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(57)【要約】
　一般式（Ｉ）の化合物（ただしその置換基は請求項１
に規定のとおりである）は除草剤として有用である。ま
た、一般式（I）の化合物（ただしmは2であり、nは1で
あり、そしてその他の置換基は請求項１に規定のとおり
である）の調製方法であって、一般式（Ia）の化合物を
1ステップまたは連続したステップで、一般式R5-Xおよ
び／またはR6-Xの化合物（ただしR5とR6は請求項1で定
義した通りであり、Xは離脱基である）と反応させる方
法、一般式（I）の化合物（ただしR6はC1～C10アルキル
またはハロゲンであり、mは2であり、nは1であり、そし
てその他の置換基は請求項１に規定のとおりである）の
調製方法であって、一般式（Ib）の化合物を、一般式R5

-Xおよび／またはR6-Xの化合物（ただしR5とR6は請求項
1で定義した通りであり、Xは離脱基である）と反応させ
る方法、一般式（I）の化合物（ただしR5は、塩素、臭
素、ヨウ素のいずれかであり、mは1または2であり、nは
1であり、そしてその他の置換基は請求項１に規定のと
おりである）の調製方法であって、一般式（Ic）の化合
物を、N-ハロスクシンイミドおよび酸化剤と順番に反応
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　一般式（I）の化合物：
【化１】

と、一般式（I）の化合物のN-オキシド、塩、光学異性体（ただし、
　R1とR2は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル、C3～C8シクロアルキル-C1～C3アルキルのいずれかであるか、
　R1とR2は、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成し、
　R3とR4は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル-C1～C10アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C10アルキル、C3～C8シク
ロアルキルのいずれかであるか、
　R3とR4は、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成するか、
　R1が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
形成するか、
　R2が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
形成し；
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～
C6ヒドロキシアルキル、ピロリル-CH2-、ピラゾリル-CH2-、4,5-ジヒドロピラゾリル-CH2
-、トリアゾリル-CH2-、イミダゾリル-CH2-、テトラゾリル-CH2-、インドリル-CH2-、イ
ンダゾリル-CH2-、ベンゾトリアゾリル-CH2-、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2
～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C2～C6アルケニル、C2～C6アル
ケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキ
ルカルボニル、C3～C6シクロアルキルカルボニル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキルカ
ルボニル、フェニルカルボニル、1～3個のR9で置換されたフェニルカルボニルのいずれか
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェノキシカルボニル、または1～3個のR9で置換さ
れたフェノキシカルボニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシカルボニル、または1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシカルボニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ニトロ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジ
ド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルカルボニル-C1～C2ア
ルキル、C1～C6アルコキシカルボニル-C1～C2アルキル、シアノ-C1～C2アルキル、C1～C6
アルキルアミノカルボニル-C1～C2アルキル、ジ-C1～C6アルキルアミノカルボニル-C1～C

2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C2アルキル-P(O)(OC1～C6アルキル)

2、C1～C2アルキル-NO2、メルカプト、フェニルチオ、1～3個のR9で置換されたフェニル
チオのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ピリジルチオ、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロア
ルキルチオ、C1～C6アルキルチオ-C1～C6アルキル、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C

6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルフィニル-C1～C6アルキル、C1～C6アル
キルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルキルスルホニル-C1～C6ア
ルキル、C1～C6アルキルスルホニルオキシ-C1～C6アルキル、ベンジルスルホニル、1～3
個のR9で置換されたベンジルスルホニルのいずれかであるか、
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　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルスルフィニル、または1～3個のR9で置換さ
れたフェニルスルフィニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルスルホニル、または1～3個のR9で置換され
たフェニルスルホニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアル
コキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェ
ノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジル、または1～3個のR9で置換されたベンジル
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシ、または1～3個のR9で置換されたベ
ンジルオキシであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロ
アルキル、-NHCHO、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCOO-C1～C6
アルキル、-NHCONH-C1～C6アルキル、-NHCONH-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-C1～C6アル
キル、-NHSO2-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-フェニル、1～3個のR9で置換された-NHSO2-
フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、
-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に
、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、フェニル、C1～
C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換され
たフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさって
C3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原
子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルまたはナフチル（そのフェニルまたはナフ
チルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、独立に
、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアル
キル、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカ
ルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、1～3個のR9で置換
されたベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン
、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、フェニルチオ、1
～3個のR9で置換されたフェニルチオ、フェニルスルフィニル、1～3個のR9で置換された
フェニルスルフィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～
C6アルキルスルホニル、C1～C6アルキル-SO(NH)-、C1～C6アルキル-SO(NCH3)、C1～C6ハ
ロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベ
ンジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、
1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6
ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキ
シ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、
-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1
～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1
～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアル
キル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7

とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シ
クロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換され
たフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかで
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あるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は
、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6ア
ルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～1
0員の複素環（この複素環は、場合によってはベンゾと縮合しており、場合によっては、1
～3個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロ
アルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6
アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6アルコキシカル
ボニル、ベンジルオキシカルボニル、1～3個のR9で置換されたベンジルオキシカルボニル
、フェニルチオ、1～3個のR9で置換されたフェニルチオ、フェニルスルフィニル、1～3個
のR9で置換されたフェニルスルフィニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハ
ロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、-SF5、C1～
C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロ
アルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベン
ジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、1
～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6
ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキ
シ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、
-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1
～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1
～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアル
キル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7

とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シ
クロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換され
たフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかで
あるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は
、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6ア
ルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）であり、しかも
　R6は、水素、シアノ、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニルのいずれかになっ
ていることも可能であるか、
　R5とR6は、これらの基が結合している炭素原子と合わさって3～10員の環を形成する（
この環は、場合によっては、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含んでおり、場合
によっては、1～4個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、独立に、C1～C6ア
ルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アルコキシ、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6
アルキルカルボニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～
C6ハロアルキルカルボニル、C2～C6アルケニル、ハロゲン、シアノ、ニトロ、フェニル、
C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換
されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニル、フェニルカルボニル、C1～C6ハロアル
キルで置換されたフェニルカルボニル、ニトロで置換されたフェニルカルボニル、シアノ
で置換されたフェニルカルボニル、ハロゲンで置換されたフェニルカルボニルの中からな
される）か、
　R5とR6は、これらの基が結合している炭素原子と合わさって一般式C=CR10R11の基（た
だしR10とR11は、独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシ、-NH(C1～C6アルキ
ル)、-N(C1～C6アルキル)2、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルキルカルボ
ニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～
C2アルキルカルボニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキルカルボ
ニルオキシの中から選択される）を形成し；
　mは、0、1、2のいずれかであり；
　nは、1、2、3のいずれかであり；
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　Yは、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C2～C6ア
ルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～
C6アルコキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、ヒドロキシル、カルボキシル、ハ
ロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルチオ、C1
～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、1～3個の
R9で置換されたベンジルスルホニルのいずれかであるか、
　Yは、フェニルスルホニル、または1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニルである
か、
　Yは、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C

1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ
のいずれかであるか、
　Yは、ベンジルオキシ、または1～3個のR9で置換されたベンジルオキシであるか、
　Yは、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、または-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキルであるか、
　Yは、フェニル、ナフチル、テトラヒドロナフチル（ただしそのフェニル、ナフチル、
テトラヒドロナフチルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基
の選択は、独立に、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～
C6ヒドロキシアルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6
アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキルカ
ルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シアノ、
ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリ
ル、メルカプト、フェニルチオ、フェニルスルフィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1
～C6ハロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニ
ル、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、1
～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、1～3個のR9で置換さ
れたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C3～C6シクロアルキルオキ
シ（ただしCH2基のうちの1つは、場合によっては酸素原子で置換されている）、C1～C6ハ
ロアルコキシ、C2～C6アルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルスル
ホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、1～3個のR9で置換さ
れたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-
C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NH-SO2-C1～C6アルキル、-NH-SO2-C1
～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6
アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-
OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル
、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハ
ロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニ
ル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換された
フェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、その
C3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のア
ミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）のいずれかであ
るか、
　Yは、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～10員の複素環（この複素環は、
場合によってはベンゾと縮合しており、場合によっては、1～3個の置換基で置換されてい
て、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル
、C1～C6ヒドロキシアルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、C

2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアル
キルカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシ
ル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、-SF5
、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～
C6ハロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル
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、ベンジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニ
ル、1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C3
～C6シクロアルキルオキシ（ただしCH2基のうちの1つは、場合によっては酸素原子で置換
されている）、C1～C6ハロアルコキシ、C2～C6アルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキ
シ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキ
シ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置換されたベン
ジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NH-SO2-C1～
C6アルキル、-NH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロア
ルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-
OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCO
NH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換
された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1
～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアル
キルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル
、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アル
キレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原子またはイ
オウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）の中からな
される）であり；
　R9は、それぞれ互いに独立に、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アルコキシカルボニル、ニ
トロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲンのいずれかである）。
【請求項２】
　一般式（I）の化合物（ただしR1、R2、R3、R4、R5、R6、Yは請求項1で定義した通りで
あり、mは2であり、nは1である）の調製方法であって、一般式（Ia）の化合物：
【化２】

（ただしR1、R2、R3、R4、Yは請求項1で定義した通りであり、mは2である）を、不活性な
溶媒の中で、塩基の存在下にて、1ステップまたは連続したステップで、一般式R5-Xおよ
び／またはR6-Xの化合物（ただしR5とR6は請求項1で定義した通りであり、Xは離脱基であ
る）と反応させる方法。
【請求項３】
　R5および／またはR6がハロゲンである、請求項2に記載の方法。
【請求項４】
　一般式（I）の化合物（ただしR1、R2、R3、R4、R5、Yは請求項1で定義した通りであり
、R6はC1～C10アルキルまたはハロゲンであり、mは2であり、nは1である）の調製方法で
あって、一般式（Ib）の化合物：
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【化３】

（ただしR1、R2、R3、R4、Yは請求項1で定義した通りであり、R6はC1～C10アルキルまた
はハロゲンであり、mは2である）を、不活性な溶媒の中で、塩基の存在下にて、一般式R5

-Xおよび／またはR6-Xの化合物（ただしR5とR6は請求項1で定義した通りであり、Xは離脱
基である）と反応させる方法。
【請求項５】
　R5がハロゲンである、請求項4に記載の方法。
【請求項６】
　一般式（I）の化合物（ただしR1、R2、R3、R4、Yは請求項1で定義した通りであり、R5

とR6は、これらの基が結合している炭素原子と合わさってシクロプロピル環を形成し、そ
のシクロプロピル環は、場合によっては1～4個の置換基で置換されていて、その置換基の
選択は、独立に、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6アルキルカルボ
ニル、ニトロ、フェニルカルボニルの中からなされ、mは2であり、nは1である）の調製方
法であって、一般式（VII）の化合物：

【化４】

（ただしR1、R2、R3、R4、Yは請求項1で定義した通りであり、mは2であり、RD3とRD4は、
水素またはC1～C6アルキルである）を、不活性な溶媒の中で、塩基の存在下にて、ハロゲ
ン化トリ(C1～C6アルキル)スルホニウムまたはハロゲン化トリ(C1～C6アルキル)スルホキ
ソニウムと反応させるか、一般式：
【化５】

の化合物（ただしRCY1とRCY2は、ハロゲン、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6アルキ
ルカルボニル、フェニルカルボニル、ニトロのいずれかであり、RCY1はさらに水素でもよ
く、XLは離脱基である）と反応させる方法。
【請求項７】
　一般式（I）の化合物（ただしR1、R2、R3、R4、R6、Yは請求項1で定義した通りであり
、R5は、塩素、臭素、ヨウ素のいずれかであり、mは1または2であり、nは1である）の調
製方法であって、一般式（Ic）の化合物：
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【化６】

（ただしR1、R2、R3、R4、R6、Yは請求項1で定義した通りである）を、不活性な溶媒の中
で、N-ハロスクシンイミドおよび酸化剤と順番に反応させる方法。
【請求項８】
　除草に有効な量の一般式（I）の化合物に加え、調合用アジュバントを含む除草用組成
物。
【請求項９】
　有用な作物の間に生える草または雑草を制御する方法であって、除草に有効な量の一般
式（I）の化合物、またはその化合物を含む組成物を、その作物に対して施用するか、そ
の作物が生えている場所に施用する操作を含む方法。
【請求項１０】
　一般式（I）の化合物に加えて除草剤をさらに含む、請求項8に記載の組成物。
【請求項１１】
　一般式（I）の化合物に加えて毒性緩和剤を含む、請求項8に記載の組成物。

【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、新規な除草用イソオキサゾリン化合物と、その調製方法と、その化合物を含
む組成物と、その組成物を利用して、特に有用な植物の間に生える雑草を制御したり、植
物の生長を抑制したりする方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　除草作用を示すイソオキサゾリン化合物は、例えば、WO 01/012613、WO 02/062770、WO
 03/000686、WO 04/010165、日本国特開2005-035924に記載されている。この化合物の調
製法もWO 04/013106に記載されている。
【０００３】
　除草特性と生長抑制特性を示す新規なイソオキサゾリン化合物が見いだされた。
【発明の開示】
【課題を解決するための手段】
【０００４】
　したがって本発明は、一般式（I）の化合物：
【化１】

と、一般式（I）の化合物のN-オキシド、塩、光学異性体に関する。ただし一般式（I）に
おいて、
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　R1とR2は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル、C3～C8シクロアルキル-C1～C3アルキルのいずれかであるか、
　R1とR2は、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成し、
　R3とR4は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル-C1～C10アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C10アルキル、C3～C8シク
ロアルキルのいずれかであるか、
　R3とR4は、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成するか、
　R1が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
形成するか、
　R2が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
形成し；
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～
C6ヒドロキシアルキル、ピロリル-CH2-、ピラゾリル-CH2-、4,5-ジヒドロピラゾリル-CH2
-、トリアゾリル-CH2-、イミダゾリル-CH2-、テトラゾリル-CH2-、インドリル-CH2-、イ
ンダゾリル-CH2-、ベンゾトリアゾリル-CH2-、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2
～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C2～C6アルケニル、C2～C6アル
ケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキ
ルカルボニル、C3～C6シクロアルキルカルボニル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキルカ
ルボニル、フェニルカルボニル、1～3個のR9で置換されたフェニルカルボニルのいずれか
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェノキシカルボニル、または1～3個のR9で置換さ
れたフェノキシカルボニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシカルボニル、または1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシカルボニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ニトロ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジ
ド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルカルボニル-C1～C2ア
ルキル、C1～C6アルコキシカルボニル-C1～C2アルキル、シアノ-C1～C2アルキル、C1～C6
アルキルアミノカルボニル-C1～C2アルキル、ジ-C1～C6アルキルアミノカルボニル-C1～C

2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C2アルキル-P(O)(OC1～C6アルキル)

2、C1～C2アルキル-NO2、メルカプト、フェニルチオ、1～3個のR9で置換されたフェニル
チオのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ピリジルチオ、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロア
ルキルチオ、C1～C6アルキルチオ-C1～C6アルキル、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C

6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルフィニル-C1～C6アルキル、C1～C6アル
キルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルキルスルホニル-C1～C6ア
ルキル、C1～C6アルキルスルホニルオキシ-C1～C6アルキル、ベンジルスルホニル、1～3
個のR9で置換されたベンジルスルホニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルスルフィニル、または1～3個のR9で置換さ
れたフェニルスルフィニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルスルホニル、または1～3個のR9で置換され
たフェニルスルホニルであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアル
コキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェ
ノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジル、または1～3個のR9で置換されたベンジル
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシ、または1～3個のR9で置換されたベ
ンジルオキシであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロ
アルキル、-NHCHO、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCOO-C1～C6
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アルキル、-NHCONH-C1～C6アルキル、-NHCONH-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-C1～C6アル
キル、-NHSO2-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-フェニル、1～3個のR9で置換された-NHSO2-
フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、
-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に
、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、フェニル、C1～
C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換され
たフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさって
C3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原
子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）
であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、フェニルまたはナフチル（そのフェニルまたはナフ
チルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、独立に
、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアル
キル、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカ
ルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、1～3個のR9で置換
されたベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン
、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、フェニルチオ、1
～3個のR9で置換されたフェニルチオ、フェニルスルフィニル、1～3個のR9で置換された
フェニルスルフィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～
C6アルキルスルホニル、C1～C6アルキル-SO(NH)-、C1～C6アルキル-SO(NCH3)、C1～C6ハ
ロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベ
ンジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、
1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6
ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキ
シ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、
-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1
～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1
～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアル
キル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7

とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シ
クロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換され
たフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかで
あるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は
、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6ア
ルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）であるか、
　R5とR6は、それぞれ互いに独立に、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～1
0員の複素環（この複素環は、場合によってはベンゾと縮合しており、場合によっては、1
～3個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロ
アルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6
アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6アルコキシカル
ボニル、ベンジルオキシカルボニル、1～3個のR9で置換されたベンジルオキシカルボニル
、フェニルチオ、1～3個のR9で置換されたフェニルチオ、フェニルスルフィニル、1～3個
のR9で置換されたフェニルスルフィニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハ
ロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、-SF5、C1～
C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロ
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アルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベン
ジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、1
～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6
ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキ
シ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置
換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、
-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1
～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1
～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアル
キル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7

とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シ
クロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換され
たフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかで
あるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は
、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6ア
ルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）であり、しかも
　R6は、水素、シアノ、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニルのいずれかになっ
ていることも可能であるか、
　R5とR6は、これらの基が結合している炭素原子と合わさって3～10員の環を形成する（
この環は、場合によっては、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含んでおり、場合
によっては、1～4個の置換基で置換されていて、その置換基の選択は、独立に、C1～C6ア
ルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アルコキシ、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6
アルキルカルボニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～
C6ハロアルキルカルボニル、C2～C6アルケニル、ハロゲン、シアノ、ニトロ、フェニル、
C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換
されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニル、フェニルカルボニル、C1～C6ハロアル
キルで置換されたフェニルカルボニル、ニトロで置換されたフェニルカルボニル、シアノ
で置換されたフェニルカルボニル、ハロゲンで置換されたフェニルカルボニルの中からな
される）か、
　R5とR6は、これらの基が結合している炭素原子と合わさって一般式C=CR10R11の基（た
だしR10とR11は、独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシ、-NH(C1～C6アルキ
ル)、-N(C1～C6アルキル)2、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルキルカルボ
ニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～
C2アルキルカルボニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキルカルボ
ニルオキシの中から選択される）を形成し；
　mは、0、1、2のいずれかであり；
　nは、1、2、3のいずれかであり；
　Yは、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C2～C6ア
ルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～
C6アルコキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、ヒドロキシル、カルボキシル、ハ
ロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルチオ、C1
～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、1～3個の
R9で置換されたベンジルスルホニルのいずれかであるか、
　Yは、フェニルスルホニル、または1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニルである
か、
　Yは、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C

1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ
のいずれかであるか、
　Yは、ベンジルオキシ、または1～3個のR9で置換されたベンジルオキシであるか、
　Yは、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、または-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキルであるか、
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　Yは、フェニル、ナフチル、テトラヒドロナフチル（ただしそのフェニル、ナフチル、
テトラヒドロナフチルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基
の選択は、独立に、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～
C6ヒドロキシアルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6
アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキルカ
ルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シアノ、
ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリ
ル、メルカプト、フェニルチオ、フェニルスルフィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1
～C6ハロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニ
ル、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、1
～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、1～3個のR9で置換さ
れたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C3～C6シクロアルキルオキ
シ（ただしCH2基のうちの1つは、場合によっては酸素原子で置換されている）、C1～C6ハ
ロアルコキシ、C2～C6アルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルスル
ホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、1～3個のR9で置換さ
れたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-
C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NH-SO2-C1～C6アルキル、-NH-SO2-C1
～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6
アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-
OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCONH-フェニル
、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハ
ロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニ
ル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換された
フェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、その
C3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原子またはイオウ原子か、1～2個のア
ミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）の中からなされる）のいずれかであ
るか、
　Yは、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～10員の複素環（この複素環は、
場合によってはベンゾと縮合しており、場合によっては、1～3個の置換基で置換されてい
て、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル
、C1～C6ヒドロキシアルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、C

2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアル
キルカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシ
ル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、-SF5
、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～
C6ハロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル
、ベンジルスルホニル、1～3個のR9で置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニ
ル、1～3個のR9で置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C3
～C6シクロアルキルオキシ（ただしCH2基のうちの1つは、場合によっては酸素原子で置換
されている）、C1～C6ハロアルコキシ、C2～C6アルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキ
シ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキ
シ、1～3個のR9で置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、1～3個のR9で置換されたベン
ジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NH-SO2-C1～
C6アルキル、-NH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロア
ルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-
OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、1～3個のR9で置換された-OCO-フェニル、-OCO
NH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、1～3個のR9で置換
された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1
～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアル
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キルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル
、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アル
キレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原子またはイ
オウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）の中からな
される）であり；
　R9は、それぞれ互いに独立に、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アルコキシカルボニル、ニ
トロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲンのいずれかである。
【０００５】
　本発明の化合物は、1個以上の不斉炭素原子を例えば-CR5R6-基に含むことができ、鏡像
異性体（またはジアステレオマーのペア）として、またはその混合物として存在すること
ができる。さらに、mが1である場合には、本発明の化合物はスルホキシドであり、2通り
の鏡像異性体の形態で存在でき、隣接する炭素も2通りの鏡像異性体の形態で存在できる
。したがって一般式（I）の化合物はラセミ化合物、ジアステレオマー、単一の鏡像異性
体のいずれかとして存在でき、本発明には、可能な異性体またはあらゆる割合での異性体
混合物がすべて含まれる。ある化合物に関し、1つの異性体が他の異性体よりも除草性能
が優れている可能性がある。
【０００６】
　特に断わらない限り、アルキル基と、アルコキシやアルキルチオなどのアルキル部分は
、直鎖または分岐鎖の形態になった1～10個（一般に1～6個）の炭素原子を含んでいるこ
とが好ましい。具体例は、メチル、エチル、n-プロピル、イソ-プロピル、n-ブチル、s-
ブチル、イソ-ブチル、t-ブチルである。
【０００７】
　特に断わらない限り、シクロアルキル基と、シクロアルコキシやシクロアルキル-アル
コキシなどのシクロアルキル部分は、3～8個（一般に3～6個）の炭素原子を含んでいるこ
とが好ましい。具体例は、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキ
シルである。シクロアルキル基は、二環または三環の形態が可能である。
【０００８】
　特に断わらない限り、ハロアルキル基と、ハロアルコキシやハロアルキルチオなどのハ
ロアルキル部分は、直鎖または分岐鎖の形態になった1～6個（一般に1～4個）の炭素原子
を含んでいることが好ましい。具体例は、ジフルオロメチルや2,2,2-トリフルオロエチル
である。
【０００９】
　特に断わらない限り、ヒドロキシアルキル基も、直鎖または分岐鎖の形態になった1～6
個（一般に1～4個）の炭素原子を含んでいることが好ましい。具体例は、1,2-ジヒドロキ
シエチルや3-ヒドロキシプロピルである。
【００１０】
　特に断わらない限り、アルケニル部分とアルキニル部分も、直鎖または分岐鎖の形態に
なった2～6個（一般に2～4個）の炭素原子を含んでいることが好ましい。具体例は、アリ
ル、ブト-2-エニル、3-メチルブト-2-エニル、エチニル、プロパルギル、ブト-2-イニル
である。
【００１１】
　特に断わらない限り、ハロアルケニル基とハロアルキニル基も、直鎖または分岐鎖の形
態になった2～6個（一般に2～4個）の炭素原子を含んでいることが好ましい。具体例は、
トリフルオロアリルや1-クロロプロプ-1-イン-3-イルである。
【００１２】
　ハロには、フルオロ、クロロ、ブロモ、ヨードが含まれる。最も一般的なのはフルオロ
、クロロ、ブロモであり、通常はフルオロまたはクロロである。
【００１３】
　特に断わらない限り、アルキレン基は、直鎖または分岐鎖の形態になった1～10個（一
般に1～6個）の炭素原子を含んでいることが好ましい。具体例は、メチレン、エチレン、
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n-プロピレン、イソ-プロピレン、n-ブチレン、s-ブチレン、イソ-ブチレン、t-ブチレン
である。
【００１４】
　特に断わらない限り、複素環基は、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～1
0員の環であることが好ましい。この環は、場合によってはベンゾと縮合していてもよい
。具体例は、フリル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾ
リル、1,2,4-トリアゾリル、テトラゾリル、オキサゾリル、イソオキサゾリル、チアゾリ
ル、イソチアゾリル、1,2,3-オキサジアゾリル、1,2,4-オキサジアゾリル、1,3,4-オキサ
ジアゾリル、1,2,5-オキサジアゾリル、1,2,3-チアジアゾリル、1,2,4-チアジアゾリル、
1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジアゾリル、ピリジル、ピリミジニル、ピリダジニル
、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,2,4-トリアジニル、1,3,5-トリアジニル、1,2,3,
4-テトラジニル、1,2,3,5-テトラジニル、1,2,4,5-テトラジニル、ベンゾフリル、イソベ
ンゾフリル、ベンゾチオフェニル、イソベンゾチオフェニル、インドリル、イソインドリ
ル、インダゾリル、ベンゾイミダゾリル、ベンゾトリアゾリル、ベンゾオキサゾリル、1,
2-ベンゾイソオキサゾリル、2,1-ベンゾイソオキサゾリル、ベンゾチアゾリル、1,2-ベン
ゾイソチアゾリル、2,1-ベンゾイソチアゾリル、1,2,3-ベンゾオキサジアゾリル、2,1,3-
ベンゾオキサジアゾリル、1,2,3-ベンゾチアジアゾリル、2,1,3-ベンゾチアジアゾリル、
キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニル、キナゾリニル、キノキサリニル
、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、プテリジニル、インドリジニル、ベ
ンゾ-1,3-ジオキソリル、4H-ベンゾ-1,3-ジオキシニル、4H-ベンゾ-1,4-ジオキシニルで
あり、適切な場合には、そのN-オキシドや塩も挙げられる。
【００１５】
　本発明による化合物の中に置換基として存在できる3～10員の環としては、芳香族の炭
素環と複素環、非芳香族の炭素環と複素環の両方がある。そのような環は、単環または多
環の形態が可能であり、さらに置換基を持つこと、および／またはベンゾと縮合すること
ができる。具体例として、フェニル、ナフチル、アントリル、インデニル、フェナントレ
ニル、上記のシクロアルキル基に加え、酸素原子、イオウ原子、窒素原子を含む環（例え
ば、テトラヒドロフラニル、テトラヒドロピラニル、1,3-ジオキソラニル、1,3-ジオキサ
ニル、1,4-ジオキサニル、モルホリニル）や、フリル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル
、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾリル、1,2,4-トリアゾリル、テトラゾリル、オキサゾリ
ル、イソオキサゾリル、チアゾリル、イソチアゾリル、1,2,3-オキサジアゾリル、1,2,4-
オキサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,5-オキサジアゾリル、1,2,3-チアジア
ゾリル、1,2,4-チアジアゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジアゾリル、ピリジ
ル、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,2,4-トリアジニ
ル、1,3,5-トリアジニル、1,2,3,4-テトラジニル、1,2,3,5-テトラジニル、1,2,4,5-テト
ラジニル、ベンゾフリル、イソベンゾフリル、ベンゾチオフェニル、イソベンゾチオフェ
ニル、インドリル、イソインドリル、インダゾリル、ベンゾイミダゾリル、ベンゾトリア
ゾリル、ベンゾオキサゾリル、1,2-ベンゾイソオキサゾリル、2,1-ベンゾイソオキサゾリ
ル、ベンゾチアゾリル、1,2-ベンゾイソチアゾリル、2,1-ベンゾイソチアゾリル、1,2,3-
ベンゾオキサジアゾリル、2,1,3-ベンゾオキサジアゾリル、1,2,3-ベンゾチアジアゾリル
、2,1,3-ベンゾチアジアゾリル、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニル
、キナゾリニル、キノキサリニル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、プ
テリジニル、インドリジニル、ベンゾ-1,3-ジオキソリル、4H-ベンゾ-1,3-ジオキシニル
、4H-ベンゾ-1,4-ジオキシニルもある。
【００１６】
　R5またはR6が独立に複素環-メチル基（例えばイミダゾリル-CH2-）である場合には、複
素環は、窒素によってメチル基に結合している。
【００１７】
　本発明には、一般式（I）の化合物のN-オキシドも含まれる。
【００１８】
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　同様に、本発明は、一般式（I）の化合物が、アミン、アルカリ金属塩基、アルカリ土
類金属塩基、第四級アンモニウム塩基との間に形成することのできる塩にも関する。
【００１９】
　塩を形成するアルカリ金属水酸化物とアルカリ土類金属水酸化物のうちで、水酸化リチ
ウム、水酸化ナトリウム、水酸化カリウム、水酸化マグネシウム、水酸化カルシウムに特
に注目すべきだが、その中でも水酸化ナトリウムと水酸化カリウムが特に挙げられる。本
発明による一般式（I）の化合物には、塩を形成している間に形成される可能性のある水
和物も含まれる。
【００２０】
　アンモニウム塩を形成するのに適したアミンの具体例として、アンモニアのほか、第一
級C1～C18アルキルアミン、第二級C1～C18アルキルアミン、第三級C1～C18アルキルアミ
ン、C1～C4ヒドロキシアルキルアミン、C2～C4アルコキシアルキルアミン（例えばメチル
アミン、エチルアミン、n-プロピルアミン、イソプロピルアミン、ブチルアミンの4つの
異性体、n-アミルアミン、イソアミルアミン、ヘキシルアミン、ヘプチルアミン、オクチ
ルアミン、ノニルアミン、デシルアミン、ペンタデシルアミン、ヘキサデシルアミン、ヘ
プタデシルアミン、オクタデシルアミン、メチルエチルアミン、メチルイソプロピルアミ
ン、メチルヘキシルアミン、メチルノニルアミン、メチルペンタデシルアミン、メチルオ
クタデシルアミン、エチルブチルアミン、エチルヘプチルアミン、エチルオクチルアミン
、ヘキシルヘプチルアミン、ヘキシルオクチルアミン、ジメチルアミン、ジエチルアミン
、ジ-n-プロピルアミン、ジイソプロピルアミン、ジ-n-ビチルアミン、ジ-n-アミルアミ
ン、ジイソアミルアミン、ジヘキシルアミン、ジヘプチルアミン、ジオクチルアミン、エ
タノールアミン、n-プロパノールアミン、イソプロパノールアミン、N,N-ジエタノールア
ミン、N-エチルプロパノールアミン、N-ブチルエタノールアミン、アリルアミン、n-ブテ
ニル-2-アミン、n-ペンテニル-2-アミン、2,3-ジメチルブテニル-2-アミン、ジブテニル-
2-アミン、n-ヘキセニル-2-アミン、プロピレンジアミン、トリメチルアミン、トリエチ
ルアミン、トリ-n-プロピルアミン、トリイソプロピルアミン、トリ-n-ブチルアミン、ト
リイソブチルアミン、トリ-s-ブチルアミン、トリ-n-アミルアミン、メトキシエチルアミ
ン、エトキシエチルアミン）、複素環アミン（例えばピリジン、キノリン、イソキノリン
、モルホリン、ピペリジン、ピロリジン、インドリン、キヌクリジン、アゼピン）、第一
級アリールアミン（例えばアニリン、メトキシアニリン、エトキシアニリン、o-トルイジ
ン、m-トルイジン、p-トルイジン、フェニレンジアミン、ベンジジン、ナフチルアミン、
o-クロロアニリン、m-クロロアニリン、p-クロロアニリン）があるが、特に挙げられるの
は、トリエチルアミン、イソプロピルアミン、ジイソプロピルアミンである。
【００２１】
　塩の形成に適した好ましい第四級アンモニウム塩基は、例えば一般式[N(RaRbRcRd)]OH
に対応する。ただし、Ra、Rb、Rc、Rdは、それぞれ互いに独立に、C1～C4アルキルである
。他のアニオンを有する他の適切なテトラアルキルアンモニウム塩基は、例えばアニオン
交換反応によって得られる。
【００２２】
　本発明はさらに、一般式（I）において、
　R1とR2が、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル、C3～C8シクロアルキル-C1～C3アルキルのいずれかであるか、
　R1とR2が、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成し、
　R3とR4が、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C10アルキル、C1～C10ハロアルキル、C3
～C8シクロアルキル-C1～C10アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C10アルキル、C3～C8シク
ロアルキルのいずれかであるか、
　R3とR4が、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3～C7環を形成するか、
　R1が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
形成するか、
　R2が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C8環を
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形成し；
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～
C6ヒドロキシアルキル、ピロリル-CH2-、ピラゾリル-CH2-、トリアゾリル-CH2-、イミダ
ゾリル-CH2-、テトラゾリル-CH2-、インドリル-CH2-、インダゾリル-CH2-、ベンゾトリア
ゾリル-CH2-、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C2～C6ア
ルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアル
キルカルボニル、フェニルカルボニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルカルボ
ニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルカルボニル、ニトロで置換され
たフェニルカルボニル、シアノで置換されたフェニルカルボニル、ホルミルで置換された
フェニルカルボニル、カルボキシルで置換されたフェニルカルボニル、ハロゲンで置換さ
れたフェニルカルボニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、フェノキシカルボニル、C1～C6ハロアルキルで置換
されたフェノキシカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェノキシカル
ボニル、ニトロで置換されたフェノキシカルボニル、シアノで置換されたフェノキシカル
ボニル、ホルミルで置換されたフェノキシカルボニル、カルボキシルで置換されたフェノ
キシカルボニル、ハロゲンで置換されたフェノキシカルボニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシカルボニル、C1～C6ハロアルキルで
置換されたベンジルオキシカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジ
ルオキシカルボニル、ニトロで置換されたベンジルオキシカルボニル、シアノで置換され
たベンジルオキシカルボニル、ホルミルで置換されたベンジルオキシカルボニル、カルボ
キシルで置換されたベンジルオキシカルボニル、ハロゲンで置換されたベンジルオキシカ
ルボニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ニトロ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジ
ド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルカルボニル-C1～C2ア
ルキル、C1～C6アルコキシカルボニル-C1～C2アルキル、シアノ-C1～C2アルキル、C1～C6
アルキルアミノカルボニル-C1～C2アルキル、ジ-C1～C6アルキルアミノカルボニル-C1～C

