ ル )－ シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル (Cyfluthrin)、 お よ び そ の エ ナ ン
チ オ マ ー お よ び 立 体 異 性 体 ；
α － シ ア ノ － ３ － フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル  (± )－ ｃ ｉ ｓ ,ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ３ － (２ ,２ － ジ ブ ロ モ
ビ ニ ル )－ ２ ,２ － ジ メ チ ル シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル (Deltamethrin)；
α － シ ア ノ － ３ － フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル  ２ ,２ － ジ メ チ ル － ３ － (２ ,２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル )
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シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル (Cypermethrin)；
３ － フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル  (± )－ ｃ ｉ ｓ ,ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ３ － (２ ,２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル )－ ２ ,
２ － ジ メ チ ル シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル (Permethrin)；
α － シ ア ノ － ３ － フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル  α － (ｐ － Ｃ ｌ － フ ェ ニ ル )イ ソ 吉 草 酸 エ ス テ ル (Fe
nvalerate)；
２ － シ ア ノ － ３ － フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル  ２ － (２ － ク ロ ロ － α ,α ,α － ト リ フ ル オ ロ － ｐ －
ト ル イ ジ ノ )－ ３ － メ チ ル 酪 酸 エ ス テ ル (Fluvalinate)；
で あ る 。
【 ０ １ ０ ３ 】
　 ア ミ ジ ン は 、
３ － メ チ ル － ２ － [２ ,４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル イ ミ ノ ]チ ア ゾ リ ン ；
２ － (４ － ク ロ ロ － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル イ ミ ノ )－ ３ － メ チ ル チ ア ゾ リ ジ ン ；
２ － (４ － ク ロ ロ － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル イ ミ ノ )－ ３ － (イ ソ ブ チ ル － １ － エ ニ ル )チ ア ゾ リ
ジ ン ；
１ ,５ － ビ ス (２ ,４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )－ ３ － メ チ ル － １ ,３ ,５ － ト リ ア ザ ペ ン タ － １ ,
４ － ジ エ ン (Amitraz)；
を 含 む 。
【 ０ １ ０ ４ 】
　 幼 若 ホ ル モ ン ま た は 幼 若 ホ ル モ ン ・ ア ナ ロ グ は 、 置 換 ジ ア リ ー ル  エ ー テ ル 、 ベ ン ゾ イ
ル 尿 素 、 お よ び ト リ ア ジ ン 誘 導 体 を 含 む 。 幼 若 ホ ル モ ン お よ び 幼 若 ホ ル モ ン ・ ア ナ ロ グ は
、 特 に 下 記 の 式 の 化 合 物 ：
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
【 化 ２ ９ 】
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
を 含 む 。
【 ０ １ ０ ５ 】
　 置 換 ジ ア リ ー ル  エ ー テ ル は 、 特 に 一 般 式 Ｉ ：
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ １ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ア
ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル チ オ 、 ジ オ キ シ ア ル キ レ ン 、 ジ オ キ シ ハ ロ ア ル キ レ ン 、 Ｃ Ｎ 、 Ｎ
Ｏ ２ 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ
シ ア ル コ キ シ を 表 し ；
Ｒ ２ は 、 Ｒ １ で 示 し た 基 を 表 し ；
Ｒ ３ は 、 Ｒ １ で 示 し た 基 を 表 し ；
Ｒ ４ は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ ゲ ン を 表 し ；
Ｒ ５ は 、 Ｒ ４ で 示 し た 基 を 表 し ；
Ｈ ｅ ｔ は 、 ヘ テ ロ 原 子 以 外 を 介 し て 残 り の 基 と 結 合 し て い る  所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る
ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 し ；
Ｘ 、 Ｙ は 、 互 い に 独 立 し て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － を 表 し ；
Ｚ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ ３ － 、 － Ｃ (Ｃ Ｈ ３ )２ － を 表 し ；
ｍ と ｎ は 、 互 い に 独 立 し て 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ を 表 す が 、 そ れ ら の 総 計 は ２ 以 上 で あ る ]の
置 換 ア ル コ キ シ ジ フ ェ ニ ル  エ ー テ ル ま た は ア ル コ キ シ ジ フ ェ ニ ル メ タ ン を 含 む 。
【 ０ １ ０ ６ 】
　 特 に 望 ま し い 式 Ｉ の 化 合 物 は 、
式 Ｉ ：
[式 中 、
Ｒ １ は 、 水 素 、 メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 塩 素 、
フ ッ 素 を 表 し ；
Ｒ ２ は 、 水 素 を 表 し ；
Ｒ ３ は 、 水 素 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 メ チ ル を 表 し ；
Ｒ ４ は 、 水 素 ま た は メ チ ル を 表 し ；
Ｒ ５ は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ま た は 水 素 を 表 し ；
Ｈ ｅ ｔ は 、 ピ リ ジ ル ま た は ピ リ ダ ジ ニ ル ｛ こ こ で 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 メ チ ル 、 Ｎ Ｏ ２ 、 メ ト
キ シ 、 メ チ ル メ ル カ プ ト に よ っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ｝ を 表 し ；
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Ｘ は 、 Ｏ を 表 し ；
Ｙ は 、 Ｏ を 表 し ；
Ｚ は 、 Ｏ 、 Ｃ Ｈ ２ 、 ま た は － (Ｃ Ｈ ３ )２ － を 表 し ；
ｍ は 、 １ を 表 し ；
ｎ は 、 １ を 表 す ]の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ １ ０ ７ 】
　 下 記 の 化 合 物 が 、 そ れ ぞ れ 記 載 さ れ 得 る 。
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ８ 】
　 ベ ン ゾ イ ル 尿 素 は 、 式 (Ｖ )：
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｒ １ は 、 ハ ロ ゲ ン を 表 し ；
Ｒ ２ は 、 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン を 表 し ；
Ｒ ３ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ；
Ｒ ４ は 、 ハ ロ ゲ ン を 表 す か 、 ま た は 、
１ － ５ － ハ ロ － Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 １ － ５ － ハ ロ － Ｃ １ － ４ ア ル コ
キ シ 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル チ オ 、 １ － ５ － ハ ロ － Ｃ １ － ４ ア ル キ ル チ オ 、 フ ェ ノ キ シ 、 ま た
は ピ リ ジ ル オ キ シ を 表 し 、 そ れ ら は 全 て 、 所 望 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 １
－ ５ － ハ ロ － Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ － ４ ア ル コ キ シ 、 １ － ５ － ハ ロ － Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ
、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル チ オ 、 １ － ５ － ハ ロ － Ｃ １ － Ｃ ４ － ア ル キ ル チ オ に よ っ て 置 換 さ れ 得
る ]の 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ０ ９ 】