2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C2アルキル-P(O)(OC1～C6アルキル)

2、C1～C2アルキル-NO2、メルカプト、フェニルチオ、C1～C6ハロアルキルで置換された
フェニルチオ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルチオ、ニトロで置換さ
れたフェニルチオ、シアノで置換されたフェニルチオ、ホルミルで置換されたフェニルチ
オ、カルボキシルで置換されたフェニルチオ、ハロゲンで置換されたフェニルチオのいず
れかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ピリジルチオ、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロア
ルキルチオ、C1～C6アルキルチオ-C1～C6アルキル、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C

6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルフィニル-C1～C6アルキル、C1～C6アル
キルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルキルスルホニル-C1～C6ア
ルキル、ベンジルスルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルスルホニル、C1
～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルスルホニル、ニトロで置換されたベンジ
ルスルホニル、シアノで置換されたベンジルスルホニル、ホルミルで置換されたベンジル
スルホニル、カルボキシルで置換されたベンジルスルホニル、ハロゲンで置換されたベン
ジルスルホニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、フェニルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルで置換
されたフェニルスルフィニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルスルフ
ィニル、ニトロで置換されたフェニルスルフィニル、シアノで置換されたフェニルスルフ
ィニル、ホルミルで置換されたフェニルスルフィニル、カルボキシルで置換されたフェニ
ルスルフィニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルフィニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、フェニルスルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換さ
れたフェニルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルスルホニル
、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シアノで置換されたフェニルスルホニル、ホ
ルミルで置換されたフェニルスルホニル、カルボキシルで置換されたフェニルスルホニル
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、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアル
コキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェ
ノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェノキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置
換されたフェノキシ、ニトロで置換されたフェノキシ、シアノで置換されたフェノキシ、
ホルミルで置換されたフェノキシ、カルボキシルで置換されたフェノキシ、ハロゲンで置
換されたフェノキシのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ベンジル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジ
ル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジル、ニトロで置換されたベンジル、
シアノで置換されたベンジル、ホルミルで置換されたベンジル、カルボキシルで置換され
たベンジル、ハロゲンで置換されたベンジルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ベンジルオキシ、C1～C6ハロアルキルで置換された
ベンジルオキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルオキシ、ニトロで置
換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジルオキシ、ホルミルで置換されたベ
ンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオキシ、ハロゲンで置換されたベンジ
ルオキシのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロ
アルキル、-NHCHO、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCOO-C1～C6
アルキル、-NHCONH-C1～C6アルキル、-NHCONH-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-C1～C6アル
キル、-NHSO2-C1～C6ハロアルキル、-NHSO2-フェニル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～
C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCO-フェニル、C1～
C6アルコキシカルボニルで置換された-OCO-フェニル、ニトロで置換された-OCO-フェニル
、シアノで置換された-OCO-フェニル、ホルミルで置換された-OCO-フェニル、カルボキシ
ルで置換された-OCO-フェニル、ハロゲンで置換された-OCO-フェニルのいずれかであるか
、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCONH-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCONH-フェニル、C1～C6アルコ
キシカルボニルで置換された-OCONH-フェニル、カルボキシルで置換された-OCONH-フェニ
ル、ニトロで置換された-OCONH-フェニル、シアノで置換された-OCONH-フェニル、ハロゲ
ンで置換された-OCONH-フェニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に
、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、フェニル、C1～
C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換され
たフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさって
C3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっては1個の酸素原
子またはイオウ原子か、1～2個のアミノ基またはC1～C6アルキルアミノ基を含んでいる）
であるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、フェニルまたはナフチル（ただしその環は、場合に
よっては置換基で置換されていてもよく、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6
シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、C2～C6アルケニル、
C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6アルコキ
シカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルオ
キシカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルオキシカルボニル、
ニトロで置換されたベンジルオキシカルボニル、シアノで置換されたベンジルオキシカル
ボニル、ホルミルで置換されたベンジルオキシカルボニル、カルボキシルで置換されたベ
ンジルオキシカルボニル、ハロゲンで置換されたベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シ
アノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキ
ル)シリル、メルカプト、フェニルチオ、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルチオ
、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルチオ、ニトロで置換されたフェニル
チオ、シアノで置換されたフェニルチオ、ホルミルで置換されたフェニルチオ、カルボキ
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シルで置換されたフェニルチオ、ハロゲンで置換されたフェニルチオ、フェニルスルフィ
ニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルスルフィニル、C1～C6アルコキシカルボ
ニルで置換されたフェニルスルフィニル、ニトロで置換されたフェニルスルフィニル、シ
アノで置換されたフェニルスルフィニル、ホルミルで置換されたフェニルスルフィニル、
カルボキシルで置換されたフェニルスルフィニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルフ
ィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスル
ホニル、C1～C6アルキル-SO(NH)-、C1～C6アルキル-SO(NCH3)、C1～C6ハロアルキルチオ
、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベンジルスルホニ
ル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニル
で置換されたベンジルスルホニル、ニトロで置換されたベンジルスルホニル、シアノで置
換されたベンジルスルホニル、ホルミルで置換されたベンジルスルホニル、カルボキシル
で置換されたベンジルスルホニル、ハロゲンで置換されたベンジルスルホニル、フェニル
スルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルスルホニル、C1～C6アルコキシカ
ルボニルで置換されたフェニルスルホニル、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シ
アノで置換されたフェニルスルホニル、ホルミルで置換されたフェニルスルホニル、カル
ボキシルで置換されたフェニルスルホニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニル、
ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオ
キシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換さ
れたフェノキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェノキシ、ニトロで置換さ
れたフェノキシ、シアノで置換されたフェノキシ、ホルミルで置換されたフェノキシ、カ
ルボキシルで置換されたフェノキシ、ハロゲンで置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ
、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルオキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換
されたベンジルオキシ、ニトロで置換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジ
ルオキシ、ホルミルで置換されたベンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオ
キシ、ハロゲンで置換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1
～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6
アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCO-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCO-フェニル、C1～C6アルコキシ
カルボニルで置換された-OCO-フェニル、ニトロで置換された-OCO-フェニル、シアノで置
換された-OCO-フェニル、ホルミルで置換された-OCO-フェニル、カルボキシルで置換され
た-OCO-フェニル、ハロゲンで置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCON
H-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCONH-フェ
ニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換された-OCONH-フェニル、カルボキシルで置換
された-OCONH-フェニル、ニトロで置換された-OCONH-フェニル、シアノで置換された-OCO
NH-フェニル、ハロゲンで置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それ
ぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル
、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、
シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7と
R8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっ
ては1個以上の酸素原子またはイオウ原子か、1個以上のアミノ基またはアルキルアミノ基
を含んでいてもよい）の中からなされる）であるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1個以上含む5～
10員の複素環（この複素環は、ベンゾと縮合してもよく、さらに、置換基で置換されてい
てもよく、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロア
ルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロ
アルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ベンジルオキシ
カルボニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルオキシカルボニル、C1～C6アルコ
キシカルボニルで置換されたベンジルオキシカルボニル、ニトロで置換されたベンジルオ
キシカルボニル、シアノで置換されたベンジルオキシカルボニル、ホルミルで置換された
ベンジルオキシカルボニル、カルボキシルで置換されたベンジルオキシカルボニル、ハロ
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ゲンで置換されたベンジルオキシカルボニル、フェニルチオ、C1～C6ハロアルキルで置換
されたフェニルチオ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルチオ、ニトロで
置換されたフェニルチオ、シアノで置換されたフェニルチオ、ホルミルで置換されたフェ
ニルチオ、カルボキシルで置換されたフェニルチオ、ハロゲンで置換されたフェニルチオ
、フェニルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルスルフィニル、C1～
C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルスルフィニル、ニトロで置換されたフェニ
ルスルフィニル、シアノで置換されたフェニルスルフィニル、ホルミルで置換されたフェ
ニルスルフィニル、カルボキシルで置換されたフェニルスルフィニル、ハロゲンで置換さ
れたフェニルスルフィニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジ
ド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、-SF5、C1～C6アルキルチ
オ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルチオ
、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベンジルスルホニ
ル、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニル
で置換されたベンジルスルホニル、ニトロで置換されたベンジルスルホニル、シアノで置
換されたベンジルスルホニル、ホルミルで置換されたベンジルスルホニル、カルボキシル
で置換されたベンジルスルホニル、ハロゲンで置換されたベンジルスルホニル、フェニル
スルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルスルホニル、C1～C6アルコキシカ
ルボニルで置換されたフェニルスルホニル、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シ
アノで置換されたフェニルスルホニル、ホルミルで置換されたフェニルスルホニル、カル
ボキシルで置換されたフェニルスルホニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニル、
ヒドロキシル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオ
キシ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換さ
れたフェノキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェノキシ、ニトロで置換さ
れたフェノキシ、シアノで置換されたフェノキシ、ホルミルで置換されたフェノキシ、カ
ルボキシルで置換されたフェノキシ、ハロゲンで置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ
、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルオキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換
されたベンジルオキシ、ニトロで置換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジ
ルオキシ、ホルミルで置換されたベンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオ
キシ、ハロゲンで置換されたベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1
～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6
アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキ
ル、-OCO-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCO-フェニル、C1～C6アルコキシ
カルボニルで置換された-OCO-フェニル、ニトロで置換された-OCO-フェニル、シアノで置
換された-OCO-フェニル、ホルミルで置換された-OCO-フェニル、カルボキシルで置換され
た-OCO-フェニル、ハロゲンで置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCON
H-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCONH-フェ
ニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換された-OCONH-フェニル、カルボキシルで置換
された-OCONH-フェニル、ニトロで置換された-OCONH-フェニル、シアノで置換された-OCO
NH-フェニル、ハロゲンで置換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それ
ぞれ互いに独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル
、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、
シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7と
R8は、合わさってC3～C8アルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、場合によっ
ては1個以上の酸素原子またはイオウ原子、または1個以上のアミノ基またはアルキルアミ
ノ基を含んでいてもよい）の中からなされる）であり、しかも
　R6が、水素、シアノ、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニルのいずれかになっ
ていることも可能であるか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって3～10員の環を形成する（
ただしこの環は、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1個以上含んでいてもよく、さらに
、置換基で置換されていてもよく、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C1～C6ハロア
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ルキル、C1～C6アルコキシ、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6アルキルカルボニル、
C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルカルボ
ニル、C2～C6アルケニル、ハロゲン、シアノ、ニトロ、フェニル、C1～C6ハロアルキルで
置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロ
ゲンで置換されたフェニル、フェニルカルボニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェ
ニルカルボニル、ニトロで置換されたフェニルカルボニル、シアノで置換されたフェニル
カルボニル、ハロゲンで置換されたフェニルカルボニルの中からなされる）か、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって、C=CH2、C=CH-C1～C6アル
キル、C=CH-N(C1～C6アルキル)2、C=CH-NH(C1～C6アルキル)、C=CH-C1～C6アルコキシの
いずれかを形成し； 
　mが、0、1、2のいずれかであり；
　nが、1、2、3のいずれかであり；
　Yが、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C2～C6ア
ルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～
C6アルコキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、ヒドロキシル、カルボキシル、ハ
ロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、C1～C6アルキルチオ、C1
～C6アルキルスルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、C1～C6ハ
ロアルキルで置換されたベンジルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換された
ベンジルスルホニル、カルボキシルで置換されたベンジルスルホニル、ニトロで置換され
たベンジルスルホニル、シアノで置換されたベンジルスルホニル、ハロゲンで置換された
ベンジルスルホニルのいずれかであるか、
　Yが、フェニルスルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェニルスルホニル、C1
～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニルスルホニル、カルボキシルで置換された
フェニルスルホニル、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シアノで置換されたフェ
ニルスルホニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニルであるか、
　Yが、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C

1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換されたフ
ェノキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェノキシ、カルボキシルで置換さ
れたフェノキシ、ニトロで置換されたフェノキシ、シアノで置換されたフェノキシ、ハロ
ゲンで置換されたフェノキシのいずれかであるか、
　Yが、ベンジルオキシ、C1～C6ハロアルキルで置換されたベンジルオキシ、C1～C6アル
コキシカルボニルで置換されたベンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオキ
シ、ニトロで置換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジルオキシ、ハロゲン
で置換されたベンジルオキシのいずれかであるか、
　Yが、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、または-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキルであるか、
　Yが、フェニル、ナフチル、テトラヒドロナフチル（ただしその環は置換基で置換され
ていてもよく、その置換基の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハ
ロアルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6
ハロアルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C2～C6ハロアルキルカルボニル、C1～C6ア
ルコキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、カルボキ
シル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6アルキル)シリル、メルカプト、フ
ェニルチオ、フェニルスルフィニル、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロアルキルチ
オ、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルキル
スルフィニル、C1～C6アルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、C1～C6ハロアルキルで
置換されたベンジルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルスル
ホニル、ニトロで置換されたベンジルスルホニル、シアノで置換されたベンジルスルホニ
ル、ホルミルで置換されたベンジルスルホニル、カルボキシルで置換されたベンジルスル
ホニル、ハロゲンで置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、C1～C6ハロア
ルキルで置換されたフェニルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェ
ニルスルホニル、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シアノで置換されたフェニル
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スルホニル、ホルミルで置換されたフェニルスルホニル、カルボキシルで置換されたフェ
ニルスルホニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アル
コキシ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキル
スルホニルオキシ、フェノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェノキシ、C1～C6ア
ルコキシカルボニルで置換されたフェノキシ、ニトロで置換されたフェノキシ、シアノで
置換されたフェノキシ、ホルミルで置換されたフェノキシ、カルボキシルで置換されたフ
ェノキシ、ハロゲンで置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、C1～C6ハロアルキルで置
換されたベンジルオキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルオキシ、ニ
トロで置換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジルオキシ、ホルミルで置換
されたベンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオキシ、ハロゲンで置換され
たベンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NHCO-
C1～C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1～C6ハ
ロアルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、C1～C6
ハロアルキルで置換された-OCO-フェニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換された-OC
O-フェニル、ニトロで置換された-OCO-フェニル、シアノで置換された-OCO-フェニル、ホ
ルミルで置換された-OCO-フェニル、カルボキシルで置換された-OCO-フェニル、ハロゲン
で置換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OC
ONH-フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCONH-フェニル、C1～C6アルコキシカ
ルボニルで置換された-OCONH-フェニル、カルボキシルで置換された-OCONH-フェニル、ニ
トロで置換された-OCONH-フェニル、シアノで置換された-OCONH-フェニル、ハロゲンで置
換された-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C

1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロア
ルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニ
ル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8ア
ルキレン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、1個以上の酸素原子またはイオウ原子
か、1個以上のアミノ基またはアルキルアミノ基を含んでいてもよい）の中からなされる
）のいずれかであるか、
　Yが、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1個以上含む5～10員の複素環（ただしこの複
素環は、ベンゾと縮合してもよく、さらも、置換基で置換されていてもよく、その置換基
の選択は、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロ
キシアルキル、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6ア
ルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキルカルボニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ニト
ロ、シアノ、ホルミル、カルボキシル、ハロゲン、アジド、チオシアナト、トリ(C1～C6
アルキル)シリル、メルカプト、-SF5、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニ
ル、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルチオ、C1～C6ハロアルキルスルフィ
ニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、ベンジルスルホニル、C1～C6ハロアルキルで置換
されたベンジルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルスルホニ
ル、ニトロで置換されたベンジルスルホニル、シアノで置換されたベンジルスルホニル、
ホルミルで置換されたベンジルスルホニル、カルボキシルで置換されたベンジルスルホニ
ル、ハロゲンで置換されたベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、C1～C6ハロアルキ
ルで置換されたフェニルスルホニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたフェニル
スルホニル、ニトロで置換されたフェニルスルホニル、シアノで置換されたフェニルスル
ホニル、ホルミルで置換されたフェニルスルホニル、カルボキシルで置換されたフェニル
スルホニル、ハロゲンで置換されたフェニルスルホニル、ヒドロキシル、C1～C6アルコキ
シ、C1～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、C1～C6ハロアルキルスル
ホニルオキシ、フェノキシ、C1～C6ハロアルキルで置換されたフェノキシ、C1～C6アルコ
キシカルボニルで置換されたフェノキシ、ニトロで置換されたフェノキシ、シアノで置換
されたフェノキシ、ホルミルで置換されたフェノキシ、カルボキシルで置換されたフェノ
キシ、ハロゲンで置換されたフェノキシ、ベンジルオキシ、C1～C6ハロアルキルで置換さ
れたベンジルオキシ、C1～C6アルコキシカルボニルで置換されたベンジルオキシ、ニトロ
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で置換されたベンジルオキシ、シアノで置換されたベンジルオキシ、ホルミルで置換され
たベンジルオキシ、カルボキシルで置換されたベンジルオキシ、ハロゲンで置換されたベ
ンジルオキシ、-CONH-SO2-C1～C6アルキル、-CONH-SO2-C1～C6ハロアルキル、-NHCO-C1～
C6アルキル、-NHCO-C1～C6ハロアルキル、-NHCO2-C1～C6アルキル、-NHCO2-C1～C6ハロア
ルキル、-OCO-C1～C6アルキル、-OCO-C1～C6ハロアルキル、-OCO-フェニル、C1～C6ハロ
アルキルで置換された-OCO-フェニル、C1～C6アルコキシカルボニルで置換された-OCO-フ
ェニル、ニトロで置換された-OCO-フェニル、シアノで置換された-OCO-フェニル、ホルミ
ルで置換された-OCO-フェニル、カルボキシルで置換された-OCO-フェニル、ハロゲンで置
換された-OCO-フェニル、-OCONH-C1～C6アルキル、-OCONH-C1～C6ハロアルキル、-OCONH-
フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された-OCONH-フェニル、C1～C6アルコキシカルボ
ニルで置換された-OCONH-フェニル、カルボキシルで置換された-OCONH-フェニル、ニトロ
で置換された-OCONH-フェニル、シアノで置換された-OCONH-フェニル、ハロゲンで置換さ
れた-OCONH-フェニル、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に、水素、C1～C

6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C3～C6シクロアルキル、フェニル、C1～C6ハロアルキ
ルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル、
ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかであるか、R7とR8は、合わさってC3～C8アルキ
レン基を形成し、そのC3～C8アルキレン基は、1個以上の酸素原子またはイオウ原子か、1
個以上のアミノ基またはアルキルアミノ基を含んでいてもよい）の中からなされる）であ
る化合物と、
　この一般式（I）の化合物のN-オキシド、塩、光学異性体に関する。
【００２３】
　置換基の定義に現われるアルキル基とアルコキシ基は、例えば、メチル、メトキシ、エ
チル、エトキシ、プロピル、プロポキシ、ブチル、ブトキシ、ヘキシル、ヘキシルオキシ
、ノニル、ノニルオキシ、デシル、デシルオキシと、これらの分岐した異性体である。適
切なアルケニル基およびアルキニル基は、上記のアルキル基に由来する。シクロアルキル
基は、一般に、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル、シク
ロヘプチル、シクロオクチルである。シクロアルキル基は、二環または三環の形態が可能
である。フェニル基は、置換された形態でもよい。例えばYとして、アルコキシで置換さ
れたフェニル基、またはハロゲンなどで置換されたアルコキシで置換されたフェニル基が
可能である。本発明による化合物の中に置換基として存在できる3～10員の環としては、
芳香族の炭素環と複素環、非芳香族の炭素環と複素環の両方がある。そのような環は、単
環または多環の形態が可能であり、さらに置換基を持つこと、および／またはベンゾと縮
合することができる。具体例として、フェニル、ナフチル、アントリル、インデニル、フ
ェナントレニル、上記のシクロアルキル基に加え、酸素原子、イオウ原子、窒素原子を含
む環（例えば、1,3-ジオキソラニル、ジヒドロ-1,3-ジオキソリル、テトラヒドロフラニ
ル、モルホリニル）や、フリル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,
3-トリアゾリル、1,2,4-トリアゾリル、オキサゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリ
ル、1,2,3-オキサジアゾリル、1,2,4-オキサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,
5-オキサジアゾリル、ジヒドロイソオキサゾリル、1,2,3-チアジアゾリル、1,2,4-チアジ
アゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジアゾリル、ピリジル、ピリミジニル、ピ
リダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,2,4-トリアジニル、1,3,5-トリアジニ
ル、テトラゾリル、テトラジニル、ベンゾフリル、ベンゾイソフリル、ベンゾチエニル、
ベンゾイソチエニル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、2,1,3-ベンゾオキサジアゾリル
、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニル、キナゾリニル、キノキサリニ
ル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、プテリジニル、インドリジニルも
ある。
【００２４】
　本発明には、一般式（I）の化合物のN-オキシドも含まれる。
【００２５】
　本発明には、一般式（I）の化合物の光学異性体（特に-CR5R6基にキラル炭素原子を有



(23) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

するもの）も含まれる。
【００２６】
【表１】
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【表３３】

【００２７】
表8
　表8は、一般式（I.2）において、R5がクロロであり、R1、R2、R3、R4、m、R6、R17、R1
8、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表8の化合物1は
、R5がブロモの代わりにクロロである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様に、表
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8の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにクロロである点を除いて表7の化合
物2～240と同じである。
【００２８】
表9
　表9は、一般式（I.2）において、R5がフルオロであり、R1、R2、R3、R4、m、R6、R17、
R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表9の化合物1
は、R5がブロモの代わりにフルオロである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様に
、表9の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにフルオロである点を除いて表7
の化合物2～240と同じである。
【００２９】
表10
　表10は、一般式（I.2）において、R5がヨードであり、R1、R2、R3、R4、m、R6、R17、R
18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表10の化合物1
は、R5がブロモの代わりにヨードである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様に、
表10の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにヨードである点を除いて表7の
化合物2～240と同じである。
【００３０】
表11
　表11は、一般式（I.2）において、R5がトリフルオロメチルであり、R1、R2、R3、R4、m
、R6、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって
表11の化合物1は、R5がブロモの代わりにトリフルオロメチルである点を除いて表7の化合
物1と同じである。同様に、表11の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにト
リフルオロメチルである点を除いて表7の化合物2～240と同じである。
【００３１】
表12
　表12は、一般式（I.2）において、R6がフルオロであり、R1、R2、R3、R4、m、R5、R17

、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表12の化合
物1は、R6が水素の代わりにフルオロである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様
に、表12の化合物2～240は、それぞれ、R6が水素の代わりにフルオロである点を除いて表
7の化合物2～240と同じである。
【００３２】
表13
　表13は、一般式（I.2）において、R5がクロロであり、R6がフルオロであり、R1、R2、R
3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したが
って表13の化合物1は、R5がブロモの代わりにクロロである点を除いて表12の化合物1と同
じである。同様に、表13の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにクロロであ
る点を除いて表12の化合物2～240と同じである。
【００３３】
表14
　表14は、一般式（I.2）において、R5とR6がフルオロであり、R1、R2、R3、R4、m、R17

、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表14の化合
物1は、R5がブロモの代わりにフルオロである点を除いて表12の化合物1と同じである。同
様に、表14の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにフルオロである点を除い
て表12の化合物2～240と同じである。
【００３４】
表15
　表15は、一般式（I.2）において、R5がヨードであり、R6がフルオロであり、R1、R2、R
3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したが
って表15の化合物1は、R5がブロモの代わりにヨードである点を除いて表12の化合物1と同
じである。同様に、表15の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにヨードであ
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る点を除いて表12の化合物2～240と同じである。
【００３５】
表16
　表16は、一般式（I.2）において、R5がトリフルオロメチルであり、R6がフルオロであ
り、R1、R2、R3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物から
なる。したがって表16の化合物1は、R5がブロモの代わりにトリフルオロメチルである点
を除いて表12の化合物1と同じである。同様に、表16の化合物2～240は、それぞれ、R5が
ブロモの代わりにトリフルオロメチルである点を除いて表12の化合物2～240と同じである
。
【００３６】
表17
　表17は、一般式（I.2）において、R6がブロモであり、R1、R2、R3、R4、m、R5、R17、R
18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表17の化合物1
は、R6が水素の代わりにブロモである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様に、表
17の化合物2～240は、それぞれ、R6が水素の代わりにブロモである点を除いて表7の化合
物2～240と同じである。
【００３７】
表18
　表18は、一般式（I.2）において、R5がクロロであり、R6がブロモであり、R1、R2、R3

、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがっ
て表18の化合物1は、R5がブロモの代わりにクロロである点を除いて表17の化合物1と同じ
である。同様に、表18の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにクロロである
点を除いて表17の化合物2～240と同じである。
【００３８】
表19
　表19は、一般式（I.2）において、R5がヨードであり、R6がブロモであり、R1、R2、R3

、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがっ
て表19の化合物1は、R5がブロモの代わりにヨードである点を除いて表17の化合物1と同じ
である。同様に、表19の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにヨードである
点を除いて表17の化合物2～240と同じである。
【００３９】
表20
　表20は、一般式（I.2）において、R5がトリフルオロメチルであり、R6がブロモであり
、R1、R2、R3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からな
る。したがって表20の化合物1は、R5がブロモの代わりにトリフルオロメチルである点を
除いて表17の化合物1と同じである。同様に、表20の化合物2～240は、それぞれ、R5がブ
ロモの代わりにトリフルオロメチルである点を除いて表17の化合物2～240と同じである。
【００４０】
表21
　表21は、一般式（I.2）において、R5とR6がクロロであり、R1、R2、R3、R4、m、R17、R
18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表21の化合物1
は、R5がブロモの代わりにクロロであり、R6が水素の代わりにクロロである点を除いて表
7の化合物1と同じである。同様に、表21の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わ
りにクロロであり、R6が水素の代わりにクロロである点を除いて表7の化合物2～240と同
じである。
【００４１】
表22
　表22は、一般式（I.2）において、R5がヨードであり、R6がクロロであり、R1、R2、R3

、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがっ
て表22の化合物1は、R5がクロロの代わりにヨードである点を除いて表21の化合物1と同じ
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である。同様に、表22の化合物2～240は、それぞれ、R5がクロロの代わりにヨードである
点を除いて表21の化合物2～240と同じである。
【００４２】
表23
　表23は、一般式（I.2）において、R5がトリフルオロメチルであり、R6がクロロであり
、R1、R2、R3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からな
る。したがって表23の化合物1は、R5がクロロの代わりにトリフルオロメチルである点を
除いて表21の化合物1と同じである。同様に、表23の化合物2～240は、それぞれ、R5がク
ロロの代わりにトリフルオロメチルである点を除いて表21の化合物2～240と同じである。
【００４３】
表24
　表24は、一般式（I.2）において、R5とR6がヨードであり、R1、R2、R3、R4、m、R17、R
18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって表24の化合物1
は、R5がブロモの代わりにヨードであり、R6が水素の代わりにヨードである点を除いて表
7の化合物1と同じである。同様に、表24の化合物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わ
りにヨードであり、R6が水素の代わりにヨードである点を除いて表7の化合物2～240と同
じである。
【００４４】
表25
　表25は、一般式（I.2）において、R5がトリフルオロメチルであり、R6がヨードであり
、R1、R2、R3、R4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からな
る。したがって表25の化合物1は、R5がヨードの代わりにトリフルオロメチルである点を
除いて表24の化合物1と同じである。同様に、表25の化合物2～240は、それぞれ、R5がヨ
ードの代わりにトリフルオロメチルである点を除いて表24の化合物2～240と同じである。
【００４５】
表26
　表26は、一般式（I.2）において、R5とR6がトリフルオロメチルであり、R1、R2、R3、R
4、m、R17、R18、R19が表7に掲載したものである240種類の化合物からなる。したがって
表26の化合物1は、R5がブロモの代わりにトリフルオロメチルであり、R6が水素の代わり
にトリフルオロメチルである点を除いて表7の化合物1と同じである。同様に、表26の化合
物2～240は、それぞれ、R5がブロモの代わりにトリフルオロメチルであり、R6が水素の代
わりにトリフルオロメチルである点を除いて表7の化合物2～240と同じである。
【００４６】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、
　R1とR2が両方ともC1～C10アルキルであり；
　R3とR4が両方とも水素であり；
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、C1～C6ハロアルキル、C1～C6ヒドロキシアルキル、
ピラゾリル-CH2-、4,5-ジヒドロピラゾリル-CH2-、トリアゾリル-CH2-、イミダゾリル-CH

2-、インダゾリル-CH2-、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル
、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C2～C6アルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1
～C6ハロアルキルカルボニル、C3～C6シクロアルキルカルボニル、C1～C6アルコキシ-C1
～C6アルキルカルボニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ハロゲン、C1～C6アルキルカルボニル-C1～C2アル
キル、C1～C6アルコキシカルボニル-C1～C2アルキル、C1～C6アルキルアミノカルボニル-
C1～C2アルキル、ジ-C1～C6アルキルアミノカルボニル-C1～C2アルキル、C1～C6アルコキ
シ-C1～C2アルキル、C1～C2アルキル-P(O)(OC1～C6アルキル)2のいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロアルキルチオ、C1
～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルキルスルホニル-C

1～C6アルキル、C1～C6アルキルスルホニルオキシ-C1～C6アルキル、ベンジルスルホニル
、1～3個のハロゲンで置換されたベンジルスルホニルのいずれかであるか、
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　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ベンジル、または1～3個のハロゲンで置換されたベ
ンジルであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、-CONR7R8（ただしR7とR8は、それぞれ互いに独立に
、水素、C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、フェニル、C1～
C6ハロアルキルで置換されたフェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換され
たフェニル、ハロゲンで置換されたフェニルのいずれかである）であり、
　しかもR6がさらに、水素、シアノ、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニルのい
ずれかになっていることが可能であるか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって3～10員の環を形成する（
ただしこの環は、場合によっては、1～4個の置換基で置換されており、その置換基の選択
は、独立に、C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、C1～C6アルコキシカルボニル、ハロゲ
ン、ニトロ、フェニルカルボニルの中からなされる）か、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって一般式C=CR10R11（ただしR
10とR11の選択は、独立に、水素、C1～C6アルキル、-NH(C1～C6アルキル)、-N(C1～C6ア
ルキル)2、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルキルカルボニルオキシ、C1～C

6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキルカルボ
ニルオキシ、C1～C6アルキルカルボニルオキシ-C1～C2アルキルカルボニルオキシの中か
らなされる）の基を形成し；
　mは1または2であり；
　nは1であり；
　Yは、フェニル（ただしこのフェニルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されて
おり、その置換基の選択は、独立に、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アル
コキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ハロゲン、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロアルキ
ルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6アルキ
ルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキ
シ、C2～C6アルケニルオキシ、C2～C6アルキニルオキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキ
シ、C1～C6ハロアルキルスルホニルオキシ、フェニル、C1～C6ハロアルキルで置換された
フェニル、ニトロで置換されたフェニル、シアノで置換されたフェニル、ハロゲンで置換
されたフェニルの中からなされる）であるか、
　Yは、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～10員の複素環（ただしこの複素
環は、場合によっては1～3個の置換基で置換されており、その置換基の選択は、独立に、
C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C

6アルキル、シアノ、ハロゲン、C1～C6アルキルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホ
ニル、C1～C6アルコキシ、C3～C6シクロアルキルオキシ（ただしCH2基の1つは、場合によ
っては、酸素原子またはC1～C6ハロアルコキシで置換されている）の中からなされる）で
ある化合物と、
　一般式（I）の化合物のN-オキシド、塩、光学異性体が含まれる。
【００４７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、
　R1とR2が両方ともC1～C10アルキルであり；
　R3とR4が両方とも水素であり；
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、C1～C6ハロアルキル、トリアゾリル-CH2-、イミダ
ゾリル-CH2-、C2～C6アルケニル、C2～C6アルキニル、C2～C6ハロアルケニル、C1～C6ア
ルキルカルボニルオキシ-C2～C6アルケニル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロア
ルキルカルボニル、C3～C6シクロアルキルカルボニル、C1～C6アルコキシ-C1～C6アルキ
ルカルボニルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ハロゲン、C1～C6アルコキシカルボニル-C1～C2ア
ルキル、C1～C6アルコキシ-C1～C2アルキルのいずれかであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、ベンジルスルホニルであるか、
　R5とR6が、それぞれ互いに独立に、-CONH2であり、しかも
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　R6がさらに、水素、C1～C6アルキル、C1～C6アルコキシカルボニルのいずれかになって
いることが可能であるか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって3～10員の環を形成する（
ただしこの環は、場合によっては、1～4個の置換基で置換されており、その置換基の選択
は、独立に、C1～C6アルキル、C2～C6アルケニル、ハロゲン、ニトロの中からなされる）
か、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素原子と合わさって一般式C=CR10R11（ただしR
10とR11の選択は、独立に、水素、C1～C6アルキル、C1～C6アルキルカルボニルオキシの
中からなされる）の基を形成し；
　mは1または2であり；
　nは1であり；
　Yは、フェニル（ただしこのフェニルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されて
おり、その置換基の選択は、独立に、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、C1～C6アル
コキシカルボニル、シアノ、ハロゲン、C1～C6アルキルチオ、C1～C6ハロアルキルチオ、
C1～C6アルキルスルフィニル、C1～C6ハロアルキルスルフィニル、C1～C6アルコキシ、C1
～C6ハロアルコキシ、C1～C6アルキルスルホニルオキシ、フェニルの中からなされる）で
あるか、
　Yは、窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1～3個含む5～10員の複素環（ただしこの複素
環は、場合によっては1～3個の置換基で置換されており、その置換基の選択は、独立に、
C1～C6アルキル、C3～C6シクロアルキル、C1～C6ハロアルキル、シアノ、ハロゲン、C1～
C6アルコキシ、C1～C6ハロアルコキシの中からなされる）である化合物と、
　一般式（I）の化合物のN-オキシド、塩、光学異性体が含まれる。
【００４８】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、
　R1とR2が、それぞれ互いに独立に、水素、メチル、エチル、シクロプロピル、シクロブ
チル、フルオロメチル、クロロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチルのいずれ
かであるか、
　R1とR2が、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3環またはC4環を形成し、
　R3とR4が、それぞれ互いに独立に、水素、メチル、エチル、シクロプロピル、シクロブ
チル、フルオロメチル、クロロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチルのいずれ
かであるか、
　R3とR4が、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC3環またはC4環を形成する
か、
　R1が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C6環を
形成するか、
　R2が、R3またはR4に加え、これらの基が結合している炭素原子と合わさってC5～C6環を
形成する化合物が含まれる。
【００４９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、R1、R2、R3、R4が、それぞれ
互いに独立に、水素、メチル、フルオロメチル、クロロメチル、ジフルオロメチル、トリ
フルオロメチルのいずれかである化合物が含まれる。
【００５０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1とR2が両方ともC1～C

10アルキルである化合物が含まれる。
【００５１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1とR2が両方ともメチ
ルである化合物が含まれる。
【００５２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別のグループには、R3とR4が両方とも水素である
化合物が含まれる。
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【００５３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、mが1または2である化合
物が含まれる。
【００５４】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、mが2である化合物が
含まれる。
【００５５】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互いに独立に
、フルオロ、クロロ、ブロモ、ヨード、アセチル、1-アセチルオキシ-エテン-1-イル、ベ
ンジルスルホニル、カルバモイル、クロロアセチル、N-シクロプロピル-カルバモイル、
シクロプロピルカルボニル、N,N-ジエチル-カルバモイル、2-ジエチルホスホナト-エト-1
-イル、ジフルオロアセチル、N-(2,2-ジフルオロエチル)-カルバモイル、1,1-ジフルオロ
プロプ-1-エン-3-イル、4,5-ジヒドロピラゾル-1-イルメチル、2-(N,N-ジメチル-カルバ
モイル)-エト-1-イル、2-エトキシカルボニル-エト-1-イル、4-フルオロアニリノカルボ
ニル、4-フルオロベンジル、1-ヒドロキシ-ブト-1-イル、1-ヒドロキシ-プロプ-1-イル、
イミダゾル-1-イルメチル、インダゾル-1-イルメチル、メトキシアセチル、2-メトキシ-
エト-1-イル、メトキシメチル、メチルスルホニル、2-メチルスルホニル-エト-1-イル、
メチルスルホニルメチル、1-メチルスルホニルオキシ-ブト-1-イル、プロパルギル、2-プ
ロピオノイル-エト-1-イル、ピラゾル-1-イルメチル、1,2,4-トリアゾル-1-イルメチル、
トリフルオロメチル、トリフルオロメチルチオのいずれかであり、しかも
　R6がさらに、水素、エトキシカルボニル、エチル、メトキシカルボニル、メチルのいず
れかであるか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素と合わさって、1-クロロ-1-メトキシカルボ
ニル-シクロプロピル、シクロプロピル、1,1-ジクロロシクロプロピル、ニトロ-シクロプ
ロピル、フェニルカルボニル-シクロプロピル、プロペン-2-イル-シクロプロピル、ビニ
ル-シクロプロピルのいずれかを形成するか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素と合わさって、3-アセチルオキシ-2-アセチ
ルオキシアセチルオキシ-プロピリデン、2-アセチルオキシ-プロピリデン、ブチリデン、
N,N-ジメチルアミノエチリデン、3-メトキシ-2-メトキシアセチルオキシ-プロピリデンの
いずれかを形成する化合物が含まれる。
【００５６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互いに独
立に、フルオロ、クロロ、ブロモ、ヨード、アセチル、1-アセチルオキシ-エテン-1-イル
、ベンジルスルホニル、カルバモイル、クロロアセチル、シクロプロピルカルボニル、ジ
フルオロアセチル、1,1-ジフルオロプロプ-1-エン-3-イル、イミダゾル-1-イルメチル、
メトキシメチル、2-メトキシ-エト-1-イル、プロパルギル、1,2,4-トリアゾル-1-イルメ
チル、トリフルオロメチルのいずれかであり、しかも
　R6がさらに、水素、エチル、メトキシカルボニル、メチルのいずれかであるか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素と合わさって、シクロプロピル、1,1-ジクロ
ロシクロプロピル、ニトロ-シクロプロピル、ビニル-シクロプロピルのいずれかを形成す
るか、
　R5とR6が、これらの基が結合している炭素と合わさって、2-アセチルオキシ-プロピリ
デンを形成する化合物が含まれる。
【００５７】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互いに独立に
、フルオロ、クロロ、ブロモ、ヨード、アセチル、1-アセチルオキシ-エテン-1-イル、ベ
ンジルスルホニル、カルバモイル、クロロアセチル、N-シクロプロピル-カルバモイル、
シクロプロピルカルボニル、N,N-ジエチル-カルバモイル、2-ジエチルホスホナト-エト-1
-イル、ジフルオロアセチル、N-(2,2-ジフルオロエチル)-カルバモイル、1,1-ジフルオロ
プロプ-1-エン-3-イル、4,5-ジヒドロピラゾル-1-イルメチル、2-(N,N-ジメチル-カルバ
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モイル)-エト-1-イル、2-エトキシカルボニル-エト-1-イル、4-フルオロアニリノカルボ
ニル、4-フルオロベンジル、1-ヒドロキシ-ブト-1-イル、1-ヒドロキシ-プロプ-1-イル、
イミダゾル-1-イルメチル、インダゾル-1-イルメチル、メトキシアセチル、2-メトキシ-
エト-1-イル、メトキシメチル、メチルスルホニル、2-メチルスルホニル-エト-1-イル、
メチルスルホニルメチル、1-メチルスルホニルオキシ-ブト-1-イル、プロパルギル、2-プ
ロピオノイル-エト-1-イル、ピラゾル-1-イルメチル、1,2,4-トリアゾル-1-イルメチル、
トリフルオロメチル、トリフルオロメチルチオのいずれかであり、しかもR6がさらに、水
素、エトキシカルボニル、エチル、メトキシカルボニル、メチルのいずれかである化合物
が含まれる。
【００５８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互いに独
立に、フルオロ、クロロ、ブロモ、ヨード、アセチル、1-アセチルオキシ-エテン-1-イル
、ベンジルスルホニル、カルバモイル、クロロアセチル、シクロプロピルカルボニル、ジ
フルオロアセチル、1,1-ジフルオロプロプ-1-エン-3-イル、イミダゾル-1-イルメチル、
メトキシメチル、2-メトキシ-エト-1-イル、メトキシメチル、プロパルギル、1,2,4-トリ
アゾル-1-イルメチル、トリフルオロメチルのいずれかであり、しかもR6がさらに、水素
、エチル、メトキシカルボニル、メチルのいずれかである化合物が含まれる。
【００５９】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が結合して
いる炭素と合わさって、1-クロロ-1-メトキシカルボニル-シクロプロピル、シクロプロピ
ル、1,1-ジクロロシクロプロピル、ニトロ-シクロプロピル、フェニルカルボニル-シクロ
プロピル、プロペン-2-イル-シクロプロピル、ビニル-シクロプロピルのいずれかを形成
する化合物が含まれる。
【００６０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が結合
している炭素と合わさって、シクロプロピル、1,1-ジクロロシクロプロピル、ニトロ-シ
クロプロピル、ビニル-シクロプロピルのいずれかを形成する化合物が含まれる。
【００６１】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が結合して
いる炭素と合わさって、3-アセチルオキシ-2-アセチルオキシアセチルオキシ-プロピリデ
ン、2-アセチルオキシ-プロピリデン、ブチリデン、N,N-ジメチルアミノエチリデン、3-
メトキシ-2-メトキシアセチルオキシ-プロピリデンのいずれかを形成する化合物が含まれ
る。
【００６２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が結合
している炭素と合わさって、2-アセチルオキシ-プロピリデンを形成する化合物が含まれ
る。
【００６３】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互いに独立に
、シクロプロピル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、トリフルオロエチル、ヒド
ロキシメチル、メトキシメチル、メチルチオメチル、メチルスルフィニルメチル、メチル
スルホニルメチル、ビニル、ジフルオロビニル、ジクロロビニル、エチニル、プロパルギ
ル、アセチル、トリフルオロアセチル、メトキシカルボニルエチル、ニトロ、ホルミル、
臭素、塩素、フッ素、ヨウ素、アジド、トリメチルシリル、メトキシカルボニルメチル、
エトキシカルボニルメチル、シアノメチル、シアノエチル、-CH2CH2CON(CH3)2、-CH2CH2P
(O)(OCH3)2、-CH2CH2P(O)(OC2H5)2、-CH2CH2COCH3、-CH2CH2COCH2CH3、-CH2CH2CO2CH3、-
CH2CH2CO2CH2CH3、-CH2CH2SO2CH3、-CH2CH2NO2、メルカプト、フェニルチオ、メチルチオ
、メチルスルフィニル、メチルスルホニル、ベンジルスルホニル、フェニルスルフィニル
、フェニルスルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、ト
リフルオロメチルスルホニル、ヒドロキシル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキ



(63) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

50

シ、トリフルオロエトキシ、メタンスルホニルオキシ、トリフルオロメタンスルホニルオ
キシ、フェノキシ、ベンジルオキシ、-CONH-SO2-CH3、-CONH-SO2-CF3、-NHCO-CH3、-NHCO
-CF3、-OCO-CH3、-OCO-CF3、-OCO-フェニル、-OCONH-CH3、-OCONH-CH2CF3、-OCONH-フェ
ニル、-CONH2、-CONHCH3、-CON(CH3)2のいずれかであり、しかもR6がさらに、水素、シア
ノ、メチル、エチル、イソプロピル、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、ベンジ
ルオキシカルボニルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００６４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互い
に独立にフェニルまたはナフチルであり、その環は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、トリ
フルオロメチル、シクロプロピル、メチル、メチルチオ、メチルスルフィニル、メチルス
ルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、トリフルオロメ
チルスルホニル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、ジフルオロメトキシ、シ
アノ、ニトロ、メトキシカルボニル、-CONH2、カルボキシルのいずれかで置換されていて
もよく、しかもR6がさらに、水素、シアノ、メチル、エチル、イソプロピル、メトキシカ
ルボニル、エトキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ハロゲン、トリフルオロメ
チルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００６５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互い
に独立に、1,3-ジオキソラニル、テトラヒドロフラニル、モルホリニル、フリル、チエニ
ル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾリル、1,2,4-トリアゾリル、
オキサゾリル、チアゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、1,2,3-オキサジアゾリ
ル、1,2,4-オキサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,5-オキサジアゾリル、1,2,
3-チアジアゾリル、1,2,4-チアジアゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジアゾリ
ル、ピリジル、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,2,4-
トリアジニル、1,3,5-トリアジニル、テトラゾリル、テトラジニル、ベンゾフリル、ベン
ゾイソフリル、ベンゾチエニル、ベンゾイソチエニル、インドリル、ベンゾイミダゾリル
、2,1,3-ベンゾオキサジアゾリル、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニ
ル、キナゾリニル、キノキサリニル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、
プテリジニル、インドリジニルのいずれかであり、これら複素環は、フッ素、塩素、臭素
、ヨウ素、トリフルオロメチル、シクロプロピル、メチル、メチルチオ、メチルスルフィ
ニル、メチルスルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、
トリフルオロメチルスルホニル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、ジフルオ
ロメトキシ、シアノ、ニトロ、メトキシカルボニル、-CONH2、カルボキシルのいずれかで
置換されていてもよく、しかもR6がさらに、水素、シアノ、メチル、エチル、イソプロピ
ル、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ハロゲン、
トリフルオロメチルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００６６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、それぞれ互い
に独立に、1,3-ジオキソラニル、テトラヒドロフラニル、モルホリニル、フリル、チエニ
ル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾリル、1,2,4-トリアゾリル、
オキサゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、1,2,3-オキサジアゾリル、1,2,4-オ
キサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,5-オキサジアゾリル、1,2,3-チアジアゾ
リル、1,2,4-チアジアゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジアゾリル、ピリジル
、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,2,4-トリアジニル
、1,3,5-トリアジニル、テトラゾリル、テトラジニル、ベンゾフリル、ベンゾイソフリル
、ベンゾチエニル、ベンゾイソチエニル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、2,1,3-ベン
ゾオキサジアゾリル、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニル、キナゾリ
ニル、キノキサリニル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、プテリジニル
、インドリジニルのいずれかであり、これら複素環は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、ト
リフルオロメチル、シクロプロピル、メチル、メチルチオ、メチルスルフィニル、メチル
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スルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、トリフルオロ
メチルスルホニル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、ジフルオロメトキシ、
シアノ、ニトロ、メトキシカルボニル、-CONH2、カルボキシルのいずれかで置換されてい
てもよく、しかもR6がさらに、水素、シアノ、メチル、エチル、イソプロピル、メトキシ
カルボニル、エトキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル、ハロゲン、トリフルオロ
メチルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００６７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が
結合している炭素と合わさってシクロプロピル環を形成し、このシクロプロピル環は、メ
チル、トリフルオロメチル、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、ニトロ、ビニル
、2-プロペニル、アセチル、フェニルカルボニル、フェニル、トリフルオロアセチル、メ
チルスルホニル、シアノ、塩素、フッ素、臭素、メトキシのいずれかで置換されていても
よい化合物が含まれる。
【００６８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が
結合している炭素と合わさって、窒素原子、酸素原子、イオウ原子いずれかを含む3～6員
の複素環を形成し、この複素環は、メチル、トリフルオロメチル、メトキシカルボニル、
エトキシカルボニル、トリフルオロアセチル、トリフルオロメチルスルホニル、メチルス
ルホニル、アセチル、フェニル、シアノ、塩素、フッ素、臭素、メトキシのいずれかで置
換されていてもよい化合物が含まれる。
【００６９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R5とR6が、これらの基が
結合している炭素と合わさって、一般式C=CH2、C=CH-CH3、C=CH-N(CH3)2、C=CH-NH(CH3)
、C=CH-OCH3、C=CH-OC2H5のいずれかで表わされる基を形成する化合物が含まれる。
【００７０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の別の1つのグループには、R1、R2、R3、R4、m、n、
Yが上に定義した通りであり、R5とR6が、これらの基が結合している炭素と合わさって、
窒素原子、酸素原子、イオウ原子を1個以上含んでいてもよい3～10員の環（特に3～6員の
複素環、その中でも特にシクロプロピル）を形成し、この環は、アルキル、ハロアルキル
、アルコキシ、アルコキシカルボニル、ハロゲン、ニトロ、シアノのいずれかで置換され
ていてもよい化合物が含まれる。
【００７１】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、R5とR6が、それぞれ
互いに独立に、シクロプロピル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、トリフルオロ
エチル、ビニル、ジフルオロビニル、ジクロロビニル、エチニル、プロパルギル、アセチ
ル、トリフルオロアセチル、ベンジルオキシカルボニル、ニトロ、ホルミル、臭素、塩素
、フッ素、ヨウ素、アジド、トリメチルシリル、メトキシカルボニルメチル、エトキシカ
ルボニルメチル、シアノメチル、メルカプト、フェニルチオ、メチルチオ、メチルスルフ
ィニル、メチルスルホニル、ベンジルスルホニル、フェニルスルフィニル、フェニルスル
ホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、トリフルオロメチ
ルスルホニル、ヒドロキシル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、トリフルオ
ロエトキシ、メチルチオメチル、メチルスルフィニルメチル、メチルスルホニルメチル、
メチルスルホニルオキシ、トリフルオロメチルスルホニルオキシ、フェノキシ、ベンジル
オキシ、-CONH-SO2-CH3、-CONH-SO2-CF3、-NHCO-CH3、-NHCO-CF3、-OCO-CH3、-OCO-CF3、
-OCO-フェニル、-OCONH-CH3、-OCONH-CH2CF3、-OCONH-フェニルのいずれかであり、しか
もR6がさらに、水素、シアノ、メチル、エチル、メトキシカルボニル、エトキシカルボニ
ル、ハロゲン、トリフルオロメチルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００７２】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、R5とR6が、それぞれ
互いに独立にフェニルまたはナフチルであり、その環は、フッ素、塩素、トリフルオロメ
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チル、メチルスルホニル、メトキシ、トリフルオロメトキシ、シアノ、ニトロ、メトキシ
カルボニルのいずれかで置換されていてもよく、しかもR6がさらに、水素、シアノ、メチ
ル、エチル、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、ハロゲン、トリフルオロメチル
のいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００７３】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、R5とR6が、それぞれ
互いに独立に、イソチアゾリル、イソオキサゾリル、ピラゾリル、チアジアゾリル、オキ
サジアゾリル、ジヒドロイソオキサゾリル、一般式
【化２】

の基のいずれかであり、これらの環はメチルまたはメトキシで置換されていてもよく、し
かもR6がさらに、水素、シアノ、メチル、エチル、メトキシカルボニル、エトキシカルボ
ニル、ハロゲン、トリフルオロメチルのいずれかであってもよい化合物が含まれる。
【００７４】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、R5とR6が、これらの
基が結合している炭素と合わさってシクロプロピル環を形成し、このシクロプロピル環は
、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、シアノ、トリフルオロメチル、メトキシ、
ニトロ、ビニル、臭素、フッ素、塩素のいずれかで置換されていてもよい化合物が含まれ
る。
【００７５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、R6、m
、n、Yが上に定義した通りであり、R5がハロゲンである化合物が含まれる。
【００７６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、m、n
、Yが上に定義した通りであり、R5とR6が両方ともハロゲンである化合物が含まれる。
【００７７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、R6、m
、n、Yが上に定義した通りであり、R5がフッ素である化合物が含まれる。
【００７８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、m、n
、Yが上に定義した通りであり、R5とR6が両方ともフッ素である化合物が含まれる。
【００７９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、R6、m
、n、Yが上に定義した通りであり、R5が塩素である化合物が含まれる。
【００８０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、m、n
、Yが上に定義した通りであり、R5とR6が両方とも塩素である化合物が含まれる。
【００８１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、m、n
、Yが上に定義した通りであり、R5がフッ素であり、R6が塩素である化合物が含まれる。
【００８２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、R1、R2、R3、R4、R6、m
、n、Yが上に定義した通りであり、R5がC1～C6ハロアルキル（特にトリフルオロメチル）
である化合物が含まれる。
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【００８３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、nが1または2である化合
物が含まれる。
【００８４】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、nが1である化合物が
含まれる。
【００８５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが、水素、メチル、エ
チル、プロピル、ブチル、シクロプロピル、トリフルオロメチル、トリフルオロエチル、
ビニル、エチニル、ジフルオロビニル、プロパルギル、アセチル、メトキシカルボニル、
エトキシカルボニル、ニトロ、シアノ、ホルミル、ヒドロキシル、カルボキシル、ハロゲ
ン、アジド、チオシアナト、トリメチルシリル、メチルチオ、メチルスルホニル、エチル
スルホニル、ベンジルスルホニル、フェニルスルホニル、メトキシ、エトキシ、プロポキ
シ、ブトキシ、ジフルオロメトキシ、トリフルオロメトキシ、トリフルオロエトキシ、メ
チルスルホニルオキシ、トリフルオロメチルスルホニルオキシ、フェノキシ、ベンジルオ
キシ、-CONH-SO2-CH3、-CONH-SO2-CF3のいずれかである化合物が含まれる。
【００８６】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがフェニルであり、そのフェニ
ルは場合によっては1～3個の置換基で置換されており、その置換基の選択が、独立に、フ
ルオロ、クロロ、シアノ、ジフルオロメトキシ、エトキシカルボニル、メトキシ、メトキ
シカルボニル、メチル、メチルスルホニルオキシ、ニトロ、フェニル、プロパルギルオキ
シ、トリフルオロメトキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオ
ロメチルスルフィニルの中からなされる化合物が含まれる。
【００８７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがフェニルであり、そのフ
ェニルは、場合によっては1～3個の置換基で置換されており、その置換基の選択が、独立
に、フルオロ、クロロ、シアノ、ジフルオロメトキシ、エトキシカルボニル、メトキシ、
メトキシカルボニル、メチル、メチルスルホニルオキシ、フェニル、トリフルオロメトキ
シ、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニルの
中からなされる化合物が含まれる。
【００８８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yがフェニルである化合
物が含まれる。
【００８９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-ビフェニルである
化合物が含まれる。
【００９０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが6-クロロ-2-フルオ
ロフェニルである化合物が含まれる。
【００９１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-シアノフェニルで
ある化合物が含まれる。
【００９２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-ジフルオロメトキ
シフェニルである化合物が含まれる。
【００９３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2,3-ジフルオロフェ
ニルである化合物が含まれる。
【００９４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2,4-ジフルオロフェ
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ニルである化合物が含まれる。
【００９５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2,5-ジフルオロフェ
ニルである化合物が含まれる。
【００９６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2,6-ジフルオロフェ
ニルである化合物が含まれる。
【００９７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが3,5-ジフルオロフェ
ニルである化合物が含まれる。
【００９８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2,6-ジフルオロ-3-
トリルである化合物が含まれる。
【００９９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが3,5-ジメトキシフェ
ニルである化合物が含まれる。
【０１００】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-フルオロフェニル
である化合物が含まれる。
【０１０１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-フルオロ-4-エト
キシカルボニルフェニルである化合物が含まれる。
【０１０２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-フルオロ-4-メト
キシカルボニルフェニルである化合物が含まれる。
【０１０３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-フルオロ-6-トリ
フルオロメチルフェニルである化合物が含まれる。
【０１０４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-メトキシフェニル
である化合物が含まれる。
【０１０５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-メチルスルホニル
オキシフェニルである化合物が含まれる。
【０１０６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-トリルである化合
物が含まれる。
【０１０７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが3-トリルである化合
物が含まれる。
【０１０８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-トリフルオロメト
キシフェニルである化合物が含まれる。
【０１０９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-トリフルオロメチ
ルフェニルである化合物が含まれる。
【０１１０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-トリフルオロメチ
ルスルフィニルフェニルである化合物が含まれる。
【０１１１】
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　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが2-トリフルオロメチ
ルチオフェニルである化合物が含まれる。
【０１１２】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがピラゾリルであり、そのピラ
ゾリルは場合によっては1～3個の置換基で置換されており、その置換基の選択が、独立に
、クロロ、2,2-ジフルオロエトキシ、ジフルオロメトキシ、エトキシ、メトキシ、メチル
、オキセタン-3-イルオキシ、イソ-プロピルスルホニル、2,2,2-トリフルオロエトキシ、
トリフルオロメチルの中からなされる化合物が含まれる。
【０１１３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがピラゾル-3-イル（1-メチ
ル-4-トリフルオロメチル-ピラゾル-3-イルが最も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１１４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがピラゾル-4-イルである化
合物が含まれる。
【０１１５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが5-クロロ-1-メチル-
3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１１６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが3-ジフルオロメトキ
シ-1-メチル-5-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１１７】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが5-ジフルオロメトキ
シ-1-メチル-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１１８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが1,3-ジメチル-5-(2,
2,2-トリフルオロエトキシ)-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１１９】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが5-エトキシ-1-メチ
ル-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがピラゾル-5-イルである化
合物が含まれる。
【０１２１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-5-(2,2-ジフル
オロエトキシ)-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-5-メトキシ-3-
トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-5-(オキセタン-
3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-5-イソ-プロピ
ルスルホニル-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２５】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-5-(2,2,2-トリ
フルオロエトキシ)-3-トリフルオロメチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
【０１２６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが1-メチル-3-トリフルオロ
メチル-ピラゾル-4-イルである化合物が含まれる。
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【０１２７】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがイミダゾリルであり、そのイ
ミダゾリルは場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基が、独立に、
メチルの中から選択される化合物が含まれる。
【０１２８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがイミダゾル-2--イル（1-
メチルイミダゾル-2-イルが最も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１２９】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソオキサゾリルであり、そ
のイソオキサゾリルは場合によっては1個または2個の置換基で置換されていて、その置換
基が、独立に、ブロモ、シクロプロピル、メトキシ、メチルの中から選択される化合物が
含まれる。
【０１３０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソオキサゾル-3-イル（
5-メチルイソオキサゾル-3-イルが最も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１３１】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソオキサゾル-4-イル（
3,5-ジメチルイソオキサゾル-4-イル、3-シクロプロピル-5-メチルイソオキサゾル-4-イ
ル、5-シクロプロピル-3-メチルイソオキサゾル-4-イルのいずれかが最も好ましい）であ
る化合物が含まれる。
【０１３２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソオキサゾル-5-イル（
3-メトキシイソオキサゾル-5-イルまたは3-ブロモ-4-メチルイソオキサゾル-5-イルが最
も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１３３】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソチアゾリルであり、その
イソチアゾリルは場合によっては1個または2個の置換基で置換されていて、その置換基が
、独立に、シアノまたはメチルの中から選択される化合物が含まれる。
【０１３４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがイソチアゾル-4-イル（5-
シアノ-3-メチルイソチアゾル-4-イルが最も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１３５】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがチアゾリルであり、そのチア
ゾリルは場合によっては1個または2個の置換基で置換されていて、その置換基が、独立に
、エトキシ、エチル、メトキシメチル、トリフルオロメチルの中から選択される化合物が
含まれる。
【０１３６】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがトリアゾル-5-イル（4-エ
トキシ-2-トリフルオロメチルチアゾリル-5-イルまたは2-エチル-4-メトキシメチルチア
ゾル-5-イルが最も好ましい）である化合物が含まれる。
【０１３７】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがピリジルであり、そのピリジ
ルは場合によっては1～3個の置換基で置換されていて、その置換基が、独立に、クロロ、
メチル、トリフルオロメチルの中から選択される化合物が含まれる。
【０１３８】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがピリド-3-イル（2-クロロ
ピリド-3-イルまたは2-メチル-6-トリフルオロメチル-ピリド-3-イルが最も好ましい）で
ある化合物が含まれる。
【０１３９】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yが4H-ベンゾ-1,3-ジオキシニル
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であり、その4H-ベンゾ-1,3-ジオキシニルは場合によっては1個または2個のフッ素原子で
置換されている化合物が含まれる。
【０１４０】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yが4H-ベンゾ-1,3-ジオキシ
ン-8-イル（6-フルオロ-4H-ベンゾ-1,3-ジオキシン-8-イルが最も好ましい）である化合
物が含まれる。
【０１４１】
　一般式（I）の好ましい化合物の1つのグループには、Yがベンゾ-1,3-ジオキソリルであ
り、そのベンゾ-1,3-ジオキソリルは場合によっては1個または2個のフッ素原子で置換さ
れている化合物が含まれる。
【０１４２】
　一般式（I）の特に好ましい化合物の1つのグループには、Yがベンゾ-1,3-ジオキソル-5
-イル（2,2-ジフルオロ-ベンゾ-1,3-ジオキソル-5-イルが最も好ましい）である化合物が
含まれる。
【０１４３】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが、フェニル、ナフチ
ル、テトラヒドロナフチル、1,3-ジオキサラニル、テトラヒドロフラニル、モルホリニル
、フリル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾリル、1,2,
4-トリアゾリル、オキサゾリル、チアゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、1,2,
3-オキサジアゾリル、1,2,4-オキサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,5-オキサ
ジアゾリル、1,2,3-チアジアゾリル、1,2,4-チアジアゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,
2,5-チアジアゾリル、ピリジル、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリ
アジニル、1,2,4-トリアジニル、1,3,5-トリアジニル、テトラゾリル、テトラジニル、4H
-ベンゾ-1,3-ジオキシニル、ベンゾ-1,3-ジオキソリル、ベンゾフリル、ベンゾイソフリ
ル、ベンゾチエニル、ベンゾイソチエニル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、2,1,3-ベ
ンゾオキサジアゾリル、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラジニル、キナゾ
リニル、キノキサリニル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニル、プテリジニ
ル、インドリジニルのいずれかであり、これらの環は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、ト
リフルオロメチル、シクロプロピル、メチル、メチルチオ、メチルスルフィニル、メチル
スルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル、トリフルオロ
メチルスルホニル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、ジフルオロメトキシ、
シアノ、ニトロ、メトキシカルボニル、-CONH2、カルボキシルのいずれかで置換されてい
てもよい化合物が含まれる。
【０１４４】
　一般式（I）の特に好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが、フェニル、ナフチ
ル、テトラヒドロナフチル、1,3-ジオキサラニル、テトラヒドロフラニル、モルホリニル
、フリル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、1,2,3-トリアゾリル、1,2,
4-トリアゾリル、オキサゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、1,2,3-オキサジア
ゾリル、1,2,4-オキサジアゾリル、1,3,4-オキサジアゾリル、1,2,5-オキサジアゾリル、
1,2,3-チアジアゾリル、1,2,4-チアジアゾリル、1,3,4-チアジアゾリル、1,2,5-チアジア
ゾリル、ピリジル、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、1,2,3-トリアジニル、1,
2,4-トリアジニル、1,3,5-トリアジニル、テトラゾリル、テトラジニル、ベンゾフリル、
ベンゾイソフリル、ベンゾチエニル、ベンゾイソチエニル、インドリル、ベンゾイミダゾ
リル、2,1,3-ベンゾオキサジアゾリル、キノリル、イソキノリル、シンノリニル、フタラ
ジニル、キナゾリニル、キノキサリニル、ナフチリジニル、ベンゾトリアジニル、プリニ
ル、プテリジニル、インドリジニルのいずれかであり、これらの環は、フッ素、塩素、臭
素、ヨウ素、トリフルオロメチル、シクロプロピル、メチル、メチルチオ、メチルスルフ
ィニル、メチルスルホニル、トリフルオロメチルチオ、トリフルオロメチルスルフィニル
、トリフルオロメチルスルホニル、メトキシ、エトキシ、トリフルオロメトキシ、ジフル
オロメトキシ、シアノ、ニトロ、メトキシカルボニル、-CONH2、カルボキシルのいずれか
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で置換されていてもよい化合物が含まれる。
【０１４５】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが、フェニル、ピリ
ミジン-5-イル、ピリジン-3-イル、チアゾル-2-イル、チアゾル-5-イル、イソチアゾル-4
-イル、イソオキサゾル-3-イル、イソオキサゾル-4-イル、イソオキサゾル-5-イル、イミ
ダゾル-2-イル、ピラゾル-4-イル、ピラゾル-5-イル、チオフェン-3-イル、4H-ベンゾ-1,
3-ジオキシン-8-イル、ベンゾ-1,3-ジオキソル-5-イルのいずれかであり、これら複素環
はすべて、好ましくは表1～表26に示した置換基でさらに置換されていてもよい化合物が
含まれる。
【０１４６】
　一般式（I）の極めて好ましい化合物のさらに別のグループには、Yが、フェニル、ピリ
ミジン-5-イル、ピリジン-3-イル、イソチアゾル-4-イル、イソオキサゾル-4-イル、ピラ
ゾル-4-イル、ピラゾル-5-イル、チオフェン-3-イルのいずれかであり、これら複素環は
すべて、好ましくは表1～表26に示した置換基でさらに置換されていてもよい化合物が含
まれる。
【０１４７】
　一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、R6、Yが上に定義した通りであり、mが2、
nが1である化合物は、公知の方法により、例えば一般式（Ia）の化合物：
【化３】

（ただし、R1、R2、R3、R4、Yは上に定義した通りであり、mは2である）を、a）単一のス
テップまたは連続したステップで、一般式R5-Xおよび／またはR6-Xの化合物（ただし、R5

とR6は上に定義した通りであり、Xは適切な離脱基（例えばハロゲン（臭化物など）、カ
ルボン酸塩（酢酸塩など）、アルキルスルホン酸塩またはアリールスルホン酸塩（p-トル
エンスルホン酸塩など）、イミド（スクシンイミドなど）、スルホンイミド（ビス(フェ
ニルスルホニル)イミドなど）、ハロアルキルスルホン酸塩（トリフルオロメチルスルホ
ン酸塩など））である）と、塩基の存在下で、場合によってはさらに希釈剤（不活性な溶
媒が好ましい）の存在下で、場合によってはさらに錯化剤の存在下で、-120℃～100℃の
温度範囲（-80℃～50℃が好ましい）にて反応させることによって調製できる。このよう
な方法は文献で知られており、例えば、J. Med. Chem.、2003年、第46巻、3021～3032ペ
ージ；J. Org. Chem.、2003年、第68巻、1443～1446ページ；J. Org. Chem.、2002年、第
67巻、5216～5225ページ；J. Org. Chem.、2002年、第67巻、3065～3071ページに記載さ
れている。
【０１４８】
　一般式（Ia）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化
合物は、b）一般式：

【化４】
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（ただし、Gは、シアノ、ニトロ、P(O)(O-C1～C6アルキル)2、CON(C1～C6アルキル)2、CO
NH(C1～C6アルキル)、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C4アルキルスルホニル、C1～C4
アルキルカルボニルなどの電子求引基である）の化合物と、塩基の存在下で、場合によっ
てはさらに希釈剤の存在下で、場合によってはさらに錯化剤の存在下で、-120℃～100℃
の温度範囲（-80℃～50℃が好ましい）にて反応させることもできる。このような方法は
文献で知られており、例えば、J. Org. Chem.、2002年、第67巻、5216～5225ページ；Het
erocycles、2002年、第57巻、2267～2278ページに記載されている。
【０１４９】
　一般式（Ia）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化
合物は、c）一般式：
【化５】

（ただし、AはOまたはSであり、RCは、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキル、フェニル
（置換されていないか、フェニル環上でC1～C6ハロアルキル、ニトロ、シアノ、ハロゲン
のいずれかによって置換されている）、ベンジル（置換されていないか、C1～C6ハロアル
キル、ニトロ、シアノ、ハロゲンのいずれかによって置換されている）、トリ-C1～C4ア
ルキルシリル、C1～C6アルキルカルボニル、C1～C6ハロアルキルカルボニル、ベンジルカ
ルボニル（置換されていないか、C1～C6ハロアルキル、ニトロ、シアノ、ハロゲンのいず
れかによって置換されている）、フェニルカルボニル（置換されていないか、C1～C6ハロ
アルキル、ニトロ、シアノ、ハロゲンのいずれかによって置換されている）、C1～C6アル
キルスルホニル、C1～C6ハロアルキルスルホニル、C1～C6ベンジルスルホニル（置換され
ていないか、C1～C6ハロアルキル、ニトロ、シアノ、ハロゲンのいずれかによって置換さ
れている）、C1～C6フェニルスルホニル（置換されていないか、C1～C6ハロアルキル、ニ
トロ、シアノ、ハロゲンのいずれかによって置換されている）のいずれかである）の化合
物と、場合によっては塩基の存在下で、場合によってはさらに希釈剤の存在下で、場合に
よってはさらに錯化剤の存在下で、-120℃～100℃の温度範囲（-80℃～50℃が好ましい）
にて反応させることもできる。このような方法は文献で知られており、例えば、Eur. J. 
Org. Chem.、2000年、第16巻、2851～2860ページ；J. Org. Chem.、1996年、第61巻、500
4～5012ページ；Tetrahedron、1995年、第51巻、2763～2776ページに記載されている。
【０１５０】
　一般式（Ia）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化
合物は、d）一般式：