10

20

30

40

50

(28) JP 2005-522484 A 2005.7.28



　 下 記 の 化 合 物 が 、 特 に 記 載 さ れ 得 る 。
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 表 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ０ 】
　 共 活 性 化 合 物 の 濃 度 お よ び 相 乗 作 用 化 合 物 の 濃 度 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 に お い て 、 ０ .１
か ら ２ ５ 重 量 ％ 、 好 ま し く は １ か ら １ ０ 重 量 ％ の 広 い 範 囲 内 で 変 え ら れ 得 る 。
　 寄 生 原 虫 に 対 す る 活 性 に 関 し て 興 味 深 い 別 の 態 様 は 、 式 (Ｉ )の 化 合 物 と 、 ポ リ エ ー テ ル
抗 生 物 質 ま た は 合 成 コ ク シ ジ ウ ム 駆 除 剤 (coccidiostat)と の 、 混 合 物 も し く は 組 み 合 わ せ
で あ る 。
【 ０ １ １ １ 】
　 好 ま し い と 記 載 さ れ 得 る 、 本 発 明 に よ る 混 合 物 に 使 用 す る た め の 合 成 コ ク シ ジ ウ ム 駆 除
剤 ま た は ポ リ エ ー テ ル 抗 生 物 質 は 、
ア ン プ ロ リ ウ ム (amprolium)(あ る 場 合 に お い て は 葉 酸 ア ン タ ゴ ニ ス ト と 組 み 合 わ せ る )；
ロ ベ ニ ジ ン (robenidin)；
ト ル ト ラ ズ リ ル (toltrazuril)；
モ ネ ン シ ン ；
サ リ ノ マ イ シ ン (salinomycin)；
マ デ ュ ラ マ イ シ ン (maduramicin)；
ラ サ ロ シ ド (lasalocid)；
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ナ ラ シ ン (narasin)；
セ ン デ ュ ラ マ イ シ ン (semduramicin)；
で あ る 。
　 こ の リ ス ト の 中 で 好 ま し い も の は 、 サ リ ノ マ イ シ ン と マ デ ュ ラ マ イ シ ン で あ る 。 マ デ ュ
ラ マ イ シ ン と の 混 合 物 が 、 特 に 強 調 さ れ る 。
【 ０ １ １ ２ 】
　 即 時 使 用 製 剤 は 、 活 性 な 化 合 物 を 、 １ ０ ppmか ら ２ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は ０ .１ か ら １ ０
重 量 ％ の 濃 度 で 含 む 。
　 使 用 前 に 希 釈 さ れ る 製 剤 は 、 活 性 な 化 合 物 を 、 ０ .５ か ら ９ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は １ か
ら ５ ０ 重 量 ％ の 濃 度 で 含 む 。
【 ０ １ １ ３ 】
　 有 効 な 結 果 を 達 成 す る た め に 、 一 般 的 に 、 １ 日 当 た り 約 ０ .５ か ら 約 ５ ０ mg/kg体 重 、 好
ま し く は １ か ら ２ ０ mg/kg体 重 の 活 性 な 化 合 物 を 投 与 す る こ と が 、 有 益 で あ る こ と が 証 明
さ れ て い る 。
　 活 性 な 化 合 物 は 、 他 の コ ク シ ジ ウ ム 駆 除 剤 ま た は ポ リ エ ー テ ル 抗 生 物 質 と の 混 合 物 中 で
、 １ ： ０ .１ ～ １ ０ か ら 、 １ ： １ ～ １ ０ の 比 で 存 在 す る 。 １ ： ５ の 比 が 望 ま し い 。