【化６】

（ただし、RD1とRD2は水素またはC1～C6アルキルであり、Zは適切な対イオン（例えばハ
ロゲン）である）と、場合によっては塩基の存在下で、場合によってはさらに希釈剤の存
在下で、場合によってはさらに錯化剤の存在下で、場合によってはさらにルイス酸の存在
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下で、-120℃～100℃の温度範囲（-80℃～50℃が好ましい）にて反応させることもできる
。このような方法は文献で知られており、例えば、J. Org. Chem.、2002年、第67巻、521
6～5225ページ；Chem. Europ. J.、1999年、第5巻、1355～1363ページ；J. Amer. Chem. 
Soc.、1974年、第96巻、2275～2276ページ；Synthesis、1984年、第12巻、1045～1047ペ
ージに記載されている。試薬ii）は、Tetrahedron Lett.、2004年、第45巻、3345～3348
ページに記載されているようにして、無水酢酸の存在下でN,N,N’,N’-テトラメチルジア
ミノメタンからその場で合成することができる。
【０１５１】
　一般式（Ia）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化
合物は、e）一般式：
【化７】

（ただし、XAとXBは、それぞれ互いに独立に、Cl、OCCl3、1-イミダゾリルなどの適切な
離脱基である）および一般式：
　　HNR7R8

（ただし、R7とR8は上に定義した通りである）と、塩基の存在下で、場合によってはさら
に希釈剤の存在下で、場合によってはさらに錯化剤の存在下で、-120℃～100℃の温度範
囲（-80℃～50℃が好ましい）にて反応させることもできる。
【０１５２】
　上記の方法における希釈剤として、不活性な溶媒（例えば、炭化水素、エーテル（THF
や1,2-ジメトキシエタンなど）、N,N-ジメチルホルムアミド、ハロゲン化炭化水素（ジク
ロロメタンなど））、またはこれらの混合物を用いることができる。塩基としては、例え
ば、アルキル-リチウム化合物（例えばメチル-リチウム、n-ブチル-リチウム、t-ブチル-
リチウム）、リチウムジアルキルアミド（例えばリチウムジイソプロピルアミド）、金属
水素化物（アルカリ金属水素化物が好ましく、例えば水素化ナトリウムが挙げられる）、
アルカリ金属アミド（例えばナトリウムアミド）、金属ビス(トリ(C1～C6アルキル)シリ
ル)アミド（例えばリチウムビス(トリメチルシリル)アミド）、金属アルコキシド（例え
ばカリウムt-ブトキシド）、ホスファゼン塩基（例えばN'-t-ブチル-N,N,N',N',N",N"-ヘ
キサメチルホスホルイミドトリアミド（P1-

tBu）、1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメ
チルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）、1-t-ブチル-
2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼ
ン)（P2-

tBu）、2-t-ブチルイミノ-2-ジエチルアミノ-1,3-ジメチル-ペルヒドロ-1,3,2-
ジアザホスホリン（BEMP）、2,8,9-トリイソブチル-2,5,8,9-テトラアザ-1-ホスファビシ
クロ[3.3.3]ウンデカン（フェルカーデ塩基））が可能である。錯化剤としては、例えば
、1,3-ジメチル-3,4,5,6-テトラヒドロ-2(1H)-ピリミジノン（DMPU）、ヘキサメチルホス
ホルアミド（HMPA）、テトラメチルエチレンジアミン（TMEDA）が可能である。ルイス酸
としては、例えば、SnCl4、AlCl3、ZnCl2が可能である。
【０１５３】
　方法a）、b）、c）、e）は、独立に、または繰り返して、または互いに組み合わせて実
施することができる。
【０１５４】
　一般式（Ia）の化合物は、例えばWO 01/012613、WO 02/062770、WO 03/000686、WO 04/
010165、WO 04/013106によって公知である。
【０１５５】
　方法a）が有用なのは、特に、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義し
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た通りであり、R5がハロゲンであり、R6が水素またはハロゲンであり、mが2であり、nが1
である化合物の調製を：
【化８】

　一般式（Ia）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化
合物（上記のもの）を単一のステップまたは連続したステップで、一般式R5-Xおよび／ま
たはR6-Xの化合物（ただしR5および／またはR6は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素などのハ
ロゲンであり、Xは上記の適切な離脱基である）をハロゲン化することによって行なう場
合である。好ましい試薬は、フッ素化に関してはN-フルオロベンゼンスルホンイミド（NF
SI）または1-(クロロメチル)-4-フルオロ-1,4-ジアゾニアビシクロ[2.2.2]オクタンビス(
テトラフルオロボレート)（SELECTFLUOR）であり、塩素化に関してはN-クロロスクシンイ
ミド（NCS）またはヘキサクロロエタンであり、臭素化に関してはN-ブロモスクシンイミ
ド（NBS）またはフェニルトリメチルアミノトリブロミド（PTT）であり、ヨウ素化に関し
てはN-ヨードスクシンイミド（NIS）である。ハロゲン化は、不活性な溶媒（エーテルが
好ましく、例えばTHFが挙げられる）の中で、塩基（ホスファゼン塩基が好ましく、1-t-
ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホ
スファゼン)（P2-

tBu）、1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5
,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）、2,8,9-トリイソブチル-2,5,8,9-テト
ラアザ-1-ホスファビシクロ[3.3.3]ウンデカン（フェルカーデ塩基）などが挙げられる）
の存在下で、0℃～50℃の温度範囲（0℃～30℃が好ましい）にて実施することが好ましい
。あるいはハロゲン化は、アルコキシド塩基（例えばカリウムt-ブトキシド）の存在下で
、さらに希釈剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100℃～5
0℃の温度範囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。あるいはハロゲン化は、アルキ
ル-リチウム化合物（例えばn-ブチルリチウム）の存在下で、さらに錯化剤（例えば1,3-
ジメチル-3,4,5,6-テトラヒドロ-2(1H)-ピリミジノン（DMPU））の存在下で、さらに希釈
剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100℃～50℃の温度範
囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。あるいはハロゲン化は、金属ビス(トリ(C1～
C6アルキル)シリル)アミド（例えばナトリウムビス(トリメチルシリル)アミド）の存在下
で、さらに希釈剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100℃
～50℃の温度範囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。
【０１５６】
　さらに、方法a）が有用なのは、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に
定義した通りであり、R6がC1～C10アルキルまたはハロゲンであり、mが2であり、nが1で
ある化合物の調製を、一般式（Ib）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りで
あり、mが2であり、R6がC1～C10アルキル（例えばメチル）またはハロゲン（例えば塩素
またはフッ素）である化合物を、一般式R5-Xの化合物（ただしR5は上に定義した通りであ
り、Xは上記の適切な離脱基である）と、塩基の存在下で、場合によってはさらに希釈剤
（不活性な溶媒が好ましい）の存在下で、場合によってはさらに錯化剤の存在下で、-120
℃～100℃の温度範囲（-80℃～50℃が好ましい）にて反応させることによって行なう場合
である。
【０１５７】
　方法a）が有用なのは、特に、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義し
た通りであり、R5がハロゲンであり、R6がC1～C10アルキルまたはハロゲンであり、mが2
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であり、nが1である化合物の調製を：
【化９】

　一般式（Ib）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2であり、R
6がC1～C10アルキル（例えばメチル）またはハロゲン（例えば塩素またはフッ素）である
化合物を、一般式R5-Xの化合物（ただしR5は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素などのハロゲ
ンであり、Xは上記の適切な離脱基である）を用いてハロゲン化することによって行なう
場合である。好ましい試薬は、フッ素化に関してはN-フルオロベンゼンスルホンイミド（
NFSI）または1-(クロロメチル)-4-フルオロ-1,4-ジアゾニアビシクロ[2.2.2]オクタンビ
ス(テトラフルオロボレート)（SELECTFLUOR）であり、塩素化に関してはN-クロロスクシ
ンイミド（NCS）またはヘキサクロロエタンであり、臭素化に関してはN-ブロモスクシン
イミド（NBS）またはフェニルトリメチルアミノトリブロミド（PTT）であり、ヨウ素化に
関してはN-ヨードスクシンイミド（NIS）である。ハロゲン化は、不活性な溶媒（エーテ
ルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の中で、塩基（ホスファゼン塩基が好ましく、1
-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(
ホスファゼン)（P2-

tBu）、1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5

-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）、2,8,9-トリイソブチル-2,5,8,9-テ
トラアザ-1-ホスファビシクロ[3.3.3]ウンデカン（フェルカーデ塩基）などが挙げられる
）の存在下で、0℃～50℃の温度範囲（0℃～30℃が好ましい）にて実施することが好まし
い。あるいはハロゲン化は、アルコキシド塩基（例えばカリウムt-ブトキシド）の存在下
で、さらに希釈剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100℃
～50℃の温度範囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。あるいはハロゲン化は、アル
キル-リチウム化合物（例えばn-ブチルリチウム）の存在下で、さらに錯化剤（例えば1,3
-ジメチル-3,4,5,6-テトラヒドロ-2(1H)-ピリミジノン（DMPU））の存在下で、さらに希
釈剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100℃～50℃の温度
範囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。あるいはハロゲン化は、金属ビス(トリ(C1
～C6アルキル)シリル)アミド（例えばナトリウムビス(トリメチルシリル)アミド）の存在
下で、さらに希釈剤（エーテルが好ましく、例えばTHFが挙げられる）の存在下で、-100
℃～50℃の温度範囲（-80℃～0℃が好ましい）にて実施する。
【０１５８】
　さらに、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義した通りであり、R6

が水素であり、mが2であり、nが1である化合物は、一般式（II）の化合物：
【化１０】

（ただし、R1、R2、R3、R4、R5、Yは上に定義した通りであり、RNはC1～C6アルキルまた
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はアリルであり、mは2である）から出発して、この化合物を脱カルボキシル化することに
よって調製できる。このような反応は文献で知られており、場合によっては塩基（例えば
アルカリ金属水酸化物であり、NaOHやLiOHなどが挙げられる）の存在下で（J. Org. Chem
.、1998年、第63巻、220～221ページ）、または場合によっては無機酸や有機酸（例えばH
Cl、H2SO4、酢酸）の存在下で（Synthesis、1997年、第6巻、691～695ページ）、または
場合によっては中性条件下で（Tetrahedron、1995年、第51巻、8573～8574ページ；J. Ch
em. Soc. Perkin Trans.、第1巻、1985年、1541～1546ページ）実施することができる。
希釈剤としては、通常は、エーテル（例えばTHF、ジオキサン）、アルコール（例えばメ
タノール、エタノール）、DMSO、水、またはこれらの混合物が用いられ、反応は、通常は
、-20℃～200℃の範囲（25℃～160℃が好ましい）で実施される。
【０１５９】
　一般式（II）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義した通りであり、RNがC1～C

6アルキルまたはアリルであり、mが2である化合物は、例えば、一般式（II）において、R
1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、R5が水素であり、RNがC1～C6アルキルまた
はアリルであり、mが2である化合物から出発して、場合に応じてa）～c）またはe）に記
載した方法で調製することができる。
【０１６０】
　一般式（II）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、R5が水素であ
り、RNがC1～C6アルキルまたはアリルであり、mが2である化合物は、例えば、一般式（Ia
）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、mが2である化合物（上記の
もの）から出発し、試薬RN-O2CX

A（ただしRNはC1～C6アルキルまたはアリルであり、XAは
上記の適切な離脱基である）を用いてa）の方法で調製することができる。
【０１６１】
　あるいは一般式（II）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、R5が
水素であり、RNがC1～C6アルキルまたはアリルであり、mが2である化合物は、一般式（II
I）の化合物：
【化１１】

（ただし、R1、R2、R3、R4は上に定義した通りであり、RNはC1～C6アルキルまたはアリル
であり、mは2である）を、一般式Y-XCの化合物（ただし、Yは電子が少ない活性化された
芳香族基または複素芳香族基であり、XCは、ハロゲン、ニトロ、スルホン酸アルキル（ス
ルホン酸メチルなど）、スルホン酸アリール（スルホン酸フェニルなど）、スルホン酸ハ
ロアルキル（スルホン酸トリフルオロメチルなど）の適切な離脱基である）と、場合によ
っては塩基（例えばジアルキルアミド（リチウムジイソプロピルアミドなど）、金属水素
化物（（アルカリ金属水素化物が好ましく、例えば水素化ナトリウムが挙げられる）、金
属ビス(トリ(C1～C6アルキル)シリル)アミド（リチウムビス(トリメチルシリル)アミドな
ど）、金属アルコキシド（カリウムt-ブトキシドなど）ホスファゼン塩基（N'-t-ブチル-
N,N,N',N',N",N"-ヘキサメチルホスホリミドトリアミド（P1-

tBu）、1-エチル-2,2,4,4,4
-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-E
t）、1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カ
テナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）、2-t-ブチルイミノ-2-ジエチルアミノ-1,3-ジメチル-
ペルヒドロ-1,3,2-ジアザホスホリン（BEMP）、2,8,9-トリイソブチル-2,5,8,9-テトラア
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ザ-1-ホスファビシクロ[3.3.3]ウンデカン（フェルカーデ塩基）など））の存在下で、場
合によってはさらに希釈剤（例えばTHF、DMF、ジオキサン）の存在下で、-120℃～150℃
の範囲（-20℃～120℃が好ましい）にて反応させて得ることもできる。このような方法は
文献で知られており、例えばSymthesis、1997年、第6巻、691～695ページや、Chem. Hete
rocycl. Compd.（英訳）、1984年、第20巻、676～680ページに記載されている。
【０１６２】
　一般式（III）において、R1、R2、R3、R4が上に定義した通りであり、RNがC1～C6アル
キルまたはアリルであり、mが1または2である化合物は、例えば、一般式（III）において
、R1、R2、R3、R4が上に定義した通りであり、RNがC1～C6アルキルまたはアリルであり、
mが0である化合物を、適切な有機または無機の酸化剤（例えばペルオキシ酸（3-クロロペ
ルオキシ安息香酸、過酢酸など）、過酸化水素、アルコキシペルオキシド、過ヨウ素酸塩
（過ヨウ素酸ナトリウムなど））と、場合によっては希釈剤（例えばハロゲン化炭化水素
（ジクロロメタン、1,2-ジクロロエタンなど）、アルコール（メタノールなど）、N,N-ジ
メチルホルムアミド、水、酢酸、またはこれらの混合物）の存在下で反応させて酸化する
ことによって得られる。反応は、通常は、-80℃～120℃の範囲（-20℃～50℃が好ましい
）にて実施する。このような方法は文献で知られており、例えば、J. Org. Chem.、2003
年、第68巻、3849～3859ページ；J. Med. Chem.、2003年、第46巻、3021～3032ページ；J
. Org. Chem.、2003年、第68巻、500～511ページ；Bioorg. Med. Chem.、1999年、第9巻
、1837～1844ページに記載されている。mが0である硫化物をmが1である対応するスルホキ
シドに変換するには、またはmが1であるスルホキシドをmが2である対応するスルホンに変
換するには、1当量の酸化剤が必要とされる。mが0である硫化物をmが2である対応するス
ルホンに変換するには、2当量の酸化剤が必要とされる。
【０１６３】
　一般式（III）において、R1、R2、R3、R4が上に定義した通りであり、RNがC1～C6アル
キルまたはアリルであり、mが0である化合物は、例えば、一般式（IV）の化合物：
【化１２】

（ただし、R1、R2、R3、R4は上に定義した通りであり、XDは、ハロゲン（例えば塩化物）
、アルキルスルホニル基（例えばメチルスルホニル）、アリールスルホニル基（例えばフ
ェニルスルホニル）、ハロアルキルスルホニル基（例えばトリフルオロメチルスルホニル
）、ニトロなどの適切な離脱基である）から出発して、一般式（V）の化合物：

【化１３】

（ただし、RNはC1～C6アルキルまたはアリルである）と、場合によっては塩基（アルカリ
金属水素化物（例えば水素化ナトリウム）、炭酸アルカリ金属（例えば炭酸カリウム、炭
酸ナトリウム）、塩基性アミン（例えばトリエチルアミン、ピリジン）など）の存在下で
、場合によってはさらに希釈剤（例えばDMF、アセトン、エーテル（THFなど））の存在下
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る。
【０１６４】
　一般式（IV）の化合物は、例えばWO 01/12613、WO 02/062770、WO 03/000686によって
公知であり、一般式（V）の化合物は市販されている。
【０１６５】
　一般式（IV）の化合物は、一般式（I）において、R5とR6が、これらの基が結合してい
る炭素原子と合わさってシクロプロピル環を形成していて、このシクロプロピル環が、場
合によっては1～4個の置換基で置換され、その置換基の選択が、独立に、C1～C6アルキル
、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6アルキルカルボニル、ニトロ、フェニルカルボニ
ルの中からなされ、mが2であり、nが1である化合物の例である。一般式（IV）の化合物：
【化１４】

（ただし、R1、R2、R3、R4は上に定義した通りであり、mは2であり、RD3とRD4は水素また
はC1～C6アルキルであり、RCY1とRCY2は、水素、ハロゲン、C1～C6アルコキシカルボニル
、C1～C6アルキルカルボニル、フェニルカルボニル、ニトロのいずれかである）は、公知
の方法により、一般式（VII）の化合物：
【化１５】

（ただし、R1、R2、R3、R4は上に定義した通りであり、mは2であり、RD3とRD4は水素また
はC1～C6アルキルである）（この一般式（VII）の化合物は、調製することができる）か
ら出発して、方法d）に記載されているようにして、例えば、ハロゲン化トリ(C1～C6アル
キル)スルホニウム（ヨウ化トリメチルスルホニウムなど）またはハロゲン化トリ(C1～C6
アルキル)スルホキソニウム（ヨウ化トリメチルスルホキソニウムなど）と、塩基（例え
ばアルカリ金属ハロゲン化物（NaHなど）またはアルカリ金属水酸化物（NaOH、KOHなど）
）の存在下で、さらに希釈剤（例えばDMSO、DMF、水、ジクロロメタン、またはこれらの
混合物）の存在下で、通常は0℃～50℃の温度範囲にて反応させて調製すること（Indian 
J. Chem. Sect. B、1982年、第21巻、1092～1094ページ；J. Chem. Soc. Perkin Trans. 
1、1997年、第20巻、3035～3042ページ）、またはジアゾメタンと、希釈剤（例えばエー
テル（ジエチルエーテルなど））の存在下で、通常は-25℃～0℃の温度範囲にて反応させ
て調製すること（Heterocycles、1995年、第40巻、191～204ページ）、または一般式：
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【化１６】

の化合物（ただし、RCY1とRCY2は、ハロゲン、C1～C6アルコキシカルボニル、C1～C6アル
キルカルボニル、フェニルカルボニル、ニトロのいずれかであり、RCY1はさらに水素であ
ってもよく、XLは適切な置換基（例えばハロゲン）である）を、塩基（例えばアルカリ金
属水酸化物（NaOHなど）、アルキル-リチウム化合物（n-ブチル-リチウムなど）、リチウ
ムジアルキルアミド（リチウムジイソプロピルアミドなど）、金属水素化物（アルカリ金
属水素化物が好ましく、水素化ナトリウムが挙げられる）、金属ビス(トリ(C1～C6アルキ
ル)シリル)アミド（リチウムビス(トリメチルシリル)アミドなど）、アルカリ金属炭酸塩
（炭酸カリウムなど））の存在下で、さらに希釈剤（例えばテトラヒドロフラン（THF）
、アセトニトリル、水、ハロゲン化炭化水素（クロロホルムなど）、またはこれら溶媒の
混合物（例えば水とクロロホルム））の存在下で、場合によっては相間移動触媒（例えば
塩化トリエチルベンジルアンモニウム）の存在下で、通壽は-80℃～20℃の温度範囲にて
反応させて調製すること（Indian J. Chem. Sect. B、1997年、第36巻、608～611ページ
；Synth. Commun.、1986年、第16巻、1255～1259ページ；Tetrahedron、2001年、第５７
巻、9423～9427ページ）ができる。
【０１６６】
　一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義した通りであり、R6が水素で
あり、mが2であり、nが1である化合物は、公知の方法により、例えば一般式（VII）にお
いて、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、RD3とRD4が水素またはC1～C6アル
キルであり、mが1または2であるマイケル受容体として化合物（上記のもの）を、一般式R
D5-MまたはRD5-Hの求核剤（ただしRD5-Mは適切な塩または有機金属化合物であり、Mは、
例えばLi、MgBr、Na、K、テトラアルキルアンモニウムのいずれかであり、RD5は、C1～C6
アルキル、C1～C6アルコキシ、C1～C6アルキルチオ、C1～C6アルキルスルフィニル、C1～
C6アルキルスルホニル、シアノ、ニトロ-C1～C6アルキルイミダゾリル、トリアゾリル、
インダゾリル、ピラゾリルなどの求核剤である）と反応させることによっても調製できる
。化合物RD5-Mは、あらかじめ形成すること、またはその場で生成させることができる。
反応は、RD5-H（ただしRD5は、例えば、イミダゾリル、トリアゾリル、インダゾリル、ピ
ラゾリルのいずれかである）を、中性条件下で用いて実施することもできる。溶媒として
、エーテル（例えばTHF）、ハロゲン化溶媒（例えばジクロロメタン）、アルコール（例
えばメタノール）、アセトニトリル、アセトンを、-120℃～100℃の温度範囲（-80℃～50
℃が好ましい）で使用することができる。このような方法は文献で知られており、例えば
Tetrahedron Letters、2002年、第43巻(17)、3175～3179ページ；Tetrahedron Letters、
1992年、第33巻(1)、131～134ページ；Journal of Organic Chemistry、1991年、第56巻(
13)、4098～4112ページ；Tetrahedron、1989年、第45巻(18)、5805～5814ページに記載さ
れている。
【０１６７】
　さらに、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、R6、Y、nが上に定義した通りで
あり、mが1または2である化合物は、公知の方法により、一般式（I）において、R1、R2、
R3、R4、R5、R6、Y、nが上に定義した通りであり、mがそれぞれ0または1である化合物か
ら出発して、その化合物を適切な有機または無機の酸化剤（例えばペルオキシ酸（3-クロ
ロペルオキシ安息香酸、過酢酸など）、過酸化水素、アルコキシペルオキシド、過ヨウ素
酸塩（過ヨウ素酸ナトリウムなど））と、場合によっては希釈剤（例えばハロゲン化炭化
水素（ジクロロメタン、1,2-ジクロロエタンなど）、アルコール（メタノールなど）、N,
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N-ジメチルホルムアミド、水、酢酸、またはこれらの混合物）の存在下で反応させて酸化
することによって調製できる。反応は、通常は、-80℃～150℃の範囲（-20℃～120℃が好
ましい）にて実施する。このような方法は文献で知られており、例えば、J. Org. Chem.
、2003年、第68巻、3849～3859ページ；J. Med. Chem.、2003年、第46巻、3021～3032ペ
ージ；J. Org. Chem.、2003年、第68巻、500～511ページ；Bioorg. Med. Chem.、1999年
、第9巻、1837～1844ページに記載されている。mが0である硫化物をmが1である対応する
スルホキシドに変換するには、またはmが1であるスルホキシドをmが2である対応するスル
ホンに変換するには、1当量の酸化剤が必要とされる。mが0である硫化物をmが2である対
応するスルホンに変換するには、2当量の酸化剤が必要とされる。
【０１６８】
　一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、R6、Yが上に定義した通りであり、mが0で
あり、nが1である化合物は、例えば、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定
義した通りであり、R5とR6が水素であり、mが0であり、nが1である化合物、または一般式
（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義した通りであり、R6が水素であり、m
が0であり、nが1である化合物から出発し、
【化１７】

これらの化合物をハロゲン化剤（例えば臭素、N-ハロスクシンイミド（N-クロロスクシン
イミドやN-ブロモスクシンイミドなど））と、場合によっては希釈剤（例えば酢酸、ハロ
ゲン化炭化水素（CCl4やジクロロメタンなど））の存在下で、-80℃～120℃の温度範囲（
-20℃～60℃が好ましい）にて反応させて、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが
上に定義した通りであり、R5がXE（XEはハロゲン）であり、R6が水素であり、mが0であり
、nが1である化合物、または一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義し
た通りであり、R6がXE（XEはハロゲン）であり、mが0であり、nが1である化合物をそれぞ
れ形成することによって調製できる。
【０１６９】
　次に、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであり、R5がXE（
XEはハロゲン）であり、R6が水素であり、mが0であり、nが1である化合物、または一般式
（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、Yが上に定義した通りであり、R6がXE（XEはハロゲ
ン）であり、mが0であり、nが1である化合物は、上記のようにして直接酸化すること、ま
たは場合によっては第2ステップまたは第3ステップにおいて、一般式：
　　M-R5および／またはM-R6

（ただしR5とR6は上に定義した通りであり、M-R5とM-R6は、適切な塩または有機金属化合
物であり、Mは、例えばLi、MgBr、Na、K、テトラアルキルアンモニウムのいずれかである
）と、場合によってはルイス酸（例えばSnCl4）の存在下で、場合によってはさらに錯化
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剤（例えばヘキサメチルホスホルアミド（HMPA）または1,3-ジメチル-3,4,5,6-テトラヒ
ドロ-2(1H)-ピリミジノン（DMPU））の存在下で、場合によってはさらに希釈剤（例えば
アセトニトリル、ジクロロメタン、エーテル、THF）の存在下で、-120℃～100℃の温度範
囲（-80℃～80℃が好ましい）にて反応させることができる。このような方法は文献で知
られており、例えば、J. Org. Chem.、1998年、第63巻、3706～3716ページ；J. Chem. So
c. Perkin Trans.、1995年、第22巻、2845～2848ページ；Synthesis、1982年、第2巻、13
1～132ページ；Liebigs Annalen、1993年、49～54ページ；Synth. Commun.、1990年、第2
0巻、1943～1948ページに記載されている。
【０１７０】
　一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R6、Yが上に定義した通りであり、R5が、塩素
、臭素、ヨウ素のいずれかであり、mが1または2であり、nが1である化合物は、一般式（I
c）の化合物：
【化１８】

（ただしR1、R2、R3、R4、R6、Yは上に定義した通りである）を、不活性な溶媒中で、ま
ず最初にN-ハロスクシンイミドと反応させ、次いで上記の酸化剤のうちの1つと反応させ
ることによって調製できる。
【０１７１】
　あるいは一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、R6、Yが上に定義した通りであり
、mが0であり、nが1である化合物は、一般式（VIII）において、R5、R6、Yが上に定義し
た通りであり、XFが離脱基（例えばハロゲン（臭化物や塩化物など）、スルホン酸アルキ
ル（スルホン酸メチルなど）、スルホン酸アリール（トシラートなど））である化合物を
、チオ尿素と、場合によっては希釈剤（例えばアルコール（エタノールなど））の存在下
で、場合によってはさらにアルカリ金属ヨウ化物（例えばヨウ化ナトリウム、ヨウ化カリ
ウム）の存在下で、-30℃～100℃に温度範囲（0℃～80℃が好ましい）にて反応させて一
般式（XI）のイソチオ尿素中間体を取得し、それを一般式（IV）の化合物：
【化１９】

（ただしR1、R2、R3、R4は上に定義した通りであり、XDは適切な離脱基（例えばハロゲン
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（塩化物など）、アルキルスルホニル基（メチルスルホニルなど）、アリールスルホニル
基（フェニルスルホニルなど）、ハロアルキルスルホニル基（トリフルオロメチルスルホ
ニルなど）、ニトロ）である）と、塩基（例えば炭酸塩（炭酸カリウム、炭酸ナトリウム
、炭酸水素カリウムなど）、水酸化物（水酸化カリウムなど）、アルコキシド（ナトリウ
ムアルコキシドなど））の存在下で、場合によってはさらに希釈剤（例えばアルコール（
エタノールなど）、エーテル（1,4-ジオキサン、THFなど）、極性溶媒（水、DMFなど）、
または溶媒の混合物（1,4-ジオキサンと水の混合物））の存在下で、20℃～200℃の温度
範囲（50℃～150℃が好ましい）にて、場合によっては不活性ガス（例えば窒素）の存在
下で、場合によってはマイクロ波を照射して反応させることによって調製できる。このよ
うな方法は文献で知られており、例えばWO 04/0131106に記載されている。
【０１７２】
　一般式（XI）において、R5、R6、Yが上に定義した通りである中間体を調製するさらに
別の方法は、一般式（IX）において、R5、R6、Yが上に定義した通りである化合物を、チ
オ尿素と、酸（例えば無機酸（塩酸、臭化水素酸、硫酸など）、有機酸（トリフルオロ酢
酸など））の存在下で、場合によってはさらに希釈剤（例えばエーテル（1,4-ジオキサン
、THFなど）、極性溶媒（水、DMFなど）、または溶媒の混合物（1,4-ジオキサンと水の混
合物））の存在下で、20℃～270℃の温度範囲（20℃～150℃が好ましい）にて、場合によ
ってはマイクロ波を照射して反応させるというものである。このような方法は文献で知ら
れており、例えば、BuchwaldとNeilsen、JACS、第110巻(10)、3171～3175ページ、1988年
；FrankとSmith、JACS、第68巻、2103～2104ページ、1946年；Vetter、Syn. Comm.、第28
巻、3219～3233ページ、1998年に記載されている。
【０１７３】
　一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、R5、R6、Yが上に定義した通りであり、mが0で
あり、nが1である化合物は、一般式（XII）において、R5、R6、Yが上に定義した通りであ
る化合物を、
【化２０】

一般式（IV）において、R1、R2、R3、R4が上に定義した通りであり、XDが適切な離脱基（
例えばハロゲン（塩化物など）、アルキルスルホニル基（メチルスルホニルなど）、アリ
ールスルホニル基（フェニルスルホニルなど）、ハロアルキルスルホニル基（トリフルオ
ロメチルスルホニルなど）、ニトロ）である化合物と、塩基（例えば炭酸カリウム）の存
在下で、場合によってはさらに希釈剤（例えばDMF）の存在下で、0℃～100℃の温度範囲
（20℃～50℃が好ましい）にて、場合によっては不活性雰囲気下（例えば窒素）で反応さ
せるというものである。このような方法は文献で知られており、例えば、WO 01/012613、
WO 02/062770、WO 04/010165に記載されている。
【０１７４】
　R5がC1～C6ハロアルキル（特にペルフルオロアルキル（トリフルオロメチルなど））で
ある特別な場合には、一般式（I）において、R1、R2、R3、R4、Yが上に定義した通りであ
り、R6が、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアルキルのいずれかであり、mが0であり、
nが1である化合物は、一般式（XIII）のカルボニル化合物：
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（ただし、Yは上に定義した通りであり、R6は、水素、C1～C6アルキル、C1～C6ハロアル
キルのいずれかである）を、試薬R5-XG（ただしXGはトリアルキルシリル基（例えばトリ
メチルシリル）である）と、開始剤（例えばフッ化物（フッ化セシウム、フッ化テトラブ
チルアンモニウム、フッ化カリウム）、アルコキシド）の存在下で、場合によってはさら
に希釈剤（例えばエーテル（THF、1,4-ジオキサンなど））の存在下で、0℃～100℃の温
度範囲（20℃～30℃が好ましい）にて反応させて一般式（XIV）のシリル化された中間体
を形成することによって調製するとよい。一般に、一般式（XIV）のこのシリル化された
中間体を単離または精製することなしに、酸（例えば塩酸、臭化水素酸、酢酸）の存在下
で、場合によっては追加の希釈剤（例えばエーテル（1,4-ジオキサン、THFなど）、極性
溶媒（水、DMFなど）、または溶媒の混合物）の存在下で、0℃～100℃の温度範囲（20℃
～30℃が好ましい）にて脱シリル化し、一般式（X）のアルコールを形成する。このよう
な方法は文献で知られており、例えば、Chem. Rev.、1997年、第97巻、757～786ページ；
J. Am. Chem. Soc.、1989年、第111巻、393ページ；J. Med. Chem.、1992年、第35巻、64
1ページ；J. Org. Chem.、1992年、第57巻、1124ページに記載されている。
【０１７５】
　このようにして得られたアルコールは、例えばWO 01/012613やWO 02/062770に記載され
ているようにして、まず最初にアルコールをより適した離脱基（例えばハロゲン（臭化物
など）、スルホン酸アルキル（スルホン酸メチルなど）、スルホン酸アリール（トシラー
トなど））で置換し、次いで一般式（IV）において、R1、R2、R3、R4が上に定義した通り
であり、XDが適切な離脱基（例えばハロゲン（塩化物など）、アルキルスルホニル基（メ
チルスルホニルなど）、アリールスルホニル基（フェニルスルホニルなど））である化合
物（上記のもの）と、塩基（例えば炭酸カリウム、ヒドロ硫化ナトリウム水和物、ロンガ
リット塩（ヒドロキシメタンスルフィン酸ナトリウムとその水和物））の存在下で、場合
によってはさらに希釈剤（例えばDMF）の存在下で、-20℃～150℃の温度範囲（0℃～40℃
が好ましい）にて、場合によっては不活性ガス（例えば窒素）の存在下で反応させること
によって誘導体化することができる。このような方法は文献で知られており、例えば、WO
 01/012613、WO 02/062770、WO 04/010165に記載されている。
【０１７６】
　さらに、一般式（IX）において、R5とR6が水素である化合物は、一般式（XV）の化合物
を、試薬（XVI）
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【化２２】

（ただしXHはハロゲン原子（臭素、塩素など）である、）と、希釈剤（例えばハロゲン化
炭化水素（ジクロロメタンなど）、炭化水素（ヘキサンなど）、アルコール（エタノール
など）、N,N-ジメチルホルムアミド、テトラヒドロフラン（THF）、またはこれらの混合
物）の存在下で反応させることによって調製できる。芳香族ベンジルハロゲン化物の調製
法は、Tetrahedron Letts.、2000年、第41巻、5161～5164ページに記載されている。試薬
（XVI）の調製法は、J. Org. Chem.、1980年、第45巻、384～389ページに記載されている
。
【０１７７】
　本発明による一般式（I）の化合物は、合成で得られたままの修飾しない形態で除草剤
として使用できるが、一般には、さまざまな調合用アジュバント（例えば基剤、溶媒、界
面活性物質）を用いて除草組成物にされる。その組成物は、さまざまな物理的形態にする
ことができる。例えば、散布用粉末、ゲル、湿潤化可能な粉末、水に分散可能な顆粒、水
に分散可能な錠剤、発泡性ペレット、乳化可能な濃縮液、マイクロエマルジョンにするこ
とが可能な濃縮液、水中油型エマルジョン、高流動油、水性分散液、油性分散液、サスポ
エマルジョン、カプセル懸濁液、乳化可能な顆粒、可溶性液体、水溶性濃縮液（基剤とし
て水、または水と混和可能な有機溶媒を用いる）、含浸ポリマー膜、または公知の他の形
態（『植物保護製品のためのFAO仕様の開発と利用に関するマニュアル』、第5版、1999年
からわかる）がある。このような組成物は、直接使用すること、または希釈してから使用
することができる。希釈物は、例えば水、液体肥料、微量栄養素、生物学的有機体、油、
溶媒を用いて製造することができる。
【０１７８】
　組成物は、例えば活性成分を調合用アジュバントと混合し、細かく粉砕した固体、顆粒
、溶液、分散液、エマルジョンの形態の調合剤にすることができる。活性成分は、他のア
ジュバント（例えば細かく粉砕した固体、鉱物油、植物起源の油、動物起源の油、植物起
源の改質油、動物起源の改質油、有機溶媒、水、界面活性物質、またはこれらの組み合わ
せ）を用いて調合剤にすることもできる。活性成分は、ポリマーからなる非常に細かいマ
イクロカプセルに含有された状態にすることもできる。マイクロカプセルは、多孔性基質
の中に活性成分を含んでいる。こうすることにより、制御された量の活性成分を環境中に
放出することができる（例えばゆっくりとした放出）。マイクロカプセルは、通常は、直
径が0.1～500ミクロンである。マイクロカプセルは、活性成分を、カプセルの重量の約25
～95重量％の量を含んでいる。活性成分は、一体となった固体の形態、固体または液体中
の微粒子の形態、適切な溶液の形態にすることができる。カプセル化用の膜は、例えば、
天然ゴム、合成ゴム、セルロース、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、化
学的に修飾したポリマー、キサンタン酸デンプンのいずれか、またはこの分野で当業者に
知られている他のポリマーを含んでいる。あるいは活性成分をベースとなる物質からなる
固体マトリックス中に細かく粉砕した粒子の形態で含む非常に細かいマイクロカプセルを
形成することもできるが、マイクロカプセル自体はカプセルの中に入れることはない。
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【０１７９】
　本発明の組成物を調製するのに適した調合用アジュバントは公知である。液体基剤とし
て使用できるのは、水、トルエン、キシレン、石油エーテル、植物油、アセトン、メチル
エチルケトン、シクロヘキサン、酸無水物、アセトニトリル、アセトフェノン、酢酸アミ
ル、2-ブタノン、炭酸ブチレン、クロロベンゼン、シクロヘキサン、シクロヘキサノール
、酢酸のアルキルエステル、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、アビエチン酸ジエチレングリコ
ール、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、
ジ安息香酸ジプロピレングリコール、ジプロキシトール、アルキルピロリドン、酢酸エチ
ル、2-エチルヘキサノール、炭酸エチレン、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、乳酸エチル、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、酢酸
グリセロール、二酢酸グリセロール、三酢酸グリセロール、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、オクタデカン酸、酢酸オクチルアミン、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、乳酸プ
ロピル、炭酸プロピレン、プロピレングリコール、プロピレングリコールメチルエーテル
、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、鉱物油、トリクロロエチレン、ペルクロロエチレン、酢酸エチル、酢
酸アミル、酢酸ブチル、プロピレングリコールメチルエーテル、メタノール、エタノール
、イソプロパノール、高分子量のアルコール（例えばアミルアルコール、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）、N-メチル-2-ピロリドンなどであ
る。濃縮液を希釈するための基剤として、水が一般に選択される。適切な固体基剤は、例
えば、タルク、二酸化チタン、葉蝋石、シリカ、アタパルジャイト、珪藻土、石灰石、炭
酸カルシウム、ベントナイト、カルシウムモンモリロナイト、綿実の殻、小麦粉、ダイズ
粉、軽石、木材粉、粉砕したクルミの殻、リグニン、ならびに同様の物質であり、例えば
CFR 180.1001.(c)と(d)に記載されている。
【０１８０】
　好ましいことに、多数の界面活性物質を固体調合剤と液体調合剤の両方で使用すること
ができる。特に使用前に基剤を用いて希釈することのできる調合剤で使用できる。界面活
性物質は、アニオン性界面活性物質、カチオン性界面活性物質、非イオン性界面活性物質
、ポリマー界面活性物質のいずれでもよく、乳化剤、湿潤剤、懸濁剤として、または他の
目的で使用できる。典型的な界面活性物質としては、例えば、アルキル硫酸塩（ラウリル
硫酸ジエタノールアンモニウムなど）、アルキルアリールスルホン酸塩（ドデシルベンゼ
ンスルホン酸カルシウムなど）、アルキルフェノール／アルキレンオキシド付加物（ノニ
ルフェノールエトキシレート）、アルコール／アルキレンオキシド付加物（トリデシルア
ルコールエトキシレート）、石鹸（ステアリン酸ナトリウムなど）、アルキルナフタレン
スルホン酸塩（ブチルナフタレンスルホン酸ナトリウムなど）、スルホコハク酸塩のジア
ルキルエステル（ジ(2-エチルヘキシル)スルホコハク酸ナトリウムなど）、ソルビトール
エステル（オレイン酸ソルビトールなど）、第四級アミン（ラウリルトリメチルアンモニ
ウムクロリドなど）、脂肪酸のポリエチレングリコールエステル（ステアリン酸ポリエチ
レングリコールなど）、エチレンオキシドとプロピレンオキシドのブロックコポリマー、
モノアルキルリン酸エステルの塩、ジアルキルリン酸エステルの塩や、例えば『マッカッ
チョンの洗剤と乳化剤年鑑』、MC出版社、リッジウッド、ニュージャージー州、1981年に
記載されているさらに別の物質などがある。
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【０１８１】
　殺虫調合剤に通常使用できるさらに別のアジュバントとして、結晶化阻止剤、粘性変更
剤、懸濁剤、染料、酸化防止剤、発泡剤、光吸収剤、混合助剤、泡止め剤、錯化剤、中和
用またはpH変更用の物質と緩衝剤、腐食阻止剤、芳香剤、湿潤剤、溶解促進剤、微量栄養
素、可塑剤、流動促進剤、潤滑剤、分散剤、増粘剤、凍結防止剤、殺微生物剤、液体肥料
、固体肥料などがある。
【０１８２】
　本発明の組成物にはさらに、添加剤として、植物起源の油、動物起源の油、鉱物油、こ
れらの油のアルキルエステル、これらの油と油誘導体の混合物などが含まれていてもよい
。本発明の組成物に含まれる油添加剤の量は、一般に、スプレー混合物の0.01～10％であ
る。例えばスプレー混合物を調製した後、油添加剤をスプレー・タンクに望む濃度で添加
することができる。好ましい油添加剤としては、鉱物油、または植物起源の油（例えばナ
タネ油、オリーブ油、ヒマワリ油）、乳化した植物油（例えばアミゴ（登録商標、ローヌ
-プーラン・カナダ社））、植物起源の油のアルキルエステル（例えばメチル誘導体）、
動物起源の油（例えば魚油、牛脂）などがある。好ましい添加剤は、例えば、活性成分と
して、魚油のアルキルエステルをほぼ80重量％と、メチル化されたナタネ油を15％と、通
常使用される乳化剤およびpH変更剤を5重量％含んでいる。特に好ましい油添加剤は、C8
～C22脂肪酸のアルキルエステル（特にC12～C18脂肪酸のメチル誘導体）であり、ラウリ
ル酸、パルミチン酸、オレイン酸のメチルエステルが重要である。これらのエステルはラ
ウリル酸メチル（CAS-111-82-0）、パルミチン酸メチル（CAS-112-39-0）、オレイン酸メ
チル（CAS-112-62-9）として知られている。好ましい脂肪酸メチルエステル誘導体は、エ
メリー（登録商標）2230と2231（コグニス社）である。これらの油誘導体と他の油誘導体
は、『除草剤のアジュバント概論』、第5版、南イリノイ大学、2000年に掲載されている
。
【０１８３】
　油添加剤の添加と作用は、界面活性物質（例えば非イオン性、アニオン性、カチオン性
の界面活性剤）と組み合わせることによってさらに改善できる。非イオン性、アニオン性
、カチオン性の適切な界面活性剤の具体例は、WO 97/34485の7ページと8ページに記載さ
れている。好ましい界面活性物質は、ドデシルベンジルスルホン酸塩のタイプのアニオン
性界面活性剤（その中でもそのカルシウム塩）と、脂肪アルコールエトキシレート・タイ
プの非イオン性界面活性剤である。特に好ましいのは、エトキシル化度が5～40のエトキ
シル化C12～C22脂肪アルコールである。市販されている界面活性剤の具体例は、ゲナポー
ル・タイプ（クラリアント社）である。シリコーン界面活性剤（特にポリアルキル-オキ
シド改変ヘプタメチルトリロキサン（例えばSilwet L-77（登録商標）として市販されて
いる））と、ペルフルオロ化された界面活性剤も好ましい。全添加剤に対する界面活性物
質の濃度は、一般に、1～30重量％である。油または鉱物油またはその誘導体と、界面活
性剤との混合物からなる油添加剤の具体例は、Edenor ME SU（登録商標）、Turbocharge
（登録商標）（シンジェンタ社、スイス国）、ActipronC（BPオイルUK社、イギリス国）
である。
【０１８４】
　望むのであれば、上記の界面活性物質それ自体を調合剤として使用すること、すなわち
油添加剤なしに使用することもできる。
【０１８５】
　さらに、有機溶媒を油添加剤／界面活性物質の混合物に添加すると、作用をさらに増強
できる可能性がある。適切な溶媒は、例えば、Solvesso（登録商標、エッソ社）またはAr
omatic Solvent（登録商標、エクソン社）である。このような溶媒の濃度は、全重量の10
～80重量％にすることができる。溶媒との混合物の中に存在する油添加剤は、例えばアメ
リカ合衆国特許第4,834,908号に記載されている。この明細書に記載した市販の油添加剤
は、MERGE（登録商標、BASF社）という名称で知られている。本発明において好ましいさ
らに別の油添加剤は、SCORE（登録商標、シンジェンタ・クロップ・プロテクション・カ
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ナダ社）である。
【０１８６】
　本発明による組成物の作用を増強するには、上記の油添加剤に加え、アルキルピロリド
ン（例えばAgrimax（登録商標））調合剤をスプレー混合物に添加することも可能である
。合成格子（例えばポリアクリルアミド、ポリビニル化合物、ポリ-1-p-メンテン（例え
ばBond（登録商標）、Courier（登録商標）、Emerald（登録商標）））調合剤も使用する
ことができる。プロピオン酸を含む溶液（例えばEurogkem Pen-e-trate（登録商標））を
作用増強剤としてスプレー混合物に添加することも可能である。
【０１８７】
　除草組成物は、一般に、一般式（I）の化合物を0.1～99重量％（特に0.1～95重量％）
と、調合用アジュバントを1～99.9重量％を含んでいる。調合用アジュバントには、0～25
重量％の界面活性物質が含まれていることが好ましい。市販の製品は濃縮液にすることが
好ましいが、エンド・ユーザーは、通常は希釈調合剤を使用することになる。
【０１８８】
　一般式（I）の化合物の施用量は広い範囲にわたる可能性があるが、土の性質、施用方
法（発芽前または発芽後；種子表面への付着；種子を播いた畝間への施用；耕作なしの施
用など）、作物用植物、制御する草または雑草、優勢な気象条件や、施用方法よって決ま
る他の因子、施用時期よって決まる他の因子、標的とする作問によって決まる他の因子に
応じて異なる。本発明による一般式（I）の化合物は、一般に、10～2000g/ha、特に50～1
000g/haの割合で散布される。
【０１８９】
　好ましい調合剤は、特に以下の組成を有する（％=重量パーセント）。
【０１９０】
　乳化可能な濃縮液
　活性成分：1～95％、60～90％が好ましい
　界面活性剤：1～30％、5～20％が好ましい
　液体基剤：1～80％、1～35％が好ましい
【０１９１】
　ダスト：
　活性成分：0.1～10％、0.1～5％が好ましい
　固体基剤：99.9～90％、99.9～99％が好ましい
【０１９２】
　懸濁濃縮液：
　活性成分：5～75％、10～50％が好ましい
　水：94～24％、88～30％が好ましい
　界面活性剤：1～40％、2～30％が好ましい
【０１９３】
　湿潤化可能な粉末：
　活性成分：0.5～90％、1～80％が好ましい
　界面活性剤：0.5～20％、1～15％が好ましい
　固体基剤：5～95％、15～90％が好ましい
【０１９４】
　顆粒：
　活性成分：0.1～30％、0.1～15％が好ましい
　固体基剤：99.5～70％、97～85％が好ましい
【０１９５】
　以下の実施例により本発明をさらに説明するが、本発明がその実施例に限定されること
はない。
【０１９６】
　一般式（I）の除草剤のための調合剤の実施例（％=重量％）
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【０１９７】
F1．乳化可能な濃縮液　　　　　　a）　　b）　　c）　　d）
　活性成分　　　　　　　　　　 5％　　10％　 25％　 50％
　ドデシルベンゼンスルホン酸カルシウム
　　　　　　　　　　　　　　　 6％　　8％　　6％　　8％
　ひまし油ポリグリコールエーテル（エチレンオキシドが36モル）
　　　　　　　　　　　　　　　 4％　　-　　　4％　　4％
　オクチルフェノールポリグリコールエーテル（エチレンオキシドが7～8モル）
　　　　　　　　　　　　　　　 -　　　4％　　-　　　2％
　NMP　　　　　　　　　　　　　-　　　-　　　10％　 20％
　C9～C12芳香族炭化水素混合物　85％　 78％　 55％　 16％
【０１９８】
　望む濃度のエマルジョンは、この濃縮液を水で希釈することによって得られる。
【０１９９】
F2．溶液　　　　　　　　　　　　　　 a）　　b）　　c）　　d）
　活性成分　　　　　　　　　　　　　 5％　　10％　 50％　 90％
　1-メトキシ-3-(3-メトキシプロポキシ)-プロパン
　　　　　　　　　　　　　　　　　　 -　　　20％　 20％　 -
　ポリエチレングリコール分子量400　　20％　 10％　 -　　　-
　NMP　　　　　　　　　　　　　　　　-　　　-　　　30％　 10％
　C9～C12芳香族炭化水素混合物　　　　75％　 60％　 -　　　-
【０２００】
　この溶液は、微小液滴の形態で使用するのに適している。
【０２０１】
F3．湿潤化可能な粉末　　　　　a）　　b）　　c）　　d）
　活性成分　　　　　　　　　　5％　　25％　 50％　 80％
　リグノスルホン酸ナトリウム　4％　　-　　　3％　　-
　ラウリル硫酸ナトリウム　　　2％　　3％　　-　　　4％
　ジイソブチルナフタレンスルホン酸ナトリウム
　　　　　　　　　　　　　　　-　　　6％　　5％　　6％
　オクチルフェノールポリグリコールエーテル（エチレンオキシドが7～8モル）
　　　　　　　　　　　　　　　-　　　1％　　2％　　-
　高度に分散されたケイ酸　　　1％　　3％　　5％　　10％
　カオリン　　　　　　　　　　88％　 62％　 35％　 -
【０２０２】
　活性成分をアジュバントと完全に混合し、得られた混合物を適切なミルの中で完全に粉
砕すると、湿潤化可能な粉末が得られる。それを水で希釈すると、望む任意の濃度の懸濁
液が得られる。
【０２０３】
F4．コーティングされた顆粒　　a）　　b）　　c）
　活性成分　　　　　　　　　　0.1％　5％　　15％
　高度に分散されたケイ酸　　　0.9％　2％　　2％
　無機基剤（例えばCaCO3やSiO2）（直径0.1～1mm）
　　　　　　　　　　　　　　　99.0％ 93％　 83％
【０２０４】
　活性成分を塩化メチレンに溶かし、スプレーによって基剤に付着させた後、溶媒を真空
中で蒸発させて除去する。
【０２０５】
F5．コーティングされた顆粒　　　　　a）　　b）　　c）
　活性成分　　　　　　　　　　　　　0.1％　5％　　15％
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　ポリエチレングリコール分子量200　 1.0％　2％　　3％
　高度に分散されたケイ酸　　　　　　0.9％　1％　　2％
　無機基剤（例えばCaCO3やSiO2）（直径0.1～1mm）
　　　　　　　　　　　　　　　　　　98.0％ 92％　 80％
【０２０６】
　細かく粉砕した活性成分を、ミキサーの中で、ポリエチレングリコールで湿らせた基剤
に一様に付着させる。ダストでは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
。
【０２０７】
F6．押し出した顆粒　　　　　　a）　　b）　　c）　　d）
　活性成分　　　　　　　　　　0.1％　3％　　5％　　15％
　リグノスルホン酸ナトリウム　1.5％　2％　　3％　　4％
　カルボキシメチルセルロース　1.4％　2％　　2％　　2％
　カオリン　　　　　　　　　　97.0％ 93％　 90％　 79％
【０２０８】
　活性成分をアジュバントと混合してから粉砕し、得られた混合物を水で湿らせる。この
混合物を押し出した後、空気流の中で乾燥させる。
【０２０９】
F7．ダスト　　 a）　　b）　　c）
　活性成分　　 0.1％　1％　　5％
　タルク　　　 39.9％ 49％　 35％
　カオリン　　 60.0％ 50％　 60％
【０２１０】
　そのまま使用できるダストは、活性成分を基剤と混合し、その混合物を適切なミルの中
で完全に粉砕することによって得られる。
【０２１１】
F8．懸濁濃縮液　　　　　　　　a）　　b）　　c）　　d）
　活性成分　　　　　　　　　　3％　　10％　 25％　 50％
　エチレングリコール　　　　　5％　　5％　　5％　　5％
　ノニルフェノールポリグリコールエーテル（エチレンオキシドが15モル）
　　　　　　　　　　　　　　　-　　　1％　　2％　　-
　リグノスルホン酸ナトリウム　3％　　3％　　4％　　5％
　カルボキシメチルセルロース　1％　　1％　　1％　　1％
　37％ホルムアミド水溶液　　　0.2％　0.2％　0.2％　0.2％
　シリコーン油エマルジョン　　0.8％　0.8％　0.8％　0.8％
　水　　　　　　　　　　　　　87％　 79％　 62％　 38％
【０２１２】
　細かく粉砕した活性物質をアジュバントと密に混合すると、懸濁濃縮液が得られる。そ
れを水で希釈すると、望む任意の濃度の懸濁液が得られる。
【０２１３】
　本発明は、有用な作物の間に生える草または雑草を選択的に制御するため、有用な植物
そのものか、有用な植物を栽培している領域または場所を、一般式（I）の化合物で処理
する方法にも関する。
【０２１４】
　本発明の組成物を使用できる有用な作物としては、特に、トウモロコシ、ダイズ、ワタ
、穀物（例えばコムギ、オオムギ、イネ）、サトウキビ、テンサイ、ヒマワリ、セイヨウ
アブラナなどがある。作物には、従来の育種法または遺伝子工学によって除草剤またはい
ろいろなクラスの除草剤（例えばALS阻害剤、GS阻害剤、EPSPS阻害剤、PPO阻害剤、HPPD
阻害剤）に対して寛容になるようにされた作物も含まれると考える。従来の育種法によっ
てイミダゾリノン（例えばイマザモックス）に対して寛容になるようにされた作物の一例
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は、クリアフィールド（登録商標）アブラナ（カノラ）である。遺伝子工学の方法によっ
て除草剤に対して寛容になるようにされた作物の例として、ラウンドアップレディ（登録
商標）およびリバティリンク（登録商標）という商品名で市販されているグリホサート耐
性トウモロコシとグルホシネート耐性トウモロコシがある。制御すべき雑草は、単子葉と
双子葉の雑草の両方であり、例えば、ハコベ、イヌガラシ、ヌカボ、メヒシバ、カラスム
ギ、アワ、カラシ、ホソムギ、ナス、ヒエ、フトイ、ミズアオイ、オモダカ、イヌムギ、
ススメノテッポウ、モロコシ、ツノアイアシ、カヤツリグサ、イチビ、キンゴジカ、オナ
モミ、ハゲイトウ、アカザ、サツマイモ、シュンギク、ヤエムグラ、スミレ、クワガタソ
ウがある。
【０２１５】
　作物には、遺伝子工学の方法によって害虫に対して抵抗力を持つようにされた作物（例
えば（アワノメイガに対する抵抗力がある）Btトウモロコシ、（ワタミハナゾウムシに対
する抵抗力がある）Btワタ、（コロラドハムシに対する抵抗力がある）Btジャガイモ）も
含まれると考えられる。Btトウモロコシの具体例は、NK（登録商標、シンジェンタ・シー
ズ社）のBt176トウモロコシ・ハイブリッドである。Bt毒素は、バシラス・チューリンゲ
ンシスという土中細菌によって天然に形成されるタンパク質である。毒素の具体例、また
はそのような毒素を合成することのできるトランスジェニック植物の具体例は、ヨーロッ
パ特許第451 878号、第374 753号、WO 93/07278、WO 95/34656、WO 03/052073、ヨーロッ
パ特許第427 529号に記載されている。殺虫剤耐性をコードしていて1種類以上の毒素を発
現する1個以上の遺伝子を含むトランスジェニック植物の具体例は、ノックアウト（登録
商標）（トウモロコシ）、イールド・ガード（登録商標）（トウモロコシ）、NuCOTIN33B
（登録商標）（ワタ）、ボルガード（登録商標）（ワタ）、ニューリーフ（登録商標）（
ジャガイモ）、ネイチャーガード（登録商標）、プロテクスクタ（登録商標）である。作
物またはその種子材料は、両方とも、除草剤に対する耐性と同時に、昆虫に食べられるこ
とに対する抵抗力を持たせることができる（“積み重なった”トランスジェニック・イベ
ント）。例えば種子は、殺虫Cry3タンパク質を発現する能力と同時に、グリホサートに対
する寛容性を持つことができる。作物には、従来の育種法または遺伝子工学によって得ら
れていわゆる出力形質（例えば向上した保存安定性、より大きな栄養価、向上した香り）
を有する作物も含まれると考えられる。
【０２１６】
　栽培地域には、作物がすでに生長している土地と、そのような作物を栽培しようとする
土地が含まれる。
【０２１７】
　本発明による一般式（I）の化合物は、他の一種類以上の除草剤と組み合わせて使用す
ることもできる。特に、一般式（I）の化合物を含む以下の混合物が重要である。すなわ
ち、一般式（I）の化合物+アセトクロール、一般式（I）の化合物+アシフルオルフェン、
一般式（I）の化合物+アシフルオルフェン-ナトリウム、一般式（I）の化合物+アクロニ
フェン、一般式（I）の化合物+アクロレイン、一般式（I）の化合物+アラクロール、一般
式（I）の化合物+アロキシジム、一般式（I）の化合物+アリルアルコール、一般式（I）
の化合物+アメトリン、一般式（I）の化合物+アミカルバゾン、一般式（I）の化合物+ア
ミドスルフロン、一般式（I）の化合物+アミノピラリド、一般式（I）の化合物+アミトロ
ール、一般式（I）の化合物+スルファミン酸アンモニウム、一般式（I）の化合物+アニロ
ホス、一般式（I）の化合物+アシュラム、一般式（I）の化合物+アトラトン、一般式（I
）の化合物+アトラジン、一般式（I）の化合物+アジムスルフロン、一般式（I）の化合物
+BCPC、一般式（I）の化合物+ベフルブタミド、一般式（I）の化合物+ベナゾリン、一般
式（I）の化合物+ベンフルラリン、一般式（I）の化合物+ベンフレセート、一般式（I）
の化合物+ベンスルフロン、一般式（I）の化合物+ベンスルフロン-メチル、一般式（I）
の化合物+ベンスリド、一般式（I）の化合物+ベンタゾン、一般式（I）の化合物+ベンズ
フェンジゾン、一般式（I）の化合物+ベンゾビシクロン、一般式（I）の化合物+ベンゾフ
ェナップ、一般式（I）の化合物+ビフェノックス、一般式（I）の化合物+ビラナホス、一
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般式（I）の化合物+ビスピリバック、一般式（I）の化合物+ビスピリバック-ナトリウム
、一般式（I）の化合物+ボラックス、一般式（I）の化合物+ブロマシル、一般式（I）の
化合物+ブロモブチド、一般式（I）の化合物+ブロモキシニル、一般式（I）の化合物+ブ
タクロール、一般式（I）の化合物+ブタフェナシル、一般式（I）の化合物+ブタミホス、
一般式（I）の化合物+ブトラリン、一般式（I）の化合物+ブトロキシジム、一般式（I）
の化合物+ブチレート、一般式（I）の化合物+カコジル酸、一般式（I）の化合物+塩素酸
カルシウム、一般式（I）の化合物+カフェンストロール、一般式（I）の化合物+カルベタ
ミド、一般式（I）の化合物+カルフェントラゾン、一般式（I）の化合物+カルフェントラ
ゾン-エチル、一般式（I）の化合物+CDEA、一般式（I）の化合物+CEPC、一般式（I）の化
合物+クロルフルレノール、一般式（I）の化合物+クロルフルレノール-メチル、一般式（
I）の化合物+クロリダゾン、一般式（I）の化合物+クロリムロン、一般式（I）の化合物+
クロリムロン-エチル、一般式（I）の化合物+クロロ酢酸、一般式（I）の化合物+クロロ
トルロン、一般式（I）の化合物+クロルプロファム、一般式（I）の化合物+クロルスルフ
ロン、一般式（I）の化合物+クロルタール、一般式（I）の化合物+クロルタール-ジメチ
ル、一般式（I）の化合物+シニドン-エチル、一般式（I）の化合物+シンメチリン、一般
式（I）の化合物+シノスルフロン、一般式（I）の化合物+シサニリド、一般式（I）の化
合物+クレトジム、一般式（I）の化合物+クロジナホップ、一般式（I）の化合物+クロジ
ナホップ-プロパルギル、一般式（I）の化合物+クロマゾン、一般式（I）の化合物+クロ
メプロップ、一般式（I）の化合物+クロピラリド、一般式（I）の化合物+クロランスラム
、一般式（I）の化合物+クロランスラム-メチル、一般式（I）の化合物+CMA、一般式（I
）の化合物+4-CPB、一般式（I）の化合物+CPMF、一般式（I）の化合物+4-CPP、一般式（I
）の化合物+CPPC、一般式（I）の化合物+クレゾール、一般式（I）の化合物+クミルロン
、一般式（I）の化合物+シアナミド、一般式（I）の化合物+シアナジン、一般式（I）の
化合物+シクロエート、一般式（I）の化合物+シクロスルファムロン、一般式（I）の化合
物+シクロキシジム、一般式（I）の化合物+シハロホップ、一般式（I）の化合物+シハロ
ホップ-ブチル、一般式（I）の化合物+2,4-D、一般式（I）の化合物+3,4-DA、一般式（I
）の化合物+ダイムロン、一般式（I）の化合物+ダラポン、一般式（I）の化合物+ダゾメ
ット、一般式（I）の化合物+2,4-DB、一般式（I）の化合物+3,4-DB、一般式（I）の化合
物+2,4-DEB、一般式（I）の化合物+デスメジファム、一般式（I）の化合物+ジカンバ、一
般式（I）の化合物+ジクロベニル、一般式（I）の化合物+オルト-ジクロロベンゼン、一
般式（I）の化合物+パラ-ジクロロベンゼン、一般式（I）の化合物+ジクロルプロップ、
一般式（I）の化合物+ジクロルプロップ-P、一般式（I）の化合物+ジクロホップ、一般式
（I）の化合物+ジクロホップ-メチル、一般式（I）の化合物+ジクロスラム、一般式（I）
の化合物+ジフェンゾクワット、一般式（I）の化合物+ジフェンゾクワットメチルサルフ
ェート、一般式（I）の化合物+ジフルフェニカン、一般式（I）の化合物+ジフルフェンゾ
ピル、一般式（I）の化合物+ジメフロン、一般式（I）の化合物+ジメピペレート、一般式
（I）の化合物+ジメタクロール、一般式（I）の化合物+ジメタメトリン、一般式（I）の
化合物+ジメテナミド、一般式（I）の化合物+ジメテナミド-P、一般式（I）の化合物+ジ
メチピン、一般式（I）の化合物+ジメチルアルシン酸、一般式（I）の化合物+ジニトラミ
ン、一般式（I）の化合物+ジノテルブ、一般式（I）の化合物+ジフェナミド、一般式（I
）の化合物+ジクワット、一般式（I）の化合物+ジクワットジブロミド、一般式（I）の化
合物+ジチオピル、一般式（I）の化合物+ジウロン、一般式（I）の化合物+DNOC、一般式
（I）の化合物+3,4-DP、一般式（I）の化合物+DSMA、一般式（I）の化合物+EBEP、一般式
（I）の化合物+エンドタール、一般式（I）の化合物+EPTC、一般式（I）の化合物+エスプ
ロカルブ、一般式（I）の化合物+エタルフルラリン、一般式（I）の化合物+エタメトスル
フロン、一般式（I）の化合物+エタメトスルフロン-メチル、一般式（I）の化合物+エト
フメセート、一般式（I）の化合物+エトキシフェン、一般式（I）の化合物+エトキシスル
フロン、一般式（I）の化合物+エトベンザニド、一般式（I）の化合物+フェノキサプロッ
プ-P、一般式（I）の化合物+フェノキサプロップ-P-エチル、一般式（I）の化合物+フェ
ントラザミド、一般式（I）の化合物+硫酸第一鉄、一般式（I）の化合物+フラムプロップ
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-M、一般式（I）の化合物+フラザスルフロン、一般式（I）の化合物+フロラスラム、一般
式（I）の化合物+フルアジホップ、一般式（I）の化合物+フルアジホップ-ブチル、一般
式（I）の化合物+フルアジホップ-P、一般式（I）の化合物+フルアジホップ-P-ブチル、
一般式（I）の化合物+フルカルバゾン、一般式（I）の化合物+フルカルバゾン-ナトリウ
ム、一般式（I）の化合物+フルセトスルフロン、一般式（I）の化合物+フルクロラリン、
一般式（I）の化合物+フルフェナセット、一般式（I）の化合物+フルフェンピル、一般式
（I）の化合物+フルフェンピル-エチル、一般式（I）の化合物+フルメトスラム、一般式
（I）の化合物+フルミクロラック、一般式（I）の化合物+フルミクロラック-ペンチル、
一般式（I）の化合物+フルミオキサジン、一般式（I）の化合物+フルオメツロン、一般式
（I）の化合物+フルオログリコフェン、一般式（I）の化合物+フルオログリコフェン-エ
チル、一般式（I）の化合物+フルプロパネート、一般式（I）の化合物+フルピルスルフロ
ン、一般式（I）の化合物+フルピルスルフロン-メチル-ナトリウム、一般式（I）の化合
物+フルレノール、一般式（I）の化合物+フルリドン、一般式（I）の化合物+フルロクロ
リドン、一般式（I）の化合物+フルロキシピル、一般式（I）の化合物+フルルタモン、一
般式（I）の化合物+フルチアセット、一般式（I）の化合物+フルチアセット-メチル、一
般式（I）の化合物+フォメサフェン、一般式（I）の化合物+フォラムスルフロン、一般式
（I）の化合物+フォサミン、一般式（I）の化合物+グルホシネート、一般式（I）の化合
物+グルホシネート-アンモニウム、一般式（I）の化合物+グリホサート、一般式（I）の
化合物+ハロスルフロン、一般式（I）の化合物+ハロスルフロン-メチル、一般式（I）の
化合物+ハロキシホップ、一般式（I）の化合物+ハロキシホップ-P、一般式（I）の化合物
+HC-252、一般式（I）の化合物+ヘキサジノン、一般式（I）の化合物+イマザメタベンズ
、一般式（I）の化合物+イマザメタベンズ-メチル、一般式（I）の化合物+イマザモック
ス、一般式（I）の化合物+イマザピック、一般式（I）の化合物+イマザピル、一般式（I
）の化合物+イマザキン、一般式（I）の化合物+イマゼタピル、一般式（I）の化合物+イ
マゾスルフロン、一般式（I）の化合物+インダノファン、一般式（I）の化合物+ヨードメ
タン、一般式（I）の化合物+ヨードスルフロン、一般式（I）の化合物+ヨードスルフロン
-メチル-ナトリウム、一般式（I）の化合物+イオキシニル、一般式（I）の化合物+イソプ
ロツロン、一般式（I）の化合物+イソウロン、一般式（I）の化合物+イソキサベン、一般
式（I）の化合物+イソキサクロルトール、一般式（I）の化合物+イソキサフルトール、一
般式（I）の化合物+カルブチレート、一般式（I）の化合物+ラクトフェン、一般式（I）
の化合物+レナシル、一般式（I）の化合物+リヌロン、一般式（I）の化合物+MAA、一般式
（I）の化合物+MAMA、一般式（I）の化合物+MCPA、一般式（I）の化合物+MCPA-チオエチ
ル、一般式（I）の化合物+MCPB、一般式（I）の化合物+メコプロップ、一般式（I）の化
合物+メコプロップ-P、一般式（I）の化合物+メフェナセット、一般式（I）の化合物+メ
フルイジド、一般式（I）の化合物+メソスルフロン、一般式（I）の化合物+メソスルフロ
ン-メチル、一般式（I）の化合物+メソトリオン、一般式（I）の化合物+メタム、一般式
（I）の化合物+メタミホップ、一般式（I）の化合物+メタミトロン、一般式（I）の化合
物+メタザクロール、一般式（I）の化合物+メタベンズチアズロン、一般式（I）の化合物
+メチルアルソン酸、一般式（I）の化合物+メチルジムロン、一般式（I）の化合物+メチ
ルイソチオシアネート、一般式（I）の化合物+メトベンズロン、一般式（I）の化合物+メ
トラクロール、一般式（I）の化合物+S-メトラクロール、一般式（I）の化合物+メトスラ
ム、一般式（I）の化合物+メトクスロン、一般式（I）の化合物+メトリブジン、一般式（
I）の化合物+メトスルフロン、一般式（I）の化合物+メトスルフロン-メチル、一般式（I
）の化合物+MK-616、一般式（I）の化合物+モリネート、一般式（I）の化合物+モノリヌ
ロン、一般式（I）の化合物+MSMA、一般式（I）の化合物+ナプロアニリド、一般式（I）
の化合物+ナプロパミド、一般式（I）の化合物+ナプタラム、一般式（I）の化合物+ネブ
ロン、一般式（I）の化合物+ニコスルフロン、一般式（I）の化合物+ノナン酸、一般式（
I）の化合物+ノルフルラゾン、一般式（I）の化合物+オレイン酸（脂肪酸）、一般式（I
）の化合物+オルベンカルブ、一般式（I）の化合物+オルトスルファムロン、一般式（I）
の化合物+オリザリン、一般式（I）の化合物+オキサジアルギル、一般式（I）の化合物+
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オキサジアゾン、一般式（I）の化合物+オキサスルフロン、一般式（I）の化合物+オキサ
ジクロメホン、一般式（I）の化合物+オキシフルオルフェン、一般式（I）の化合物+パラ
コート、一般式（I）の化合物+パラコートジクロリド、一般式（I）の化合物+ペブレート
、一般式（I）の化合物+ペンジメタリン、一般式（I）の化合物+ペノクススラム、一般式
（I）の化合物+ペンタクロロフェノール、一般式（I）の化合物+ペンタノクロール、一般
式（I）の化合物+ペントキサゾン、一般式（I）の化合物+ペトキサミド、一般式（I）の
化合物+石油、一般式（I）の化合物+フェンメジファム、一般式（I）の化合物+フェンメ
ジファム-エチル、一般式（I）の化合物+ピクロラム、一般式（I）の化合物+ピコリナフ
ェン、一般式（I）の化合物+ピノキサデン、一般式（I）の化合物+ピペロホス、一般式（
I）の化合物+亜ヒ酸カリウム、一般式（I）の化合物+カリウムアジド、一般式（I）の化
合物+プレチラクロール、一般式（I）の化合物+プリミスルフロン、一般式（I）の化合物
+プリミスルフロン-メチル、一般式（I）の化合物+プロジアミン、一般式（I）
の化合物+プロフルアゾール、一般式（I）の化合物+プロフォキシジム、一般式（I）の化
合物+プロメトン、一般式（I）の化合物+プロメトリン、一般式（I）の化合物+プロパク
ロール、一般式（I）の化合物+プロパニル、一般式（I）の化合物+プロパキザホップ、一
般式（I）の化合物+プロパジン、一般式（I）の化合物+プロファム、一般式（I）の化合
物+プロピソクロール、一般式（I）の化合物+プロポキシカルバゾン、一般式（I）の化合
物+プロポキシカルバゾン-ナトリウム、一般式（I）の化合物+プロピザミド、一般式（I
）の化合物+プロスルホカルブ、一般式（I）の化合物+プロスルフロン、一般式（I）の化
合物+ピラクロニル、一般式（I）の化合物+ピラフルフェン、一般式（I）の化合物+ピラ
フルフェン-エチル、一般式（I）の化合物+ピラゾリネート、一般式（I）の化合物+ピラ
ゾスルフロン、一般式（I）の化合物+ピラゾスルフロン-エチル、一般式（I）の化合物+
ピラゾキシフェン、一般式（I）の化合物+ピリベンゾキシム、一般式（I）の化合物+ピリ
ブチカルブ、一般式（I）の化合物+ピリダフォル、一般式（I）の化合物+ピリデート、一
般式（I）の化合物+ピリフタリド、一般式（I）の化合物+ピリミノバック、一般式（I）
の化合物+ピリミノバック-メチル、一般式（I）の化合物+ピリミスルファン、一般式（I
）の化合物+ピリチオバック、一般式（I）の化合物+ピリチオバックナトリウム、一般式
（I）の化合物+キンクロラック、一般式（I）の化合物+キンメラック、一般式（I）の化
合物+キノクラミン、一般式（I）の化合物+キザロホップ、一般式（I）の化合物+キザロ
ホップ-P、一般式（I）の化合物+リムスルフロン、一般式（I）の化合物+セトキシジム、
一般式（I）の化合物+シデュロン、一般式（I）の化合物+シマジン、一般式（I）の化合
物+シメトリン、一般式（I）の化合物+SMA、一般式（I）の化合物+亜ヒ酸ナトリウム、一
般式（I）の化合物+ナトリウムアジド、一般式（I）の化合物+塩素酸ナトリウム、一般式
（I）の化合物+スルコトリオン、一般式（I）の化合物+スルフェントラゾン、一般式（I
）の化合物+スルホメツロン、一般式（I）の化合物+スルホメツロン-メチル、一般式（I
）の化合物+スルホスルフロン、一般式（I）の化合物+硫酸、一般式（I）の化合物+ター
ル油、一般式（I）の化合物+2,3,6-TBA、一般式（I）の化合物+TCA、一般式（I）の化合
物+TCA-ナトリウム、一般式（I）の化合物+テブチウロン、一般式（I）の化合物+テプラ
ロキシジム、一般式（I）の化合物+テルバシル、一般式（I）の化合物+テルブメトン、一
般式（I）の化合物+テルブチラジン、一般式（I）の化合物+テルブトリン、一般式（I）
の化合物+テニルクロール、一般式（I）の化合物+チアゾピル、一般式（I）の化合物+チ
フェンスルフロン、一般式（I）の化合物+チフェンスルフロン-メチル、一般式（I）の化
合物+チオベンカルブ、一般式（I）の化合物+チオカルバジル、一般式（I）の化合物+ト
プラメゾン、一般式（I）の化合物+トラルコオキシジム、一般式（I）の化合物+トリ-ア
レート、一般式（I）の化合物+トリアスルフロン、一般式（I）の化合物+トリアジフラム
、一般式（I）の化合物+トリベヌロン、一般式（I）の化合物+トリベヌロン-メチル、一
般式（I）の化合物+トリカンバ、一般式（I）の化合物+トリクロピル、一般式（I）の化
合物+トリエタジン、一般式（I）の化合物+トリフロキシスルフロン、一般式（I）の化合
物+トリフロキシスルフロン-ナトリウム、一般式（I）の化合物+トリフルラリン、一般式
（I）の化合物+トリフルスルフロン、一般式（I）の化合物+トリフルスルフロン-メチル
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、一般式（I）の化合物+トリヒドロキシトリアジン、一般式（I）の化合物+トリトスルフ
ロン、一般式（I）の化合物+[3-[2-クロロ-4-フルオロ-5-(1-メチル-6-トリフルオロメチ
ル-2,4-ジオキソ-1,2,3,4-テトラヒドロピリミジン-3-イル)フェノキシ]-2-ピリジルオキ
シ]酢酸エチルエステルが重要である。
【０２１８】
　一般式（I）の化合物の混合パートナーは、例えば『殺虫剤マニュアル』、第12版（BCP
C）、2000年に記載されているように、エステルまたは塩の形態でもよい。
【０２１９】
　一般式（I）の化合物と混合パートナーの混合比は、1：100～1000：1であることが好ま
しい。
【０２２０】
　混合物は、好ましいことに上記調合剤として使用することができる（その場合、“活性
成分”は一般式（I）の化合物と混合パートナーの各混合物と関係がある）。
【０２２１】
　一般式（I）の化合物とさらに1種類以上の除草剤の好ましい混合物として、以下のもの
がある。
【０２２２】
　一般式（I）の化合物とトリアジンの混合物（例えば、一般式（I）の化合物+アメトリ
ン、一般式（I）の化合物+アトラジン、一般式（I）の化合物+シアナジン、一般式（I）
の化合物+ジメタメトリン、一般式（I）の化合物+メトリブジン、一般式（I）の化合物+
プロメトン、一般式（I）の化合物+プロメトリン、一般式（I）の化合物+プロパジン、一
般式（I）の化合物+シマジン、一般式（I）の化合物+シメトリン、一般式（I）の化合物+
テルブメトン、一般式（I）の化合物+テルブチルアジン、一般式（I）の化合物+テルブト
リン、一般式（I）の化合物+トリエタジン）。特に好ましいのは、一般式（I）の化合物
と、アトラジン、メトリブジン、プロメトリン、テルブチラジンいずれかとの混合物であ
る（すなわち一般式（I）の化合物+アトラジン、一般式（I）の化合物+メトリブジン、一
般式（I）の化合物+プロメトリン、一般式（I）の化合物+テルブチルアジン）。
【０２２３】
　一般式（I）の化合物とイソオキサフルトールの混合物（例えば一般式（I）の化合物+
イソオキサフルトール）。
【０２２４】
　一般式（I）の化合物とイソオキサフルトールおよびトリアジンとの混合物。
【０２２５】
　一般式（I）の化合物とイソオキサフルトールおよびグリホサートとの混合物（例えば
一般式（I）の化合物+イソオキサフルトール+グリホサート）。
【０２２６】
　一般式（I）の化合物とイソオキサフルトールおよびグルホシネートとの混合物（例え
ば一般式（I）の化合物+イソオキサフルトール+グルホシネート）。
【０２２７】
　一般式（I）の化合物とメソトリオンの混合物（例えば一般式（I）の化合物+メソトリ
オン）。
【０２２８】
　一般式（I）の化合物とメソトリオンおよびトリアジンとの混合物。
【０２２９】
　一般式（I）の化合物とメソトリオンおよびグリホサートとの混合物（例えば一般式（I
）の化合物+メソトリオン+グリホサート）。
【０２３０】
　一般式（I）の化合物とメソトリオンおよびグルホシネートとの混合物（例えば一般式
（I）の化合物+メソトリオン+グルホシネート）。
【０２３１】
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　一般式（I）の化合物とスルコトリオンの混合物（例えば一般式（I）の化合物+スルコ
トリオン）。
【０２３２】
　一般式（I）の化合物とスルコトリオンおよびトリアジンとの混合物。
【０２３３】
　一般式（I）の化合物とスルコトリオンおよびグリホサートとの混合物（例えば一般式
（I）の化合物+スルコトリオン+グリホサート）。
【０２３４】
　一般式（I）の化合物とスルコトリオンおよびグルホシネートとの混合物（例えば一般
式（I）の化合物+スルコトリオン+グルホシネート）。
【０２３５】
　一般式（I）の化合物とトリアゾリノンの混合物（例えば一般式（I）の化合物+アミカ
ルバゾン）。
【０２３６】
　一般式（I）の化合物とALS阻害剤の混合物（例えば一般式（I）の化合物+クロルスルフ
ロン、一般式（I）の化合物+シノスルフロン、一般式（I）の化合物+クロランスラム、一
般式（I）の化合物+エタメトスルフロン、一般式（I）の化合物+フラザスルフロン、一般
式（I）の化合物+フォラムスルフロン、一般式（I）の化合物+フルメトスラム、一般式（
I）の化合物+イマザメタベンズ、一般式（I）の化合物+イマザモックス、一般式（I）の
化合物+イマザピック、一般式（I）の化合物+イマザピル、一般式（I）の化合物+イマゼ
タピル、一般式（I）の化合物+ヨードスルフロン、一般式（I）の化合物+メトスルフロン
、一般式（I）の化合物+ニコスルフロン、一般式（I）の化合物+オキサスルフロン、一般
式（I）の化合物+プリミスルフロン、一般式（I）の化合物+プロスルフロン、一般式（I
）の化合物+ピリチオバック、一般式（I）の化合物+リムスルフロン、一般式（I）の化合
物+スルホスルフロン、一般式（I）の化合物+チフェンスルフロン、一般式（I）の化合物
+トリアスルフロン、一般式（I）の化合物+トリベヌロン、一般式（I）の化合物+トリフ
ロキシスルフロン、一般式（I）の化合物+4-[(4,5-ジヒドロ-3-メトキシ-4-メチル-5-オ
キソ)-1H-1,2,4-トリアゾル-1-イルカルボニルスルファモイル]-5-メチルチオフェン-3-
カルボン酸（BAY636））。特に好ましいのは、一般式（I）の化合物と、フラザスルフロ
ン、フォラムスルフロン、フルメトスラム、イマザピル、イマゼタピル、ヨードスルフロ
ン、ニコスルフロン、リムスルフロン、トリフロキシスルフロン、4-[(4,5-ジヒドロ-3-
メトキシ-4-メチル-5-オキソ)-1H-1,2,4-トリアゾル-1-イルカルボニルスルファモイル]-
5-メチルチオフェン-3-カルボン酸（BAY636）のいずれかとの混合物（すなわち、一般式
（I）の化合物+フラザスルフロン、一般式（I）の化合物+フォラムスルフロン、一般式（
I）の化合物+フルメトスラム、一般式（I）の化合物+イマザピル、一般式（I）の化合物+
イマゼタピル、一般式（I）の化合物+ヨードスルフロン、一般式（I）の化合物+ニコスル
フロン、一般式（I）の化合物+リムスルフロン、一般式（I）の化合物+トリフロキシスル
フロン、一般式（I）の化合物+4-[(4,5-ジヒドロ-3-メトキシ-4-メチル-5-オキソ)-1H-1,
2,4-トリアゾル-1-イルカルボニルスルファモイル]-5-メチルチオフェン-3-カルボン酸（
BAY636））である。
【０２３７】
　一般式（I）の化合物とPPO阻害剤の混合物（例えば、一般式（I）の化合物+フォメサフ
ェン、一般式（I）の化合物+フルミオキサジン、一般式（I）の化合物+スルフェントラゾ
ン、一般式（I）の化合物+[3-[2-クロロ-4-フルオロ-5-(1-メチル-6-トリフルオロメチル
-2,4-ジオキソ-1,2,3,4-テトラヒドロピリミジン-3-イル)フェノキシ]-2-ピリジルオキシ
]酢酸エチルエステル）。特に好ましいのは、一般式（I）の化合物と、フルミオキサジン
、スルフェントラゾン、[3-[2-クロロ-4-フルオロ-5-(1-メチル-6-トリフルオロメチル-2
,4-ジオキソ-1,2,3,4-テトラヒドロピリミジン-3-イル)フェノキシ]-2-ピリジルオキシ]
酢酸エチルエステルいずれかとの混合物（すなわち、一般式（I）の化合物+フルミオキサ
ジン、一般式（I）の化合物+スルフェントラゾン、一般式（I）の化合物+[3-[2-クロロ-4
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-フルオロ-5-(1-メチル-6-トリフルオロメチル-2,4-ジオキソ-1,2,3,4-テトラヒドロピリ
ミジン-3-イル)フェノキシ]-2-ピリジルオキシ]酢酸エチルエステル）である。
【０２３８】
　一般式（I）の化合物とグリホサートの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+グリホ
サート）。
　一般式（I）の化合物とグルホシネートの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+グル
ホシネート）。
　一般式（I）の化合物とパラコートの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+パラコー
ト）。
　一般式（I）の化合物とペンジメタリンまたはトリフルラリンの混合物（すなわち一般
式（I）の化合物+ペンジメタリン、一般式（I）の化合物+トリフルラリン）。特に好まし
いのは、一般式（I）の化合物とペンジメタリンの混合物（すなわち一般式（I）の化合物
+ペンジメタリン）である。
　一般式（I）の化合物とメタミトロンの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+メタミ
トロン）。
　一般式（I）の化合物とクロマゾンの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+クロマゾ
ン）。
　一般式（I）の化合物とメタザクロールの混合物（すなわち一般式（I）の化合物+メタ
ザクロール）。
　一般式（I）の化合物とクロジナホップまたはピノキサデンの混合物（すなわち、一般
式（I）の化合物+クロジナホップ、一般式（I）の化合物+ピノキサデン）。
【０２３９】
　本発明による一般式（I）の化合物は、毒性緩和剤と組み合わせて使用することもでき
る。同様に、本発明による一般式（I）の化合物とさらに1種類以上の除草剤の混合物を1
種類以上の毒性緩和剤と組み合わせて使用することもできる。毒性緩和剤としては、クロ
キントセット-メキシル（CAS RN 99607-70-2）またはそのリチウム塩、ナトリウム塩、カ
リウム塩、カルシウム塩、マグネシウム塩、アルミニウム塩、鉄塩、アンモニウム塩、第
四級アンモニウム塩、スルホニウム塩、ホスホニウム塩（WO 02/34048に記載されている
もの）、フェンクロラゾール-エチル（CAS RN 103112-35-2）と対応する酸（CAS RN 1031
12-36-3）、メフェンピル-ジエチル（CAS RN 135590-91-9）と対応する二酸（CAS RN 135
591-00-3）、イソオキサジフェン-エチル（CAS RN 163520-33-0）と対応する酸（CAS RN 
209866-92-2）、フリラゾール（CAS RN 121776-33-8）と対応するR異性体（CAS RN 12177
6-57-6）、ベノキサコル（CAS RN 98730-04-2）、ジクロルミド（CAS RN 37764-25-3）、
MON4660（CAS RN 71526-07-3）、オキサベトリニル（CAS RN 74782-23-3）、シオメトリ
ニル（CAS RN 78370-21-5）と対応する(Z)異性体（CAS RN 63278-33-1）、フェンクロリ
ム（CAS RN 3740-92-9）、N-シクロプロピル-4-(2-メトキシ-ベンゾイルスルファモイル)
-ベンズアミド（CAS RN 221667-31-8）、N-イソプロピル-4-(2-メトキシ-ベンゾイルスル
ファモイル)-ベンズアミド（CAS RN 221668-34-4）、ナフタル酸無水物（CAS RN 81-84-5
）、フルラゾール（CAS RN 72850-64-7）が可能である。
【０２４０】
　一般式（I）の化合物と毒性緩和剤の混合比は、100：1～1：10であることが好ましく、
20：1～1：1であることが特に好ましい。
【０２４１】
　混合物は、好ましいことに上記調合剤として使用することができる（その場合、“活性
成分”は一般式（I）の化合物と毒性緩和剤の各混合物と関係がある）。
【０２４２】
　一般式（I）の化合物と、さらに別の除草剤および毒性緩和剤の好ましい混合物として
、以下のものがある。
【０２４３】
　一般式（I）の化合物と、トリアジンと、毒性緩和剤の混合物。
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　一般式（I）の化合物と、グリホサートと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、グルホシネートと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、イソオキサフルトールと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、イソオキサフルトールと、トリアジンと、毒性緩和剤の混合
物。
　一般式（I）の化合物と、イソオキサフルトールと、グリホサートと、毒性緩和剤の混
合物。
　一般式（I）の化合物と、イソオキサフルトールと、グルホシネートと、毒性緩和剤の
混合物。
　一般式（I）の化合物と、メソトリオンと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、メソトリオンと、トリアジンと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、メソトリオンと、グリホサートと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、メソトリオンと、グルホシネートと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、スルコトリオンと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、スルコトリオンと、トリアジンと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、スルコトリオンと、グリホサートと、毒性緩和剤の混合物。
　一般式（I）の化合物と、スルコトリオンと、グルホシネートと、毒性緩和剤の混合物
。
【０２４４】
　以下の実施例により本発明をさらに説明するが、本発明がその実施例に限定されること
はない。
【０２４５】
調製の実施例：
【０２４６】
実施例P1：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-(4-フルオロ-フェニル)-エタンスルホニ
ル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２４７】
【化２３】