【 ０ １ １ ４ 】
　 活 性 な 化 合 物 は ま た 、 動 物 の 飼 料 ま た は 飲 料 水 と 共 に 投 与 さ れ 得 る 。
　 飼 料 用 原 料 お よ び 食 物 用 原 料 は 、 適 切 な 食 用 に 適 し た 材 料 と 組 み 合 わ せ て 、 ０ .０ １ か
ら ２ ５ ０ ppm、 好 ま し く は ０ .５ か ら １ ０ ０ ppmの 活 性 な 化 合 物 を 含 む 。
　 該 飼 料 用 原 料 お よ び 食 物 用 原 料 は 、 治 療 目 的 お よ び 予 防 目 的 の 両 方 で 用 い ら れ 得 る 。
【 ０ １ １ ５ 】
　 該 飼 料 用 原 料 ま た は 食 物 用 原 料 は 、 食 用 に 適 し た 有 機 も し く は 無 機 担 体 と 混 合 し た ０ .
５ か ら ３ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は １ か ら ２ ０ 重 量 ％ の 活 性 な 化 合 物 を 含 む 濃 縮 物 も し く は プ
レ ミ ッ ク ス と 、 慣 用 の 飼 料 用 原 料 お よ び 食 物 用 原 料 を 混 合 す る こ と に よ っ て 生 産 さ れ る 。
食 用 に 適 し た 担 体 は 、 例 え ば ト ウ モ ロ コ シ 粉 末 、 ま た は ト ウ モ ロ コ シ お よ び 大 豆 粉 末 、 ま
た は 鉱 物 塩 (好 ま し く は 少 量 の 食 用 可 能 な 抗 塵 油 、 例 え ば ト ウ モ ロ コ シ 油 も し く は 大 豆 油
を 含 む )で あ る 。 得 ら れ た プ レ ミ ッ ク ス は 、 次 に 後 者 を 動 物 に 与 え る 前 に 全 飼 料 に 加 え ら
れ 得 る 。
【 ０ １ １ ６ 】
　 記 載 さ れ 得 る 例 は 、 コ ク シ ジ ウ ム 症 に お け る 使 用 で あ る 。
　 例 え ば 家 禽 (特 に 鶏 、 ア ヒ ル 、 ガ チ ョ ウ 、 お よ び 七 面 鳥 )に お け る コ ク シ ジ ウ ム 症 の 治 療
お よ び 予 防 の た め に 、 ０ .１ か ら １ ０ ０ ppm、 特 に ０ .５ か ら １ ０ ０ ppmの 活 性 な 化 合 物 を 、
適 切 な 食 用 に 適 し た 材 料 、 例 え ば 栄 養 飼 料 と 混 合 さ れ る 。 望 ま し い 場 合 は 、 特 に 活 性 な 化
合 物 が レ シ ピ エ ン ト に 充 分 耐 容 性 で あ る 場 合 に は 、 こ れ ら の 量 は 増 大 さ れ 得 る 。 飲 料 水 を
介 し た 投 与 も 、 同 様 に 行 わ れ 得 る 。
【 ０ １ １ ７ 】
　 例 え ば 哺 乳 動 物 に お け る コ ク シ ジ ウ ム 症 ま た は ト キ ソ プ ラ ズ マ 症 の 処 置 の 場 合 に お け る
、 個 々 の 動 物 の 処 置 に は 、 望 ま し い 結 果 を 達 成 す る た め に 、 １ 日 当 た り ０ .５ か ら １ ０ ０ m
g/kg体 重 の 量 の 活 性 な 化 合 物 を 投 与 す る こ と が 望 ま し い 。 に も か か わ ら ず 、 時 に は 、 特 に
対 象 の 体 重 の た め に 、 ま た は 投 与 経 路 の た め に 、 上 記 の 量 か ら 外 れ る 必 要 が あ り 、 ま た 、
動 物 の 種 族 や そ の 活 性 な 化 合 物 に 対 す る 個 々 の 反 応 、 ま た は 製 剤 の タ イ プ や そ れ が 投 与 さ
れ る 時 間 や 間 隔 に 依 っ て い る 。 従 っ て 、 上 記 の 最 少 の 量 よ り 少 な い 量 で 十 分 で あ る 場 合 が