【０２４８】
　ホスファゼン塩基である1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-
5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（0.61ml、1.6ミリモル）を、3-(2,6-
ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（
0.3g、1.04ミリモル）をTHF（2ml）に溶かした溶液に、室温にて一滴ずつ添加した。10分
後、4-フルオロベンジルブロミド（0.16ml、1.3ミリモル）を室温にて一滴ずつ添加し、
得られた混合物を1時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止さ
せた。この混合物を酢酸エチルで希釈し、2つの相に分離した。有機相をブラインで数回
洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマト
グラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.
05）が白色の固形物として得られた（405mg、収率98％）。
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【０２４９】
　出発物質として1-ブロモ-プロプ-2-イン-3-イルと2-ブロモエチルメチルエーテルを用
いて同じ方法を実施すると、それぞれ表27の化合物番号1.02と表27の化合物番号1.03が得
られた。
【０２５０】
実施例P2：3-[(2,6-ジフルオロ-フェニル)-ヨード-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5
-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２５１】
【化２４】

【０２５２】
　1,3-ジメチル-3,4,5,6-テトラヒドロ-2(1H)-ピリミドン（DMPU）（0.10ml、0.83ミリモ
ル）と3-(2,6-ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（0.20g、0.69ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（7ml）に溶かし、-78℃に冷
却した。n-ブチルリチウム（ヘキサン中に2.5M）（0.33ml、0.83ミリモル）を一滴ずつ添
加した。-78℃にしてから30分後、N-ヨードスクシンイミド（NIS）（187mg、0.83ミリモ
ル）を添加した。この混合物を1時間にわたって撹拌した後、放置してゆっくりと室温ま
で温めた。塩化アンモニウム水溶液を添加して反応を停止させた。酢酸エチルで数回抽出
した。1つにまとめた有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシ
リカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製し、イソプロピ
ルアルコールから再結晶させると、生成物（表27の化合物番号1.25）が白色の固形物とし
て得られた（110mg、収率38％）。
【０２５３】
実施例P3：3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5
-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２５４】
【化２５】

【０２５５】
　N-クロロスクシンイミド（NCS）（0.39g、2.93ミリモル）を、3-(2,6-ジフルオロ-フェ
ニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（0.5g、1.95ミリ
モル）をジクロロメタン（25ml）に溶かした溶液に45℃で添加し、得られた混合物を45℃
にて2.5時間にわたって撹拌した。この溶液を0℃に冷却し、3-クロロペルオキシ安息香酸
（mCPBA）（含有率が50～60重量％）（1.68g、4.90ミリモル）を数回に分けて添加した。
0℃にて30分間にわたって撹拌した後、室温にて12時間にわたって撹拌し、飽和メタ重亜
硫酸ナトリウム水溶液を添加して反応を停止させた。有機相を水酸化ナトリウム水溶液（
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グラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.
07）（158mg）と、3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールと3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-メタンス
ルフィニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの1：2混合物（364mg）が得ら
れた。この混合物を、上記のようにしてmCPBA（1.0g、0.28ミリモル）を用いて再度酸化
した。水性ワークアップとシリカゲル上でのクロマトグラフィによる精製（溶離液：酢酸
エチル／ヘキサン）を行なうと、より多くの生成物（表27の化合物番号1.07）が白色の固
形物として得られた（210mg、すなわち合計で368mg、収率58％）。
【０２５６】
実施例P4：4-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾー
ル-3-スルホニル)-ブチル酸エチルエステルの調製
【０２５７】
【化２６】

【０２５８】
　ホスファゼン塩基である1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-
5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（触媒量、6.1ミリモル）を1滴、3-(2,
6-ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール
（300mg、1.04ミリモル）を含むTHF（8ml）に-78℃にて添加した。10分後、アクリル酸エ
チル（130mg、1.3ミリモル）を添加した。この混合物を-78℃にて3.5時間にわたって撹拌
した後、塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させた。酢酸エチルで数回抽出し、有機
相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲ
ル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表27
の化合物番号1.08）が無色の油として得られた（375mg、収率93％）。
【０２５９】
　出発物質としてエチルビニルケトン、ジエチルビニルホスホネート、N,N-ジメチルアク
リルアミド、メチルビニルスルホンを用いて同じ方法を実施すると、それぞれ、表27の化
合物番号1.09、表27の化合物番号1.10、表27の化合物番号1.11、表27の化合物番号1.12が
得られた。
【０２６０】
実施例P5：N-シクロプロピル-2-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒ
ドロイソオキサゾール-3-スルホニル)-アセトアミドの調製
【０２６１】
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【化２７】

【０２６２】
　ホスファゼン塩基である1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-
5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（0.68ml、1.37ミリモル）を、3-(2,6-
ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（
180mg、0.62ミリモル）をTHF（5ml）に溶かした溶液に0℃にて添加した。ホスゲン（トル
エン中に20重量％）（0.33ml、0.62ミリモル）とシクロプロピルアミン（0.043ml、0.69
ミリモル）を添加した。得られた溶液を放置してゆっくりと室温まで温め、室温にて2時
間にわたって撹拌した後、塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させた。この混合物を
酢酸エチルで抽出し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル
上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表27の
化合物番号1.35）が白色の固形物として得られた（460mg、収率20％）。
【０２６３】
　試薬としてジエチルアミンと2,2-ジフルオロエチルアミンを用いて同じ方法を実施する
と、それぞれ表27の化合物番号1.36と表27の化合物番号1.56が得られた。
【０２６４】
実施例P6：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-シクロプロパンスルホニル]-5,5-ジメチル-
4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２６５】

【化２８】

【０２６６】
　ヨウ化トリメチルスルホキソニウム（0.28g、1.25ml）を、水素化ナトリウム（パラフ
ィン油中に60重量％）（0.052g、1.3ミリモル）をDMSO（4ml）に懸濁させた懸濁液に添加
した。この混合物を室温にて30分間にわたって撹拌した。（実施例P12に従って調製した
）3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-エテンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（純度80％）（0.3g、0.8ミリモル）をDMSO（2ml）に溶かした溶液を一滴ず
つ添加した。得られた混合物を室温にて1時間にわたって撹拌した。飽和塩化アンモニウ
ム溶液を添加して反応を停止させた後、混合物をジエチルエーテルで数回抽出した。1つ
にまとめた有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。シリカゲル上のクロマト
グラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.
01）が得られた（70mg、収率28％）。
【０２６７】
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実施例P7：3-[1-クロロ-1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-4,4-ジフルオロ-ブト-3-エン-1-
スルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２６８】
【化２９】

【０２６９】
　ホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ
5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.34ml、0.68ミリ
モル）を、（実施例P3に従って調製した）3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)メタン
スルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（0.1g、0.31ミリモル）をTHF
（5ml）に溶かした溶液に一滴ずつ添加した。この溶液を室温にて10分間にわたって撹拌
した。1,3-ジブロモ-1,1-ジフルオロプロパン（0.09ml、0.37ミリモル）を一滴ずつ添加
し、得られた混合物を2時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停
止させた。この混合物を酢酸エチルで希釈し、2つの相に分離した。有機相を飽和塩化ナ
トリウム水溶液で数回洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシ
リカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物
（表27の化合物番号1.17）が白色の固形物として得られた（58mg、収率47％）。
【０２７０】
　出発物質として3-(2,6-ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジ
ヒドロイソオキサゾールを用いて同じ方法を実施すると、表27の化合物番号1.04が得られ
た。
【０２７１】
実施例P8：3-[クロロ-m-トリル-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキ
サゾールと3-[ジクロロ-m-トリル-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオ
キサゾールの調製
【０２７２】
【化３０】

【０２７３】
　ホスファゼン塩基である1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-
5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（0.34ml、0.68ミリモル）を、3-(3-メ
チル-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（0.2g、
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0.79ミリモル）をTHF（4ml）に溶かした溶液に0℃にて一滴ずつ添加した。この溶液を室
温にて10分間にわたって撹拌した。N-クロロスクシンイミド（NCS）（0.13g、0.95ミリモ
ル）を添加し、得られた混合物を室温にて2時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）
を添加して反応を停止させた。この混合物を酢酸エチルで希釈し、2つの相に分離した。
有機相をブラインで数回洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物を
シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、白色
の固形物としてのモノクロロ生成物（表27の化合物番号1.30）（76mg、収率32％）と、白
色の固形物としてのジクロロ生成物（表27の化合物番号1.31）（53mg、収率20％）が得ら
れた。
【０２７４】
実施例P9：3-[ジクロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4
,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２７５】
【化３１】

【０２７６】
　ホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ
5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.38ml、0.77ミリ
モル）を、（実施例P3に従って調製した）3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)メタン
スルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（0.2g、0.64ミリモル）をTHF
（5ml）に溶かした溶液に0℃にて一滴ずつ添加した。この溶液を室温にて10分間にわたっ
て撹拌した。N-クロロスクシンイミド（NCS）（0.10g、0.77ミリモル）を添加し、得られ
た混合物を室温にて1時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止
させた。この混合物を酢酸エチルで希釈し、2つの相に分離した。有機相をブラインで数
回洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をエタノールから再結晶
させると、生成物（表27の化合物番号1.26）が白色の固形物として得られた（110mg、収
率48％）。
【０２７７】
実施例P10：3-[2,2-ジクロロ-1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-シクロプロパン-スルホニル
]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２７８】
【化３２】

【０２７９】
　（実施例P12に従って調製した）3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-エテンスルホニル]-
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5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（純度80％）（0.2g、0.53ミリモル）と触
媒量のトリエチルベンジルアンモニウムクロリドをクロロホルム（1ml）に溶かした。水
酸化ナトリウム（0.64g、16ミリモル）を水（1ml）に溶かした溶液を一滴ずつ添加した。
得られた混合物を室温にて1.5時間にわたって撹拌した後、水で希釈し、クロロホルムで
数回抽出した。1つにまとめた有機相を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃
縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.45）が明るい茶色のゴムとして得られ、それ
がゆっくりと固化した（74mg、収率36％）。
【０２８０】
実施例I1：1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾー
ル-4-カルバルデヒドの調製
【０２８１】
【化３３】

【０２８２】
　オキセタン-3-オール（6.12g、82.7ミリモル）をカリウムt-ブトキシド（TMF中に1M）
（69.6ml、69.6ミリモル）に室温にて一滴ずつ添加した。5-クロロ-1-メチル-3-トリフル
オロメチル-1H-ピラゾール-4-カルバルデヒド（9.86g、46.4ミリモル）をTHF（40ml）に
溶かし、上記の溶液にゆっくりと添加した。25分後、この混合物を濃縮し、残留物が酢酸
エチルと水に分けた。2つの相を分離し、水相を酢酸エチルで数回抽出した。1つにまとめ
た有機相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物が茶
色の油として得られた（11.6g）。それをさらに精製することなく次のステップで使用し
た。
【０２８３】
実施例I2：[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル
-4-イル]-メタノールの調製
【０２８４】
【化３４】

【０２８５】
　1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-4-カル
バルデヒド（11.6g、46.4ミリモル）をメタノール（100ml）に溶かし、ホウ水素化ナトリ
ウム（0.87g、23.0ミリモル）を数回に分けて0℃にて添加した。この混合物を0℃にて2時
間にわたって撹拌した後に濃縮し、得られた油をジクロロメタン（100ml）に溶かした。
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この溶液を水とブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物
が黄色の固形物として得られた（8.14g）。それをさらに精製することなく次のステップ
で使用した。
【０２８６】
実施例I3：4-ブロモメチル-1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチ
ル-1H-ピラゾールの調製
【０２８７】
【化３５】

【０２８８】
　[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-4-イル]
-メタノール（8.14g、32.3ミリモル）をジクロロメタン（100ml）に溶かし、トリフェニ
ルホスフィン（8.96g、34.2ミリモル）と四臭化炭素（10.31g、31.05ミリモル）を添加し
た。得られた溶液を2時間にわたって撹拌した後、濃縮すると、オレンジ色の油が得られ
た。シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、
生成物がオレンジ色の油として得られた（10.1g）。それをさらに精製することなく次の
ステップで使用した。
【０２８９】
実施例I4：5,5-ジメチル-3-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメ
チル-1H-ピラゾル-4-イルメチルスルファニル]-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２９０】

【化３６】

【０２９１】
　4-ブロモメチル-1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピ
ラゾール（10.1g、32.2ミリモル）とチオ尿素（2.7g、35.5ミリモル）を、固体が溶ける
までエタノール（100ml）の中で室温にて撹拌した。3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4
,5-ジヒドロイソオキサゾール（6.28g、35.5ミリモル）と炭酸カリウム（4.91g、35.5ミ
リモル）を添加し、得られた混合物を還流下で2時間にわたって加熱した。この混合物を
濃縮し、クロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が白
色の固形物として得られた（2ステップで4g、収率34％）。
【０２９２】
実施例I5：5,5-ジメチル-3-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメ
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チル-1H-ピラゾル-4-イルメタンスルホニル]-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２９３】
【化３７】

【０２９４】
　5,5-ジメチル-3-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-
ピラゾル-4-イルメチルスルファニル]-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（2.71g、7.4ミリ
モル）をジクロロメタン（100ml）に溶かし、3-クロロ過安息香酸（mCPBA）（60重量％）
（5.33g、18.5ミリモル）を添加した。この溶液を室温にて18時間にわたって保管した後
、40％メタ重亜硫酸ナトリウム水溶液（20ml）を添加して反応を停止させた。この混合物
を水酸化ナトリウム水溶液（2M）で希釈し、2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで
抽出した。1つにまとめた有機相を水酸化ナトリウム水溶液（1M）とブラインで洗浄し、
硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、緑色の油が得られた。シリカゲル上のクロ
マトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が白色の固形物と
して得られた（2g、収率67％）。
【０２９５】
実施例P11：3-｛フルオロ-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチ
ル-1H-ピラゾル-4-イル]メタンスルホニル｝-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾー
ルと3-｛ジフルオロ-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H
-ピラゾル-4-イル]メタンスルホニル｝-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの
調製
【０２９６】

【化３８】

【０２９７】
　5,5-ジメチル-3-[1-メチル-5-(オキセタン-3-イルオキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-
ピラゾル-4-イルメタンスルホニル]-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（390mg、1ミリモル
）を窒素雰囲気下にて乾燥THF（8ml）の中で撹拌し、ナトリウムヘキサメチルジシラジド
（NaHMDS）（THF中に1M）（0.9ml、0.9ミリモル）を-78℃にて一滴ずつ添加した。15分後
、N-フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（310mg、1ミリモル）を添加した。15分後
、追加のナトリウムヘキサメチルジシラジド（NaHMDS）（THF中に1M）（0.9ml、0.9ミリ
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I）（310mg、1ミリモル）を添加した。-78℃にて1時間にわたって撹拌した後、飽和塩化
アンモニウム水溶液（0.5ml）を添加して反応を停止させ、得られた混合物を放置して室
温まで温めた。水（2ml）とジクロロメタン（2ml）を添加し、2つの相を分離し、水相を
ジクロロメタンで3回抽出した。1つにまとめた有機相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシ
ウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢
酸エチル／ヘキサン）で精製すると、白色の固形物としてのモノフルオロ生成物（表28の
化合物番号2.27）（203mg、収率50％）と、無色の油としてのジフルオロ生成物（表28の
化合物番号2.28）（28mg、収率7％）が得られた。
【０２９８】
実施例P12：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-メトキシ-エタンスルホニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０２９９】
【化３９】

【０３００】
　3-(2,6-ジフルオロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキ
サゾール（1.0g、3.46ミリモル）とN,N,N',N'-テトラメチルジアミノメタン（1ml、7.34
ミリモル）をDMF（7ml）に室温にて溶かし、無水酢酸（0.7ml、3.8ミリモル）を60℃にて
添加した。80℃にて3時間にわたって撹拌した後、無水酢酸（0.7ml、3.8ミリモル）を含
むDMF（2ml）をシリンジ・ポンプを通じて2.5時間かけて添加した。この混合物を60℃に
て3時間にわたって撹拌した後、放置して冷却し、室温にて10時間にわたって撹拌した。
この混合物を酢酸エチル（30ml）で希釈し、水（3×10ml）で洗浄し、硫酸マグネシウム
上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物（1.02g、収率88％）をそれ以上精製せずに使用した
。3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-エテンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（100mg、0.3ミリモル）を窒素雰囲気下でメタノール（4ml）に溶かし、ナ
トリウムメトキシド（メタノール中に0.5M）（0.7ml、0.35ミリモル）を添加した。1時間
後、この混合物を濃縮し、残留物をクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.51）が得られた（48mg、収率48％）。
【０３０１】
　ピラゾール、イミダゾール、インダゾール、4,5-ジヒドロ-ピラゾール、1,2,4-トリア
ゾール（すなわち出発物質としてのナトリウムメトキシドの代わりの物質）を用いて中性
条件下で同じ方法を実施すると、それぞれ表27の化合物番号1.86、表27の化合物番号1.87
、表27の化合物番号1.88、表27の化合物番号1.89、表27の化合物番号1.90が得られた。
【０３０２】
実施例P13：3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-フルオロ-メタンスルホニル]-5,5-ジ
メチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３０３】
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【化４０】

【０３０４】
　ホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ
5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.38ml、0.77ミリ
モル）を、3-[クロロ-(2,6-ジフルオロ-フェニル)メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-
ジヒドロイソオキサゾール（0.2g、0.64ミリモル）をTHF（2ml）に溶かした溶液に一滴ず
つ添加し、この溶液を室温にて10分間にわたって撹拌した。N-フルオロベンゼンスルホン
イミド（NFSI）（0.15g、0.77ミリモル）を添加し、得られた混合物を1時間にわたって撹
拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させた。この混合物を酢酸エチルで希釈
し、2つの相に分離した。有機相をブラインで数回洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥さ
せ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキ
サン）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.21）が白色の固形物として得られた（
44mg、収率98％）。
【０３０５】
実施例P14：3-[フルオロ-(2-トリフルオロメトキシ-フェニル)-メタンスルホニル]-5,5-
ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３０６】
【化４１】

【０３０７】
　5,5-ジメチル-3-(2-トリフルオロメトキシ-フェニルメタンスルホニル)-4,5-ジヒドロ
イソオキサゾール（0.2g、0.59ミリモル）をアセトニトリル（5ml）に溶かし、2,8,9-ト
リイソブチル-2,5,8,9-テトラアザ-1-ホスファビシクロ[3.3.3]ウンデカン（フェルカー
デ塩基）（0.44ml、1.24ミリモル）を室温にて一滴ずつ添加した。5分後、N-フルオロベ
ンゼンスルホンイミド（NFSI）（393mg、1.24ミリモル）を一度に添加した。10分後、水
（10ml）を添加して反応を停止させた。塩酸水溶液（2M）を添加してこの混合物を酸性化
し、酢酸エチルで数回抽出した（3×10ml）。1つにまとめた有機相を飽和炭酸水素ナトリ
ウム水溶液と水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカ
ゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表
27の化合物番号1.68）がむ色の油として得られた（145mg、収率69％）。
【０３０８】
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実施例P15：3-[ジフルオロ-(5-メトキシ-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-4
-イル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３０９】
【化４２】

【０３１０】
　3-(5-メトキシ-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-4-イルメタンスルホニル
)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（0.209mg、0.59ミリモル）を窒素雰囲気
下で乾燥THF（4ml）に溶かし、ナトリウムヘキサメチルジシラジド（THF中に1M）（1.07m
l、1.07ミリモル）を-78℃にて一滴ずつ添加した。10分後、N-フルオロベンゼンスルホン
イミド（NFSI）（0.185mg、0.59ミリモル）を添加した。15分後、追加のナトリウムヘキ
サメチルジシラジド（THF中に1M）（1.07ml、1.07ミリモル）を添加し、次いで追加のN-
フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（0.185mg、0.59ミリモル）を添加した。-78℃
にて1時間にわたって撹拌した後、飽和塩化アンモニウム水溶液（0.5ml）を添加して反応
を停止させ、この混合物を放置して室温まで温めた。水（2ml）とジクロロメタン（2ml）
を添加し、2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで3回抽出した。1つにまとめた有機
相を炭酸水素ナトリウム水溶液とブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃
縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
と逆相HPLC（溶離液：水／アセトニトリル）で精製すると、生成物（表28の化合物番号2.
23）が無色の油として得られた（55mg、収率24％）。
【０３１１】
実施例I6：3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-3-メチル-
イソオキサゾールの調製
【０３１２】
【化４３】

【０３１３】
　（ドイツ国特許第4404059号、ヨーロッパ特許第569760号に従って調製した）1-シクロ
プロピル-ブタン-1,3-ジオン（3.5g、25.4ミリモル）と、塩酸ヒドロキシルアミン（2.12
g、30.5ミリモル）と、エタノール（1ml）を混合し、この混合物を密封した容器の中でマ
イクロ波を用いて3分間にわたって130℃に2回加熱した。この混合物を水（50ml）で希釈
し、ジエチルエーテル（3×25ml）で抽出した。1つにまとめた有機相を硫酸マグネシウム
上で乾燥させ、濃縮した。得られた茶色の油をシリカゲルのプラグで濾過した。そのシリ
カゲルをジエチルエーテルで洗浄し、濾液を濃縮した。粗生成物の混合物（5.6g）をさら
に精製することなく使用した。



(109) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

【０３１４】
実施例I7：4-ブロモ-3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと4-ブロモ-5-シクロ
プロピル-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３１５】
【化４４】

【０３１６】
　3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-3-メチル-イソオキ
サゾールの混合物（5.6g）をDMF（20ml）に溶かし、N-ブロモスクシンイミド（NBS）（8.
66g、48.6ミリモル）を添加した。この混合物を室温にて18時間にわたって撹拌し、水（5
0ml）で希釈し、ジエチルエーテル（3×30ml）で抽出した。1つにまとめた有機相を硫酸
マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗混合物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶
離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物の混合物がオレンジ色の油として得
られた（3.0g）。それをさらに精製することなく使用した。
【０３１７】
実施例I8：3-シクロプロピル-4-ホルミル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピ
ル-4-ホルミル-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３１８】

【化４５】

【０３１９】
　4-ブロモ-3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと4-ブロモ-5-シクロプロピル
-3-メチル-イソオキサゾールの混合物（3.0g）を窒素雰囲気下でジエチルエーテル（70ml
）に溶かした。n-ブチルリチウム（ヘキサン中に1.6M）（12.5ml、20ミリモル）を-78℃
にて一滴ずつ添加した後、-78℃にてDMF（1.39ml、18ミリモル）を添加した。この混合物
を-78℃にて2時間にわたって撹拌した後、放置して室温まで温めた。水（20ml）を添加し
て反応を停止させ、2つの相を分離し、水相をジエチルエーテル（3×50ml）で抽出した。
1つにまとめた有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗混合物をシリカゲ
ル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物の混合
物がオレンジ色の油として得られた（2.4g）。それをさらに精製することなく使用した。
【０３２０】
実施例I9：3-シクロプロピル-4-ヒドロキシメチル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シク
ロプロピル-4-ヒドロキシメチル-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３２１】
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【化４６】

【０３２２】
　3-シクロプロピル-4-ホルミル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-4-ホル
ミル-3-メチル-イソオキサゾールの混合物（2.4g）をメタノール（20ml）に溶かし、ホウ
水素化ナトリウム（312mg、8.2ミリモル）を0℃にて数回に分けて添加した。得られた混
合物を放置して室温まで温め、室温にて2時間にわたって撹拌した。水（20ml）を添加し
て反応を停止させ、この混合物を酢酸エチル（3×30ml）で抽出した。1つにまとめた有機
相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物の混合物が無色の油として得ら
れた（4ステップで1.95g、51％）。
【０３２３】
実施例I10：4-ブロモメチル-3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと4-ブロモメ
チル-5-シクロプロピル-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３２４】

【化４７】

【０３２５】
　3-シクロプロピル-4-ヒドロキシメチル-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピ
ル-4-ヒドロキシメチル-3-メチル-イソオキサゾールの混合物（1.95g、12.7ミリモル）を
ジクロロメタン（20ml）に溶かし、トリフェニルホスフィン（4.47g、17ミリモル）と四
臭化炭素（4.89g、15ミリモル）を0℃にて添加した。この混合物を0℃にて2時間にわたっ
て撹拌し、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル
／ヘキサン）で精製すると、生成物の混合物が得られた（706mg、収率26％）。
【０３２６】
実施例I11：3-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルス
ルファニルメチル)-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,
5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-3-メチル-イソオキサゾールの調
製
【０３２７】
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【化４８】

【０３２８】
　4-ブロモメチル-3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールと4-ブロモメチル-5-シ
クロプロピル-3-メチル-イソオキサゾールの混合物（706mg、3.3ミリモル）をエタノール
（20ml）に溶かし、チオ尿素（275mg、3.6ミリモル）を数回に分けて添加した。室温にて
1時間にわたって撹拌した後、3-メチルスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキ
サゾール（586mg、3.3ミリモル）と炭酸カリウム（454mg、3.3ミリモル）を添加し、得ら
れた混合物を還流下で2時間にわたって加熱した。この混合物を濾過し、粗生成物をシリ
カゲルに吸収させ、シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
で精製すると、生成物の混合物が得られた（930mg、収率100％）。
【０３２９】
実施例I12：3-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルス
ルホニルメチル)-5-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-
ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルホニルメチル)-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３３０】

【化４９】

【０３３１】
　3-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニル
メチル)-5-メチルイソオキサゾールと5-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロ
イソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-3-メチルイソオキサゾールの混合物（930mg
、3.5ミリモル）をジクロロメタン（20ml）に溶かし、3-クロロペルオキシ安息香酸（mCP
BA）（60重量％）（2.21g、7.7ミリモル）を数回に分けて添加した。この溶液を室温にて
10時間にわたって保管した後、10％メタ重亜硫酸ナトリウム水溶液（10ml）を添加して反
応を停止させた。得られた懸濁液を水酸化ナトリウム水溶液（1M）で希釈し、ジクロロメ
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タン（2×100ml）で抽出した。1つにまとめた有機相を水酸化ナトリウム水溶液（1M）で
洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上で分離用HP
LC（溶離液：ヘキサン／ジクロロメタン）によって精製して分離すると、白色の固形物と
しての生成物A（536mg、収率51％）と白色の固形物としての生成物B（198mg、収率19％）
が得られた。
【０３３２】
実施例P16：4-[クロロ-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルホニル)-
メチル]-5-シクロプロピル-3-メチル-イソオキサゾールと5-シクロプロピル-4-[ジクロロ
-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル)メチル]-3-メチル-イソオ
キサゾールの調製
【０３３３】
【化５０】

【０３３４】
　5-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルホニルメ
チル)-3-メチルイソオキサゾール（420mg、1.4ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（10ml）
に溶かした。この溶液を-78℃に冷却し、カリウムt-ブトキシド（2.2ml、2.2ミリモル）
を添加した後、ヘキサクロロエタン（491mg、2.2ミリモル）を添加した。この溶液を放置
して室温まで温め、水（50ml）で希釈し、酢酸エチル（3×30ml）で抽出した。1つにまと
めた有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロ
マトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製・分離すると、白色の固形物とし
てのモノクロロ生成物（表29の化合物番号3.05）（273mg、収率58％）と白色の固形物と
してのジクロロ生成物（表29の化合物番号3.06）（185mg、収率36％）が得られた。
【０３３５】
実施例P17：4-[クロロ-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル)-メ
チル]-3-シクロプロピル-5-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３３６】
【化５１】

【０３３７】
　3-シクロプロピル-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルホニルメ
チル)-5-メチルイソオキサゾール（108mg、0.36ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（5ml）
に溶かした。この溶液を-78℃に冷却し、カリウムt-ブトキシド（0.4ml、0.4ミリモル）



(113) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

50

を添加した後、ヘキサクロロエタン（90mg、0.4ミリモル）を添加した。この溶液を放置
して室温まで温め、水（20ml）で希釈し、酢酸エチル（3×15ml）で抽出した。1つにまと
めた有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロ
マトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物（表29の化合物番
号3.07）が白色の固形物として得られた（53mg、収率44％）。
【０３３８】
実施例I13：5-シアノ-4-メトキシカルボニル-3-メチル-イソオキサゾールの調製
【０３３９】
【化５２】

【０３４０】
　（Chem. Ber.、1985年、第118巻、1632ページに従って調製した）4,5-ジクロロ-[1,2,3
]-ジチアゾル-1-イリウムクロリド（8.34g、40ミリモル）をジクロロメタン（30ml）に溶
かし、3-アミノクロトン酸メチル（4.6g、40ミリモル）を室温にて一滴ずつ添加した。得
られた溶液を室温にて1時間にわたって撹拌した後、ピリジン（6.47ml、80ミリモル）を
ゆっくりと添加した。得られた混合物を濃縮し、シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離
液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物がオレンジ色の固形物として得られた
（1.14g、収率15.6％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：2.88 (3H, s, Me)、4.0 (3H, s, Me)
 。
【０３４１】
実施例I14：5-シアノ-4-ヒドロキシメチル-3-メチル-イソチアゾールの調製
【０３４２】

【化５３】

【０３４３】
　5-シアノ-4-メトキシカルボニル-3-メチル-イソチアゾール（1.14g、6.3ミリモル）を
ジエチルエーテル（20ml）とメタノール（0.38ml、9.4ミリモル）に溶かした。ホウ水素
化リチウム（204mg、9.4ミリモル）を添加し、得られた混合物を40℃にて2時間にわたっ
て撹拌した。塩酸水溶液（1M）（20ml）を添加して反応を停止させた。2つの相を分離し
、水相をジエチルエーテル（2×20ml）で抽出した。1つにまとめた有機相を硫酸マグネシ
ウム上で乾燥させ、濃縮すると、粗生成物が得られた（1.2g）。この粗生成物は、メチル
エステルと生成物の1：1混合物であった。この混合物をさらに精製することなく使用した
。
【０３４４】
実施例I15：4-ブロモメチル-5-シアノ-3-メチル-イソチアゾールの調製
【０３４５】
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【化５４】

【０３４６】
　5-シアノ-4-ヒドロキシメチル-3-メチル-イソチアゾール（純度50％）（1.14g、3.7ミ
リモル）をジクロロメタン（10ml）に溶かし、トリフェニルホスフィン（1.07g、4.0ミリ
モル）と四臭化炭素（1.18g、3.6ミリモル）を0℃にて添加した。得られた混合物を0℃に
て2時間にわたって撹拌し、濃縮し、粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離
液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製した。得られた無色の油（0.65g）は、メチルエステ
ル（実施例I14を参照）と生成物の1：1混合物であった。この混合物をさらに精製するこ
となく使用した。
【０３４７】
実施例I16：4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-
3-メチル-イソチアゾール-5-カルボニトリルの調製
【０３４８】

【化５５】

【０３４９】
　4-ブロモメチル-5-シアノ-3-メチル-イソチアゾール（純度50％）（0.65g、1.5ミリモ
ル）をエタノール（30ml）に溶かし、チオ尿素（242mg、3.2ミリモル）を添加した。得ら
れた混合物を、固体が溶けるまで室温にて撹拌した。3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-
4,5-ジヒドロイソオキサゾール（540mg、3.2ミリモル）と炭酸カリウム（440mg、3.2ミリ
モル）を添加し、得られた混合物を還流下で1時間にわたって加熱した。固形物を濾過に
よって除去し、濾液を濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：
酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が得られた（0.25g、収率62％）。1H-NMR 
(400MHz, CDCl3)：1.44 (6H, s, Me)、2.6 (3H, s, Me)、2.8 (2H, s, CH2)、4.4 (2H, s
, CH2)。
【０３５０】
実施例I17：4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルホニルメチル)-3-
メチル-イソチアゾール-5-カルボニトリルの調製
【０３５１】
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【化５６】

【０３５２】
　4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-3-メチル-
イソチアゾール-5-カルボニトリル（0.25g、1ミリモル）をジクロロメタン（25ml）に溶
かし、3-クロロペルオキシ安息香酸（mCPBA）（60重量％）（0.68g、2.4ミリモル）を数
回に分けて添加した。得られた溶液を室温にて16時間にわたって保管した後、10％メタ重
亜硫酸ナトリウム水溶液（20ml）を添加して反応を停止させた。得られた懸濁液を水酸化
ナトリウム水溶液（1M）で希釈し、ジクロロメタン（2×30ml）で抽出した。1つにまとめ
た有機相を水酸化ナトリウム水溶液（1M）で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃
縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
で精製すると、生成物が白色の固形物として得られた（0.15g、収率50.1％）。
【０３５３】
実施例P18：4-[(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサーゾル-3-スルホニル)-フルオロ-
メチル]-3-メチル-イソチアゾール-5-カルボニトリルと4-[(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロ
イソオキサゾール-3-スルホニル)-ジフルオロ-メチル]-3-メチル-イソチアゾール-5-カル
ボニトリルの調製
【０３５４】
【化５７】

【０３５５】
　4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニルメチル)-3-メチル-イソ
チアゾール-5-カルボニトリル（0.15g、0.57ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（10ml）に
溶かし、ナトリウムヘキサメチルジシラジド（THF中に1M）（1.3ml、1.29ミリモル）を-7
8℃にてゆっくりと添加した。5分後、N-フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（0.37
7g、1.2ミリモル）を添加し、得られた溶液を放置して室温まで温めた。この混合物を濃
縮し、粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で
精製すると、白色の固形物としてのモノフルオロ生成物（表29の化合物番号3.01）（49mg
、収率25.6％）と白色の固形物としてのジフルオロ生成物（表29の化合物番号3.02）（49
mg、収率27.1％）が得られた。
【０３５６】
実施例I18：(3-メトキシ-イソオキサゾル-5-イル)-メタノールの調製
【０３５７】
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【化５８】

【０３５８】
　（Eur. J. Org. Chem.、1998年、473ページに従って調製した）3-メトキシ-イソオキサ
ゾール-5-カルボン酸メチルエステル（1.0g、6.4ミリモル）をメタノール（30ml）に溶か
し、ホウ水素化ナトリウム（300mg、8.0ミリモル）を数回に分けて添加した。得られた混
合物を室温にて1時間にわたって撹拌し、濃縮し、残留物をジクロロメタン（30ml）に溶
かした。得られた溶液を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成
物が濃縮溶液としてジクロロメタンの中に得られた。この溶液をさらに精製することなく
使用した。
【０３５９】
実施例I19：5-ブロモメチル-3-メトキシ-イソオキサゾールの調製
【０３６０】

【化５９】

【０３６１】
　(3-メトキシ-イソオキサゾル-5-イル)-メタノール（822mg、6.4ミリモル）をジクロロ
メタン（10ml）に溶かし、トリフェニルホスフィン（1.84g、7.0ミリモル）と四臭化炭素
（2g、6.11ミリモル）を0℃にて添加した。得られた混合物を0℃にて2時間にわたって撹
拌し、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘ
キサン）で精製すると、生成物が無色の油として得られた（1.22g、収率99％）。それを
さらに精製することなく次のステップで使用した。
【０３６２】
実施例I20：5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-
3-メトキシ-イソオキサゾールの調製
【０３６３】
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【化６０】

【０３６４】
　5-ブロモメチル-3-メトキシ-イソオキサゾール（1.22g、6.35ミリモル）をエタノール
（30ml）に溶かし、チオ尿素（484mg、6.4ミリモル）を添加した。得られた混合物を、固
体が溶けるまで室温にて撹拌した。3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（1.08g、6.4ミリモル）と炭酸カリウム（880mg、6.4ミリモル）を添加し、
得られた混合物を還流下で1時間にわたって加熱した。固体を濾過によって除去し、濾液
を濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサ
ン）で精製すると、生成物が無色の油として得られた（3ステップで0.69g、収率45％）。
【０３６５】
実施例I21：5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニルメチル)-3-メ
トキシ-イソオキサゾールの調製
【０３６６】

【化６１】

【０３６７】
　5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-3-メトキ
シ-イソオキサゾール（693mg、2.9ミリモル）をジクロロメタン（10ml）に溶かし、3-ク
ロロペルオキシ安息香酸（mCPBA）（60重量％）（1.81g、6.3ミリモル）を数回に分けて
添加した。得られた溶液を室温にて16時間にわたって保管した後、10％メタ重亜硫酸ナト
リウム水溶液（10ml）を添加して反応を停止させた。得られた懸濁液を水酸化ナトリウム
水溶液（1M）で希釈し、ジクロロメタン（2×100ml）で抽出した。1つにまとめた有機相
を水酸化ナトリウム水溶液（1M）で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。
粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製す
ると、生成物が白色の固形物として得られた（0.78g、収率99％）。
【０３６８】
実施例P19：5-[(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル)-フルオロ-
メチル]-3-メトキシ-イソオキサゾールと5-[(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾー
ル-3-スルホニル)-ジフルオロ-メチル]-3-メトキシ-イソオキサゾールの調製
【０３６９】
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【化６２】

【０３７０】
　5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニルメチル)-3-メトキシ-イ
ソオキサゾール（0.2g、0.73ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（10ml）に溶かし、-78℃に
てカリウムt-ブトキシド（THF中に1M）（1.13ml、1.13ミリモル）をゆっくりと添加した
。N-フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（0.356g、1.13ミリモル）を添加し、得ら
れた混合物を放置して室温まで温めた。この混合物を濾過し、濾液を濃縮した。残留物を
シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、白色
の固形物としてのモノフルオロ生成物（表31の化合物番号5.03）（0.087g、収率40.8％）
と白色の固形物としてのジフルオロ生成物（表31の化合物番号5.04）（0.063g、収率27.7
％）が得られた。
【０３７１】
実施例P20：5-[クロロ-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル)-メ
チル]-3-メトキシ-イソオキサゾールと5-[ジクロロ-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオ
キサゾール-3-スルホニル)-メチル]-3-メトキシ-イソオキサゾールの調製
【０３７２】
【化６３】

【０３７３】
　5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニルメチル)-3-メトキシ-イ
ソオキサゾール（0.269g、0.98ミリモル）を窒素雰囲気下でTHF（10ml）に溶かし、-78℃
にてカリウムt-ブトキシド（THF中に1M）（1.28ml、1.28ミリモル）をゆっくりと添加し
た。N-クロロスクシンイミド（NCS）（0.171g、1.28ミリモル）を添加し、得られた混合
物を放置して室温まで温めた。この混合物を濃縮し、シリカゲル上のクロマトグラフィ（
溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、無色の油としてのモノクロロ生成物（表
31の化合物番号5.01）（90mg、収率31.1％）と白色の固形物としてのジクロロ生成物（表
31の化合物番号5.02）（94mg、収率27.9％）が得られた。
【０３７４】
実施例I22：1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-3-カルボン酸エチルエステ
ルと1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-4-カルボン酸エチルエステルの調製
【０３７５】
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【化６４】

【０３７６】
　（J. Heterocycl. Chem.、1996年、第33巻、719ページに従って調製した）5-ヒドロキ
シ-3-メチル-[1,2,3]-オキサジアゾリウム（3-メチルシドノン）（25.7g、256ミリモル）
をキシレン（120g）に懸濁させ、100℃に加熱した。（Organic Syntheses、1992年、第70
巻、246～255ページに従って調製した）4,4,4-トリフルオロ-ブト-2-イン酸エチルエステ
ル（44.8g、270ミリモル）を一滴ずつゆっくりと添加した。得られた混合物を100℃にて4
時間にわたって撹拌し、濃縮した。得られた粗油に酢酸エチル（10ml）を添加すると、生
成物が結晶化した。結晶化した生成物を酢酸エチルとヘキサンの1：1混合物（50ml）で洗
浄し、ヘキサン（50ml）で洗浄し、乾燥させると、生成物Aが白色の結晶として得られた
（20.9g、収率36.6％）。母液を濃縮し、シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢
酸エチル／ヘキサン）で精製すると、より多くの生成物A（14.3g、収率25.1％）と、生成
物B（10.0g、収率17.5％）が得られた。
【０３７７】
実施例I23：1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-3-カルボン酸の調製
【０３７８】
【化６５】

【０３７９】
　1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-3-カルボン酸エチルエステル（20g、9
0ミリモル）をメタノール（100ml）に溶かした。水酸化ナトリウムを含むメタノール（1M
）（95ml、95ミリモル）を一滴ずつ添加した。得られた混合物を室温にて2時間にわたっ
て撹拌し、室温にて16時間にわたって保管した後、濃縮した。残留物を塩酸水溶液（2M）
（55ml）と酢酸イソプロピル（300ml）に溶かした。2つの相を分離し、水相を追加の酢酸
イソプロピル（100ml）で抽出した。1つにまとめた有機抽出液を硫酸マグネシウム上で乾
燥させ、濃縮した。すると生成物が白色の固形物として得られた（17.5g、収率100％）。
融点：174～175℃。
【０３８０】
実施例I24：3-ヒドロキシメチル-1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾールの調製
【０３８１】
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【化６６】

【０３８２】
　水素化アルミニウムリチウム（THF中に1M）（11ml、11ミリモル）を、1-メチル-4-トリ
フルオロメチル-1H-ピラゾール-3-カルボン酸（1.94g、10ミリモル）をTHF（20ml）に溶
かした溶液に、窒素雰囲気下で一滴ずつ添加した。撹拌しやすくするため、追加のTHF（2
0ml）を添加した。室温にて5時間にわたって撹拌した後、水（0.5ml）を添加し、15％水
酸化ナトリウム水溶液（0.5ml）を添加し、追加の水（0.5ml）を添加して反応を停止させ
た。酢酸エチル（50ml）と硫酸マグネシウム（25g）を添加し、得られた混合物を室温に
て18時間にわたって保管した。珪藻土（30g）を添加し、得られた混合物を濾過し、固体
を酢酸エチルで洗浄した。1つにまとめた濾液と洗浄液を濃縮すると、生成物が淡い黄色
の油性固形物として得られた（1.38g、収率77％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：2.3 (1H, 
bs, OH)、3.91 (3H, s, Me)、4.75 (2H, s, CH2)、7.62 (1H, s, CH)。
【０３８３】
実施例I25：5,5-ジメチル-3-(1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イルメチ
ルスルファニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３８４】
【化６７】

【０３８５】
　3-ヒドロキシメチル-1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール（1.34g、7.4ミリ
モル）とチオ尿素（836mg、11ミリモル）を1,4-ジオキサン（5ml）と水（2ml）に溶かし
た溶液に濃塩酸（36重量％）（3.0ml、36ミリモル）を添加した。この混合物を密封した
容器の中でマイクロ波を用いて10分間にわたって130℃に加熱した後、室温まで冷却し、
水（5ml）に溶かした炭酸カリウム（4.14g、30ミリモル）を添加した。3-メタンスルホニ
ル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（2.12g、12ミリモル）と1,4-ジオキサ
ン（5ml）を添加し、得られた混合物を密封した容器の中でマイクロ波を用いて30分間に
わたって150℃に加熱した。追加の炭酸カリウム（1.38g、10ミリモル）を添加し、得られ
た混合物を密封した容器の中でマイクロ波を用いて20分間にわたって150℃に加熱した。
この混合物を室温まで冷却し、酢酸エチル（3×50ml）で抽出し、抽出液を硫酸マグネシ
ウム上で乾燥させ、濃縮した。残留物をシリカゲル上で分離用HPLC（綾里駅：ジクロロメ
タン／酢酸エチル）を利用して精製すると、生成物が白色の固形物として得られた（220m
g、収率10％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.42 (6H, s, Me)、2.84 (2H, s, CH2)、3.89
 (3H, s, Me)、4.36 (2H, s, CH2)、7.60 (1H, s, CH)。
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【０３８６】
実施例I26：5,5-ジメチル-3-(1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イルメタ
ンスルホニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３８７】
【化６８】

【０３８８】
　5,5-ジメチル-3-(1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イルメチルスルファ
ニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（200mg、0.68ミリモル）をジクロロメタン（3ml）
に溶かした溶液に過酢酸溶液（酢酸中に40重量％）（0.3ml、1.6ミリモル）を室温にて一
滴ずつ添加した。得られた溶液を還流下で3時間にわたって加熱した後、室温にて17時間
にわたって保管した。10％メタ重亜硫酸ナトリウム水溶液（1.5ml）を添加して反応を停
止させた。2つの相を分離し、水相をジクロロメタン（2×3ml）で抽出した。1つにまとめ
た有機抽出液を炭酸カリウム水溶液（2M）（2ml）で洗浄し、洗浄液をジクロロメタン（2
×3ml）で抽出した。1つにまとめた有機抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮す
ると、生成物が白色の固形物として得られた（220mg、収率99％）。融点：125～126℃。1

H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.52 (6H, s, Me)、3.08 (2H, s, CH2)、3.94 (3H, s, Me)、4.
72 (2H, s, CH2)、7.70 (1H, s, CH)。
【０３８９】
実施例P21：3-[フルオロ-(1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イル)-メタン
スルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールと3-[ジフルオロ-(1-メチル-4
-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5-ジヒ
ドロイソオキサゾールの調製
【０３９０】
【化６９】

【０３９１】
　ホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ
5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.65ml、1.3ミリモ
ル）を、5,5-ジメチル-3-(1-メチル-4-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-イルメタンス
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ルホニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（200mg、0.61ミリモル）をTHF（6ml）に溶か
した溶液に、室温にて添加した。10分後、N-フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（
410mg、1.3ミリモル）を添加した。得られた混合物を室温にて3時間にわたって撹拌した
後、室温にて17時間にわたって保管した。この混合物を濃縮し、残留物を酢酸エチル（10
0ml）に溶かし、シリカゲルを通過させた。濾液を濃縮し、残留物をシリカゲル上で分離
用HPLC（溶離液：ジクロロメタン）を利用して精製すると、白色の固形物としてのモノフ
ルオロ生成物（表30の化合物番号4.04）（87mg、収率41％）と、白色の固形物としてのジ
フルオロ生成物（表30の化合物番号4.05）（72mg、収率33％）が得られた。
【０３９２】
実施例I27：(1-メチル-1H-イミダゾル-2-イル)-メタノールの調製
【０３９３】
【化７０】

【０３９４】
　1-メチル-1H-イミダゾール-2-カルバルデヒド（1.1g、10ミリモル）をエタノール（25m
l）に溶かした溶液にホウ水素化ナトリウム（380mg、10ミリモル）を添加した。得られた
混合物を室温にて2時間にわたって撹拌した。メタノール（20ml）を添加して反応を停止
させた。この混合物を水とジクロロメタンに分けた。1つにまとめた有機抽出液を硫酸マ
グネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物が白色の固形物として得られた（480mg、
収率42％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：3.73 (3H, s, Me)、4.32 (1H, bs, OH)、4.67 (2
H, s, CH2)、6.84 (1H, s, CH)、6.90 (1H, s, CH)。
【０３９５】
実施例I28：5,5-ジメチル-3-(1-メチル-1H-イミダゾル-2-イルメチルスルファニル)-4,5-
ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０３９６】

【化７１】

【０３９７】
　(1-メチル-1H-イミダゾル-2-イル)-メタノール（467mg、4.16ミリモル）をアセトニト
リル（30ml）に溶かした溶液に塩化チオニル（0.909ml、12.5ミリモル）を一滴ずつ添加
した。得られた混合物を室温にて3時間にわたって撹拌した後、濃縮すると、黄色いゴム
が得られた。このゴムをTHFに溶かし、濃縮すると、淡い黄色の固形物が得られた。その
固形物をエタノール（42ml）に溶かし、チオ尿素（634mg、8.33ミリモル）を添加し、得
られた混合物を還流下で1時間にわたって加熱した。この混合物をわずかに冷却し、この
混合物に3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（740mg、4.1
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8ミリモル）と炭酸カリウム（1.63g、11.8ミリモル）を添加した。得られた混合物を還流
下で2時間にわたって加熱した。この混合物を水で希釈し、酢酸エチルで抽出した。1つに
まとめた有機抽出液を濃縮した。残留物をクロロホルムと研和し、沈殿物を濾過によって
除去した。濾液を濃縮すると、生成物が黄色のゴムとして得られた（829mg、収率88％）
。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.4 (6H, s, Me)、2.85 (2H, s, CH2)、3.7 (3H, s, Me)、4
.45 (2H, s, CH2)、6.82 (1H, d, CH)、6.95 (1H, d, CH)。
【０３９８】
　実施例I26に記載した方法を利用して5,5-ジメチル-3-(1-メチル-1H-イミダゾル-2-イル
メチルスルファニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾールを酸化した後、実施例P21に記載し
た方法を利用してフッ素化すると、表32の化合物番号6.01が得られた。
【０３９９】
実施例I29：2-エトキシ-4-トリフルオロメチル-チアゾール-5-カルボン酸エチルエステル
の調製
【０４００】

【化７２】

【０４０１】
　2-クロロ-4-トリフルオロメチル-チアゾール-5-カルボン酸エチルエステル（259mg、1.
0ミリモル）と、ナトリウムエトキシド（エタノール中に23重量％）（0.33ml、1.1ミリモ
ル）と、エタノール（2ml）を還流下で2時間にわたって加熱した。得られた混合物を水と
酢酸エチルに分けた。有機相を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物が黄
色いゴムとして得られた（187mg、収率70％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.36 (3H, t, 
Me)、1.45 (3H, t, Me)、4.35 (2H, q, CH2)、4.55 (2H, q, CH2) 。
【０４０２】
　2-エトキシ-4-トリフルオロメチル-チアゾール-5-カルボン酸エチルエステルを実施例I
24に記載した方法を利用して還元し、実施例I28に記載した方法を利用して誘導体化し、
実施例I26に記載した方法を利用して酸化した後、実施例P21に記載した方法を利用してフ
ッ素化すると、表33の化合物番号7.01が得られた。
【０４０３】
実施例I30：3-アミノ-4,4,4-トリフルオロ-2-メチル-ブト-2-エン酸エチルエステルの調
製
【０４０４】
【化７３】