あ る 一 方 、 上 記 の 上 限 を 超 え る 場 合 も あ る 。 実 質 的 な 量 を 投 与 す る 場 合 、 そ れ ら を １ 日 に
渡 っ て 複 数 の １ 回 用 量 に 分 け る こ と も 有 益 で あ り 得 る 。
【 ０ １ １ ８ 】
　 本 発 明 に よ る 化 合 物 の 活 性 は 、 例 え ば 下 記 の 実 験 的 セ ッ ト ア ッ プ を 用 い て の ケ ー ジ 実 験
で 確 か め ら れ 得 る 。 ケ ー ジ 実 験 で は 、 動 物 は 、 問 題 の 個 々 の 構 成 要 素 、 お よ び 個 々 の 構 成
要 素 の 混 合 で 処 置 さ れ る 。
【 ０ １ １ ９ 】
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　 活 性 化 合 物 含 有 飼 料 は 、 必 要 な 量 の 活 性 な 化 合 物 を 、 栄 養 的 に バ ラ ン ス の と れ た 動 物 飼
料 に 、 例 え ば 下 記 に 詳 細 に 記 載 し た ひ よ こ の 飼 料 に 、 完 全 に 混 合 す る こ と に よ っ て 製 造 さ
れ る 。
【 ０ １ ２ ０ 】
　 最 終 的 に 飼 料 中 で 試 験 に 記 載 の 値 ま で 希 釈 さ れ る 濃 縮 物 も し く は プ レ ミ ッ ク ス が 製 造 さ
れ る 場 合 、 一 般 的 に 約 １ か ら ３ ０ 重 量 ％ 、 好 ま し く は 約 １ ０ か ら ２ ０ 重 量 ％ の 活 性 な 化 合
物 を 、 食 用 に 適 し た 有 機 も し く は 無 機 担 体 と 、 例 え ば ト ウ モ ロ コ シ 粉 末 お よ び 大 豆 粉 末 ま
た は 鉱 物 塩 (少 量 の 食 用 に 適 し た 抗 塵 油 (例 え ば ト ウ モ ロ コ シ 油 も し く は 大 豆 油 )を 含 む )と
混 合 す る 。 得 ら れ た プ レ ミ ッ ク ス は 、 次 に 、 動 物 に 与 え ら れ る 前 の 完 全 な 家 禽 飼 料 に 加 え
ら れ 得 る 。
【 ０ １ ２ １ 】
　 家 禽 飼 料 に お け る 本 発 明 に よ る 物 質 の 使 用 例 は 、 下 記 の 組 成 で あ る 。
【 表 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ２ 】
　 こ の よ う な 飼 料 は 、 １ ８ ％ の 粗 蛋 白 質 (crude protein)、 ５ ％ の 粗 繊 維 (crude fiber)、
１ ％ の Ｃ ａ 、 ０ .７ ％ の Ｐ 、 お よ び １ ｋ ｇ 当 た り １ ２ ０ ０ Ｉ .Ｕ .の ビ タ ミ ン  Ａ 、 １ ２ ０ ０
Ｉ .Ｕ .の ビ タ ミ ン  Ｄ ３ 、 １ ０ ｍ ｇ の ビ タ ミ ン  Ｅ 、 ２ ０ ｍ ｇ の 亜 鉛 バ シ ト ラ シ ン を 含 む 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 活 性 な 化 合 物 を 、 こ の 飼 料 と 、 例 え ば １ か ら ２ ０ ppm(w/w)の 量 で 混 合 す る 。 活 性 な 化 合
物 の 適 切 な 投 与 量 比 率 は 、 例 え ば １ ppm； ２ .５ ppm； ５ ppm(そ れ ぞ れ の 場 合 に お い て 重 量
比 "(w/w)"と し て 示 さ れ て い る )で あ る 。
　 下 記 の 実 施 例 に お い て 、 化 合 物 Ａ お よ び Ｂ は 、 活 性 な 化 合 物 と し て 用 い ら れ る 。
【 実 施 例 】
【 ０ １ ２ ４ 】

１ 宿 主 ウ シ の ダ ニ ／ SP耐 性  Parkhurst 種 で の 試 験
注 射 法
試 験 動 物 ： 成 体 の 飽 血 し た  Boophilus micorplus, メ ス  (種 ： Parkhurst SP耐 性 )
溶 媒 ： ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド
　 ２ ０ mgの 活 性 な 化 合 物 を 、 １ mlの ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド に 溶 解 し 、 同 じ 溶 媒 で 希 釈 す る
こ と に よ っ て よ り 低 い 濃 度 の も の を 調 製 す る 。
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【 ０ １ ２ ５ 】
　 試 験 を ４ 回 行 う 。 １ μ ｌ の 溶 液 を 腹 部 に 注 射 し 、 動 物 を デ ィ ッ シ ュ に 移 し て 制 御 環 境 で
室 中 で 維 持 す る 。 活 性 の 試 験 を 受 精 卵 の 生 み 付 け の た め ７ 日 後 に 行 う 。 繁 殖 性 が 外 観 で 分
か ら な い 卵 は 、 約 ２ ４ 時 間 後  幼 虫 が 孵 化 す る ま で 制 御 環 境 保 管 庫 の 試 験 管 中 で 保 管 す る
。 １ ０ ０ ％ の 活 性 は 、 孵 化 可 能 な 卵 を 生 み 付 け た ダ ニ が い な か っ た こ と を 意 味 す る 。
【 ０ １ ２ ６ 】
　 こ の 試 験 に お い て 、 例 え ば 製 造 例 の 下 記 の 化 合 物 に よ っ て 、 良 好 な 活 性 が 示 さ れ る 。
化 合 物 Ａ ： １ ０ ０ μ ｇ 濃 度 で 、 １ ０ ０ ％ の 活 性 (孵 化 可 能 卵 の 生 み 付 け 阻 害 )を 示 す 。
化 合 物 Ｂ ： ２ ０ μ ｇ 濃 度 で 、 １ ０ ０ ％ の 活 性 (孵 化 可 能 卵 の 生 み 付 け 阻 害 )を 示 す 。
【 ０ １ ２ ７ 】

活 性 化 合 物 含 有 製 剤 に よ る ウ シ の 経 口 処 置 後 の 糞 中 に お け る  Musca domestica 幼 虫 の 発
育 試 験 (経 食 餌 試 験 )
　 体 重 ３ ０ ０ kgの ウ シ に 、 そ れ ぞ れ に カ プ セ ル 剤 で ３ ｇ の 活 性 な 化 合 物 を 含 む 餌 を 、 連 続
し て ３ 日 与 え る 。 処 置 さ れ た 動 物 の 糞 試 料 に 、 １ 齢 の  Musca domestica を 植 え 付 け 、 ハ
エ 成 虫 へ の 発 育 を 、 非 処 置 コ ン ト ロ ー ル の 糞 試 料 で の 発 育 と 比 較 し て 追 跡 し た 。 ４ 週 間 に
渡 っ て 成 虫 へ の 発 育 を 確 実 に 阻 止 す る 物 質 を 、 活 性 と 評 価 す る 。
　 化 合 物 Ａ に よ っ て 、 処 置 後 ３ 日 ま で に ５ ０ ％ 活 性 を 、 さ ら に １ ０ ０ ％ の 長 期 活 性 が 示 さ
れ た 。
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【 国 際 調 査 報 告 】
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