【０４０５】
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　α-メチル-4,4,4-トリフルオロアセト酢酸エチル（24.5g、124ミリモル）と酢酸アンモ
ニウム（28.6g、372ミリモル）をエタノール（50ml）と水（2.5ml）に溶かした。この溶
液を還流下で16時間にわたって加熱した後、放置して室温まで冷却し、水で希釈し、酢酸
エチルで抽出した。1つにまとめた有機相を硫酸ナトリウム上で乾燥させ、濃縮すると、
生成物が淡い茶色の液体として得られた（25.5g、収率100％）。それをさらに精製するこ
となく使用した。
【０４０６】
実施例I31：1,4-ジメチル-5-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-オールの調製
【０４０７】
【化７４】

【０４０８】
　3-アミノ-4,4,4-トリフルオロ-2-メチル-ブト-2-エン酸エチルエステル（25.5g、124ミ
リモル）を0℃に冷却し、メチルヒドラジン（7ml、132ミリモル）を一滴ずつ添加した。
得られた混合物を放置して室温まで温めた後、20時間にわたって50℃に加熱した。この混
合物を放置して室温まで冷却し、16時間にわたって撹拌した。この混合物を0℃に冷却し
、飽和炭酸水素ナトリウム水溶液（50ml）を添加した。固体を濾過によって除去し、冷た
い水（0℃）で洗浄すると、生成物が白色の固形物として得られた（2ステップで8.46g、
収率38％）。
【０４０９】
実施例I32：3-ジフルオロメトキシ-1,4-ジメチル-5-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール
の調製
【０４１０】

【化７５】

【０４１１】
　-78℃に冷却した反応フラスコの中にフレオン・ガス（50ml）を入れて凝縮させ、1,4-
ジメチル-5-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-3-オール（4.5ｇ、25ミリモル）とテトラ
ブチルホスホニウムブロミド（2.8g、8.25ミリモル）を含むジクロロメタン（75ml）を添
加した。水酸化ナトリウム水溶液（50重量％）（75ml）を-78℃にて一滴ずつ添加した。
得られた混合物を室温まで温め、3時間にわたって撹拌した。水を添加して反応を停止さ
せた。2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで抽出した。1つにまとめた有機相を水で
洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗材料をシリカゲル上のクロマトグ
ラフィ（溶離液：ジクロロメタン／ヘキサン）で精製すると、生成物が無色の液体として
得られた（2.9g、収率50％）。19F-NMR (400MHz, CDCl3)：-84.1 (2F, d, J=75Hz, CF2)
、-58.92 (3F, s, CF3) 。
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【０４１２】
実施例I33：4-ブロモメチル-3-ジフルオロメトキシ-1-メチル-5-トリフルオロメチル-1H-
ピラゾールの調製
【０４１３】
【化７６】

【０４１４】
　3-ジフルオロメトキシ-1,4-ジメチル-5-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール（2.9g、12
.6ミリモル）を四塩化炭素（50ml）に溶かし、N-ブロモスクシンイミド（NBS）（2.49g、
13.9ミリモル）とAIBN（206mg、1.3ミリモル）を窒素雰囲気下で添加した。得られた混合
物を還流下で加熱し、石英管に封入したハロゲン・サンランプを照射した。30分後、この
混合物を放置して室温まで冷却し、濾過し、固体をジクロロメタンで洗浄した。1つにま
とめた濾液と洗浄液を濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：
酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が得られた（3.3g、収率85％）。
【０４１５】
　4-ブロモメチル-3-ジフルオロメトキシ-1-メチル-5-トリフルオロメチル-1H-ピラゾー
ルを実施例I4に記載した方法を利用して誘導体化し、実施例I21に記載した方法を利用し
て酸化した後、実施例P21に記載した方法を利用してフッ素化すると、表28の化合物番号2
.34が得られた。
【０４１６】
実施例I34：3-ブト-2-イニルスルファニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール
の調製
【０４１７】
【化７７】

【０４１８】
　1-ブロモ-2-ブチン（2.47ml、28.21ミリモル）をエタノール（69ml）に溶かした溶液に
チオ尿素（2.15g、28.21ミリモル）を添加し、得られた溶液を還流下で1時間40分にわた
って加熱した。この混合物を放置して室温まで冷却し、3-メタン-スルホニル-5,5-ジメチ
ル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（5g、28,21ミリモル）と炭酸カリウム（4.28g、31.03
ミリモル）を添加した。得られた混合物を還流下で2時間35分にわたって加熱した後、放
置して室温まで冷却した。この混合物を水と酢酸エチルに分けた。水相を酢酸エチルで抽
出した。1つにまとめた有機相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃
縮した。残留物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で
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Hz, CDCl3)：1.42 (6H, s, Me)、1.83 (3H, t, Me)、2.81 (2H, s, CH2)、3.77 (2H, q, 
CH2) 。
【０４１９】
実施例I35：3-ブロモ-5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニ
ル-メチル)-4-メチル-イソオキサゾールと3-ブロモ-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾル-3-イルスルファニル-メチル)-5-メチル-イソオキサゾールの調製
【０４２０】
【化７８】

【０４２１】
　（Synlett、2002年、3071ページに従って調製した）ジブロモホルムアルドキシム（944
mg、4.68ミリモル）と炭酸水素ナトリウム（872mg、10.37ミリモル）を、3-ブト-2-イニ
ルスルファニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（428mg、2.34ミリモル）
を酢酸エチル（4ml）に溶かした溶液に添加し、得られた混合物を還流下で4日間にわたっ
て加熱した。この混合物を放置して室温まで冷却した後、水と酢酸エチルに分けた。水相
を酢酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム
上で乾燥させ、濃縮した。残留物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチ
ル／ヘキサン）で精製すると、生成物が黄色い油として得られた（347mg、収率49％）。A
：1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.41 (6H, s, Me)、2.51 (3H, s, Me)、2.77 (2H, s, CH2)
、4.01 (2H, s, CH2) ；B：1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.42 (6H, s, Me)、2.03 (3H, s, 
Me)、2.79 (2H, s, CH2)、4.32 (2H, s, CH2)。
【０４２２】
実施例I36：3-ブロモ-5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル-メ
チル)-4-メチル-イソオキサゾールと3-ブロモ-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサ
ゾール-3-スルホニルメチル)-5-メチル-イソオキサゾールの調製
【０４２３】
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【化７９】

【０４２４】
　3-ブロモ-5-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-
4-メチルイ-ソオキサゾールと3-ブロモ-4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3
-イルスルファニルメチル)-5-メチル-イソオキサゾール（310mg、1.02ミリモル）をジク
ロロメタン（5ml）に溶かした溶液に3-クロロペルオキシ安息香酸（mCPBA）（70重量％）
（774mg、2.24ミリモル）を0℃にて添加した。得られた混合物を放置して室温まで温めた
後、室温にて24時間にわたって撹拌した。飽和炭酸水素ナトリウム水溶液を添加して反応
を停止させた。2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで抽出した。1つにまとめた有機
相を20％メタ重亜硫酸ナトリウム水溶液（10ml）で洗浄し、飽和炭酸水素ナトリウム水溶
液で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。残留物をシリカゲル上のクロマ
トグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物の混合物が白色の固
形物として得られた。この固形物をシリカゲル上で分離用HPLC（溶離液：酢酸エチル／ヘ
キサン）によって精製して分離すると、白色の固形物としての生成物A（124mg、収率34％
）と白色の固形物としての生成物B（136mg、収率39％）が得られた。A：融点98.5～100.5
℃。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.51 (6H, s, Me)、2.10 (3H, s, Me)、2.99 (2H, s, CH2
)、4.76 (2H, s, CH2) ；B：融点167～168℃。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.51 (6H, s, M
e)、2.58 (3H, s, Me)、3.06 (2H, s, CH2)、4.43 (2H, s, CH2)。
【０４２５】
実施例P22：3-ブロモ-5-[(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニル)-
ジフルオロ-メチル]-4-メチル-イソオキサゾールの調製
【０４２６】
【化８０】

【０４２７】
　1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ
(ホスファゼン)（P2-Et）（0.216ml、0.65ミリモル）を、3-ブロモ-5-(5,5-ジメチル-4,5
-ジヒドロイソオキサゾール-3-スルホニルメチル)-4-メチル-イソオキサゾール（106mg、
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0.31ミリモル）をTHF（3ml）に溶かした溶液に0℃にて一滴ずつ添加した。5分後、N-フル
オロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（205mg、0.65ミリモル）を添加した。得られた混
合物を0℃にて20分間にわたって撹拌した後、放置して室温まで温めた。この混合物を室
温にて4時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させ、酢酸エ
チルで2回抽出した。1つにまとめた有機相をブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾
燥させ、濃縮した。残留物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘ
キサン）で精製すると、生成物（表31の化合物番号5.06）が白色の固形物として得られた
（65mg、収率56％）。
【０４２８】
実施例I37：1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2,2,2-トリフルオロエタノールの調製
【０４２９】
【化８１】

【０４３０】
　2,6-ジフルオロベンズアルデヒド（2ml、18.2ミリモル）とトリメチル(トリフルオロメ
チル)シラン（2ml、19.6ミリモル）の混合物を含むTHF（30ml）にフッ化セシウム（32mg
、2.1ミリモル）を室温にて添加した。得られた懸濁液を室温にて6時間にわたって撹拌し
、室温にて18時間にわたって保管した。濃塩酸（3ml）と水（7ml）の混合物を添加し、得
られた溶液を室温にて4時間にわたって撹拌した。この混合物を濃縮すると、生成物が得
られた（3.4g、収率87％）。それをさらに精製することなく使用した。
【０４３１】
実施例I38：2-(1-ブロモ-2,2,2-トリフルオロエチル)-1,3-ジフルオロベンゼンの調製
【０４３２】

【化８２】

【０４３３】
　1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2,2,2-トリフルオロエタノール（500mg、1.8ミリモル）
と亜リン酸トリフェニル（0.75ml、2.8ミリモル）をジクロロメタン（5ml）に溶かした溶
液にN-ブロモスクシンイミド（NBS）（500mg、2.9ミリモル）を室温にて添加した。得ら
れた混合物を室温にて6時間にわたって撹拌し、室温にて48時間にわたって保管した。こ
の混合物を濾過し、濾液を濃縮し、残留物をシリカゲルに吸収させた。粗生成物をシリカ
ゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が無
色の油として得られた（240mg、収率48％）。それをさらに精製することなく使用した。
【０４３４】
実施例I39：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2,2,2-トリフルオロ-エチルスルファニル]
-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
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【０４３５】
【化８３】

【０４３６】
　3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（87mg、0.49ミリモ
ル）と、ヒドロ硫化ナトリウム水和物（73mg、0.99ミリモル）と、ヒドロキシメタンスル
ホン酸ナトリウム二水和物（151mg、0.99ミリモル）と、炭酸カリウム（136mg、0.99ミリ
モル）をDMF（10ml）に0℃にて添加し、得られた混合物を0℃にて2時間にわたって撹拌し
た。2-(1-ブロモ-2,2,2-トリフルオロエチル)-1,3-ジフルオロベンゼン（135mg、0.49ミ
リモル）を添加し、得られた懸濁液を室温にて5時間にわたって撹拌した。この反応物を
水と酢酸エチルに分けた。有機相を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮し
た。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精
製すると、生成物が白色の固形物として得られた（55mg、収率35％）。1H-NMR (400MHz, 
CDCl3)：1.41 (3H, s, Me)、1.45 (3H, s, Me)、2.80 (1H, d, CH2)、2.82 (1H, d, CH2)
、5.98 (1H, m, CH)、6.97 (2H, m, CH)、7.37 (1H, m, CH)。
【０４３７】
実施例P23：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2,2,2-トリフルオロ-エタンスルホニル]-5
,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０４３８】
【化８４】

【０４３９】
　3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2,2,2-トリフルオロ-エチルスルファニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（110mg、0.33ミリモル）と、過酢酸（酢酸中に40重
量％）（0.2ml、1.05ミリモル）と、1,2-ジクロロエタン（5ml）と、ジクロロメタン（5m
l）の混合物を還流下で2時間にわたって加熱した。追加の過酢酸（酢酸中に40重量％）（
0.2ml、1.05ミリモル）を添加し、得られた混合物を、還流下で2時間にわたって加熱した
。この混合物を放置して室温まで冷却し、室温にて18時間にわたって保管した。この混合
物を飽和炭酸水素ナトリウム水溶液の中に注ぎ、ジクロロメタンで抽出した。1つにまと
めた有機相を飽和炭酸水素ナトリウム水溶液で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、
濃縮した。残留物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）
で精製すると、白色の固形物としてのスルホキシドのジアステレオマー混合物（表27の化
合物番号1.140）（21.1mg、収率17.8％）と白色の固形物としてのスルホン（表27の化合
物番号1.113）（66.1mg、収率56％）が得られた。
【０４４０】
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実施例P24：5,5-ジメチル-3-｛2,2,2-トリフルオロ-1-[1-メチル-5-(2,2,2-トリフルオロ
-エトキシ)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-4-イル]-エタンスルフィニル｝-4,5-ジ
ヒドロイソオキサゾールの調製
【０４４１】
【化８５】

【０４４２】
　5,5-ジメチル-3-｛2,2,2-トリフルオロ-1-[1-メチル-5-(2,2,2-トリフルオロ-エトキシ
)-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾル-4-イル]-エチルスルファニル｝-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（190mg、0.41ミリモル）をジクロロメタン（5ml）に溶かした溶液に3-クロ
ロペルオキシ安息香酸（mCPBA）（70重量％）（305mg、1.24ミリモル）を室温にて何回か
に分けて添加した。得られた混合物を室温にて18時間にわたって撹拌した。飽和メタ重亜
硫酸ナトリウム水溶液を添加して反応を停止させた後、飽和炭酸水素ナトリウム水溶液を
添加した。2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで抽出した。1つにまとめた有機相を
飽和炭酸水素ナトリウム水溶液で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗
生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／ジクロロメタン）で精製
すると、生成物（表28の化合物番号2.35）が無色のゴムとして得られた（105mg、収率51
％）。
【０４４３】
実施例I40：5,5-ジメチル-3-(1-フェニル-エチルスルファニル)-4,5-ジヒドロイソオキサ
ゾールの調製
【０４４４】

【化８６】

【０４４５】
　1-メチルベンジルブロミド（0.3ml、2.2ミリモル）をエタノール（10ml）に溶かした溶
液にチオ尿素（180mg、2.4ミリモル）を室温にて添加した。得られた混合物を還流下で5
時間にわたって加熱した。3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾ
ール（420mg、2.4ミリモル）と炭酸カリウム（330mg、2.4ミリモル）を添加し、得られた
混合物を還流下で3時間にわたって加熱した。この混合物を放置して室温まで温め、水の
中に注ぎ、得られた混合物を酢酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機相を水で洗浄し
、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフ
ィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が白色の固形物として得られ
た（210mg、収率43％）。それをさらに精製することなく使用した。
【０４４６】
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実施例I41：5,5-ジメチル-3-(1-フェニル-エタンスルホニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾ
ールの調製
【０４４７】
【化８７】

【０４４８】
　5,5-ジメチル-3-｛1-フェニル-エチルスルファニル｝-4,5-ジヒドロイソオキサゾール
（195mg、0.83ミリモル）をジクロロメタン（15ml）に溶かした溶液に3-クロロペルオキ
シ安息香酸（mCPBA）（70重量％）（615mg、2.5ミリモル）を室温にて何回かに分けて添
加した。得られた懸濁液を室温にて18時間にわたって撹拌した。飽和メタ重亜硫酸ナトリ
ウム水溶液を添加して反応を停止させた後、飽和炭酸水素ナトリウム水溶液を添加した。
2つの相を分離し、水相をジクロロメタンで抽出した。1つにまとめた有機相を硫酸マグネ
シウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：
ヘキサン／ジクロロメタン）で精製すると、生成物が得られた（純度85～90％）。それを
さらに精製することなく使用した。
【０４４９】
実施例P25：3-(1-フルオロ-1-フェニル-エタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロ
イソオキサゾールの調製
【０４５０】

【化８８】

【０４５１】
　ホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ
5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.3ml、0.6ミリモ
ル）を、5,5-ジメチル-3-(1-フェニル-エタンスルホニル)-4,5-ジヒドロイソオキサゾー
ル（150mg、0.56ミリモル）をTHF（8ml）に溶かした溶液に、室温にて添加した。10分後
、N-フルオロベンゼンスルホンイミド（NFSI）（190mg、0.6ミリモル）を添加した。得ら
れた混合物を室温にて15分間にわたって撹拌した。この混合物をシリカゲルに吸収させ、
シリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成
物（表27の化合物番号1.138）が白色の固形物として得られた（89mg、収率56％）。
【０４５２】
実施例I42：3-(2,6-ジフルオロ-ベンジルスルファニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾールの調製
【０４５３】
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【化８９】

【０４５４】
　3-クロロ-5,5-ジメチルイソオキサゾリン（0.26g、2ミリモル）を乾燥DMF（7.5ml）に
溶かした溶液に2,6-ジフルオロベンジルチオール（0.33g、2ミリモル）と炭酸カリウム（
1.84g、13ミリモル）を窒素雰囲気下で添加した。得られた混合物を室温にて5時間にわた
って撹拌した後、室温にて1週間にわたって保管した。この混合物を濾過し、濾液を水で
希釈した。水相を酢酸エチルで2回抽出した。1つにまとめた有機抽出液を水とブラインで
洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマト
グラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が白色の固形物として
得られた（0.23g、収率45％）。
【０４５５】
実施例I43：3-(2,6-ジフルオロ-ベンジルスルファニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾールの調製
【０４５６】

【化９０】

【０４５７】
　2,6-ジフルオロベンジルアルコール（0.2ml、1.8ミリモル）と、チオ尿素（165mg、2.2
ミリモル）と、塩酸水溶液（2M）（2.7ml）と、1,4-ジオキサン（3ml）を混合し、密封し
た容器の中でその混合物にマイクロ波を照射して10分間にわたって140℃に加熱した。炭
酸カリウム（1.1g、8ミリモル）と3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール（380mg、2.1ミリモル）を添加し、得られた混合物を開放した容器の中で10
分間にわたって撹拌した。密封した容器の中でその混合物にマイクロ波を照射して10分間
にわたって150℃に加熱した。この混合物を水で希釈し、酢酸エチルで抽出した。有機抽
出液を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗材料をシリカゲル上の
クロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、生成物が白色の固形
物として得られた（120mg、収率26％）。融点85～87℃。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.43 
(6H, s, Me)、2.82 (2H, s, CH2)、4.36 (2H, s, CH2)、6.90 (2H, d, CH)、7.26 (1H, t
, CH)。
【０４５８】
実施例I44：3-(2-トリフルオロメトキシ-ベンジルスルファニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒ
ドロイソオキサゾールの調製
【０４５９】
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【化９１】

【０４６０】
　2-(トリフルオロメトキシ)ベンジルアルコール（200mg、1.04ミリモル）と、チオ尿素
（100mg、1.31ミリモル）と、塩酸水溶液（2M）（1.6ml）と、1,4-ジオキサン（3ml）を
混合し、密封した容器の中でその混合物にマイクロ波を照射して10分間にわたって140℃
に加熱した。炭酸カリウム（620mg、4.5ミリモル）と3-メタンスルホニル-5,5-ジメチル-
4,5-ジヒドロイソオキサゾール（220mg、1.24ミリモル）を添加し、得られた混合物を開
放した容器の中で10分間にわたって撹拌した。密封した容器の中でその混合物にマイクロ
波を照射して10分間にわたって150℃に加熱した。この混合物を水で希釈し、酢酸エチル
で抽出した。有機抽出液を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗材
料をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：酢酸エチル／ヘキサン）で精製すると、
生成物が白色の固形物として得られた（50mg、収率15％）。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.
41 (6H, s, Me)、2.78 (2H, s, CH2)、4.32 (2H, s, CH2)、7.2～7.4 (2H, m, CH)、7.57
 (1H, m, CH)。
【０４６１】
実施例I45：4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-
3,5-ジメチルイソオキサゾールの調製
【０４６２】
【化９２】

【０４６３】
　4-クロロメチル-3,5-ジメチル-イソオキサゾール（3.0g、20.6ミリモル）をエタノール
（20ml）に溶かし、それをチオ尿素（1.725g、22.7ミリモル）とヨウ化ナトリウム（3.08
7g、20.6ミリモル）に添加した。この混合物を1時間にわたって80℃に加熱した後、冷却
し、3-メチルスルホニル-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（3.676g、20.6ミ
リモル）と、炭酸カリウム（3.132g、22.7ミリモル）と、エタノール（10ml）と、水（2m
l）を添加し、得られた混合物を再び2時間にわたって80℃に加熱した。この混合物を濾過
し、濃縮した。粗生成物を酢酸エチルに溶かし、水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥
させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸
エチル）で精製すると、生成物が得られた（4.667g、収率94％）。1H-NMR (400MHz, CDCl

3)：1.425 (6H, s, Me)、2.3 (3H, s, Me)、2.4 (3H, s, Me)、2.8 (2H, s, CH2)、4.0 (
2H, s, CH2)。
【０４６４】
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　4-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾル-3-イルスルファニルメチル)-3,5-ジメ
チル-オキサゾールを実施例I21に記載した方法を利用して酸化した後、実施例P20に記載
した方法を利用して塩素化すると、表29の化合物番号3.03と表29の化合物番号3.04が得ら
れた。
【０４６５】
実施例I46：5-イソプロピルスルファニル-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾー
ル-4-カルバルデヒドの調製
【０４６６】
【化９３】

【０４６７】
　炭酸カリウム（1.68g、12ミリモル）をDMF（50ml）に懸濁させ、イソプロピルチオール
（1ml、11ミリモル）を添加した。得られた懸濁液を室温にて15分間にわたって撹拌した
後、5-クロロ-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-4-カルバルデヒド（2.12g
、10ミリモル）をDMF（5ml）に溶かした溶液を添加した。この反応物を室温にて16時間に
わたって撹拌した。この反応物を塩化アンモニウム水溶液とジエチルエーテルに分け、2
つの相を分離した。有機相を水とブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃
縮すると、生成物が得られた（2.584g、収率100％）。それをさらに精製することなく使
用した。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：1.29 (3H, s, Me)、1.31 (3H, s, Me)、3.52 (1H, 七
重項, CH)、4.02 (3H, s, Me)、10.03 (1H, s, CH)。
【０４６８】
実施例I47：4-ブロモメチル-5-イソプロピルスルファニル-1-メチル-3-トリフルオロメチ
ル-1H-ピラゾールの調製
【０４６９】

【化９４】

【０４７０】
　5-イソプロピルスルファニル-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-4-カル
バルデヒド（2.5g、10ミリモル）をジクロロメタン（10ml）とヘキサン（10ml）に溶かし
、ジクロロメタン（5ml）に（J. Org. Chem.、1980年、第45巻、384～389ページに従って
調製した）イソピノカンフェニル-ホウ素ジブロミドジメチルスルフィド錯体を溶かした
溶液をゆっくりと添加した。得られた反応物を室温にて2時間にわたって撹拌した後、室
温にて18時間にわたって保管した。この反応物を還流下で2時間にわたって加熱した後、
濃縮した。残留物を水とジクロロメタンに分け、2つの相を分離した。有機相を硫酸マグ
ネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカの表面に吸収させ、クロマトグラフ
ィによって精製すると、生成物が流動性のある油として得られた（2.5g、収率79％）。1H
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-NMR (400MHz, CDCl3)：1.29 (3H, s, Me)、1.31 (3H, s, Me)、3.42 (1H, 七重項, CH)
、4.00 (3H, s, Me)、4.54 (2H, s, CH)。
【０４７１】
　4-ブロモメチル-5-イソプロピルスルファニル-1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピ
ラゾールを実施例I4に記載した方法を利用して誘導体化し、実施例I26に記載した方法を
利用して酸化した後、実施例P21に記載した方法を利用してフッ素化すると、表28の化合
物番号2.36が得られた。
【０４７２】
実施例I48：1,3-ジメチル-5-(2,2,2-トリフルオロエトキシ)-1H-ピラゾール-4-カルバル
デヒドの調製
【０４７３】
【化９５】

【０４７４】
　2,2,2-トリフルオロエタノール（7.11ml、97.6ミリモル）を0℃にてカリウムt-ブトキ
シド（THF中に1M）（97.6ml、97.6ミリモル）に一滴ずつ添加した。この溶液に、5-クロ
ロ1,3-ジメチル-1H-ピラゾール-4-カルバルデヒド（10.3g、65.1ミリモル）をTHF（28ml
）に溶かした溶液を0℃にてゆっくりと添加した。得られた溶液を放置して室温まで温め
た後、室温にて3時間にわたって撹拌した。この混合物をジクロロメタンで希釈し、水と
ブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮すると、生成物が黄色い油とし
て得られた（15.82g、収率109％）。それをさらに精製することなく使用した。1H-NMR (4
00MHz, CDCl3)：2.42 (s, 3H, Me)、3.65 (s, 3H, Me)、4.93 (q, 2H, CH2)、9.72 (s, 1
H, CH)。
【０４７５】
実施例I49：[1,3-ジメチル-5-(2,2,2-トリフルオロ-エトキシ)-1H-ピラゾル-4-イル]-メ
タノールの調製
【０４７６】

【化９６】

【０４７７】
　1,3-ジメチル-5-(2,2,2-トリフルオロエトキシ)-1H-ピラゾール-4-カルバルデヒド（14
.45g、65ミリモル）をメタノール（130ml）に溶かした。ホウ水素化ナトリウム（1.23g、
32.5ミリモル）を0℃にて数回に分けて添加した。得られた混合物を放置して室温まで温
めた後、室温にて2時間にわたって撹拌した。この混合物を濃縮し、残留物をジクロロメ
タンに溶かした。得られた溶液を水とブラインで洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ
、濃縮すると、生成物が白色の固形物として得られた（14.6g、収率100％）。それをさら
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に精製することなく使用した。1H-NMR (400MHz, CDCl3)：2.20 (s, 3H, Me)、3.64 (s, 3
H, Me)、4.49 (s, 2H, CH2)、4.64 (q, 2H, CH2)。
【０４７８】
　[1,3-ジメチル-5-(2,2,2-トリフルオロ-エトキシ)-1H-ピラゾル-4-イル]-メタノールを
実施例I25に記載した方法を利用して誘導体化し、実施例I21に記載した方法を利用して酸
化した後、実施例P21に記載した方法を利用してフッ素化すると、表28の化合物番号2.24
が得られ、実施例P20に記載した方法を利用して塩素化すると表28の化合物番号2.31が得
られた。
【０４７９】
実施例P26：クロロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロ-イソオキサ
ゾール-3-スルホニル)-酢酸メチルエステルの調製
【０４８０】
【化９７】

【０４８１】
　窒素雰囲気下で3-[クロロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチ
ル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（200mg、0.62ミリモル）を乾燥THF（5ml）に溶かした
。得られた溶液を0℃に冷却した後、0℃にて1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチル
アミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0
.37ml、0.74ミリモル）を添加し、次いでクロロギ酸メチル（0.06ml、0.74ミリモル）を
添加した。得られた混合物を放置して室温まで温め、室温にて2時間にわたって撹拌した
。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させ、この混合物を酢酸エチルで抽出した。1
つにまとめた有機抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカ
ゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表
27の化合物番号1.14）が得られた。
【０４８２】
実施例P27：3-[ブロモ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチル-4,5
-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０４８３】
【化９８】

【０４８４】
　窒素雰囲気下で3-(2,6-ジフルオロフェニル-メタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジ
ヒドロイソオキサゾール（75mg、0.26ミリモル）を乾燥THF（5ml）に溶かした。得られた
溶液を0℃に冷却した後、0℃にて1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラ
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ムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（0.1ml、0.3ミリモル）を添加
し、次いでN-ブロモスクシンイミド（NBS）（0.05g、0.286ミリモル）を添加した。得ら
れた混合物を放置して室温まで温め、室温にて2時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2
M）を添加して反応を停止させ、この混合物を酢酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機
抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマト
グラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.
19）が得られた（30mg、収率31％）。
【０４８５】
実施例P28：3-[ブロモ-クロロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０４８６】
【化９９】

【０４８７】
　窒素雰囲気下で3-[クロロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチ
ル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（6.387g、19.7ミリモル）を乾燥THF（200ml）に溶か
し、得られた溶液を-78℃に冷却した。カリウムt-ブトキシド（THF中に1.0M）（20.7ml、
20.7ミリモル）を添加するとオレンジ色の溶液が形成された。フェニルトリメチルアミノ
トリブロミド（PTT）（7.785g、20.7ミリモル）を添加するとより淡いネバネバした沈殿
物が形成された。この混合物を放置して室温まで温めた。この混合物を砂で濾過した後、
酢酸エチルで洗浄し、1つにまとめた有機分画を濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のク
ロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物
番号1.53）が淡い黄色の固形物として得られた（7.225g、収率91％）。
【０４８８】
実施例P29：1-(2,6-ジフルオロフェニル)-1-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾー
ル-3-スルホニル)-プロパン-2-オンの調製
【０４８９】

【化１００】

【０４９０】
　窒素雰囲気下で3-(2,6-ジフルオロフェニル-メタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジ
ヒドロ-イソオキサゾール（200mg、0.69ミリモル）を乾燥THF（5ml）に溶かした。得られ
た溶液を0℃に冷却した後、0℃にて1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-
2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF中に2M）（0.41ml、0
.83ミリモル）を添加し、次いで無水酢酸（0.08ml、0.83ミリモル）を添加した。得られ
た混合物を放置して室温まで温め、室温にて2時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M
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抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマト
グラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.
27）が白色の固形物として得られた（57mg、収率25％）。
【０４９１】
　試薬として塩化シクロプロパンカルボニル、塩化ジフルオロアセチル、塩化メトキシア
セチル、塩化クロロアセチルを用いて同じ方法を実施すると、それぞれ、表27の化合物番
号1.54、表27の化合物番号1.57、表27の化合物番号1.59、表27の化合物番号1.60が得られ
た。
【０４９２】
実施例P30：酢酸1-[クロロ-2,6-ジフルオロ-フェニル-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソ
オキサゾール-3-スルホニル)-メチル]-ビニルエステルの調製
【０４９３】
【化１０１】

【０４９４】
　窒素雰囲気下で3-[クロロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメチ
ル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（250mg、0.77ミリモル）を乾燥THF（10ml）に溶かし
、得られた溶液を-78℃に冷却した。カリウムt-ブトキシド（THF中に1.0M）（0.85ml、0.
85ミリモル）を添加すると黄色の溶液が形成され、次いで塩化アセチル（0.06ml、0.85ミ
リモル）を添加すると色が消えた。この混合物を放置して室温まで温めた。塩酸水溶液（
2M）を添加して反応を停止させ、酢酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機抽出液を硫
酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（
溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.58）が白色
の固形物として得られた（72mg、収率23％）。
【０４９５】
　出発物質として3-[フルオロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールを用いて同じ方法を実施すると、表27の化合物番号1
.62が得られた。
【０４９６】
実施例P31：酢酸2-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキ
サゾール-3-スルホニル)-1-メチル-ビニルエステルの調製
【０４９７】
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【化１０２】

【０４９８】
　窒素雰囲気下で3-(2,6-ジフルオロフェニル-メタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジ
ヒドロイソオキサゾール（250mg、0.865ミリモル）を乾燥THF（10ml）に溶かし、得られ
た溶液を-78℃に冷却した。カリウムt-ブトキシド（THF中に1.0M）（0.95ml、0.95ミリモ
ル）を添加すると黄色の溶液が形成され、次いで塩化アセチル（0.7ml、0.95ミリモル）
を添加すると色が消えた。この混合物を放置して室温まで温めた。塩酸水溶液（2M）を添
加して反応を停止させ、酢酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機抽出液を硫酸マグネ
シウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：
ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.98）が白色の固形物
として得られた（110mg、収率34％）。
【０４９９】
実施例P32：3-[ブロモ-(2,6-ジフルオロフェニル)-フルオロ-メタンスルホニル]-5,5-ジ
メチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０５００】

【化１０３】

【０５０１】
　窒素雰囲気下で3-[フルオロ-(2,6-ジフルオロフェニル)-メタンスルホニル]-5,5-ジメ
チル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（200mg、0.65ミリモル）を乾燥THF（10ml）に溶か
し、得られた溶液を-78℃に冷却した。カリウムt-ブトキシド（THF中に1.0M）（0.71ml、
0.71ミリモル）を添加すると黄色の溶液が形成され、次いでN-ブロモスクシンイミド（NB
S）（127mg、0.71ミリモル）を添加すると色が茶色になった。この混合物を放置して室温
まで温めた。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させ、酢酸エチルで抽出した。1つ
にまとめた有機抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカゲ
ル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製し、次いでHPLC（溶離
液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表27の化合物番号1.63）が淡い黄色
の固形物として得られた（154mg、収率62％）。
【０５０２】
　試薬としてN-ヨードスクシンイミドを用いて同じ方法を実施すると、表27の化合物番号
1.61が得られた。
【０５０３】
実施例P33：3-[1-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-ビニルシクロプロパン-スルホニル]-5,5
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-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾールの調製
【０５０４】
【化１０４】

【０５０５】
　窒素雰囲気下で1-エチル-2,2,4,4,4-ペンタキス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラム
ダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-Et）（0.52ml、1.56ミリモル）を、3-(2,6-ジフルオ
ロ-フェニルメタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾール（200mg、0
.7ミリモル）をTHF（5ml）に溶かした溶液に0℃にて添加した。10分後、1,4-ジブロモ-2-
ブテン（166mg、0.78ミリモル）を添加し、得られた混合物を室温にて1時間にわたって撹
拌した。この混合物を塩酸水溶液（2M）に注ぎ、酢酸エチルで数回抽出した。1つにまと
めた有機相を水で洗浄し、硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮した。粗生成物をシリカ
ゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で精製すると、生成物（表
27の化合物番号1.46）が白色の固形物として得られた（145mg、収率61％）。
【０５０６】
　試薬として1,4-ジブロモ-2-メチル-2-ブテンを用いて同じ方法を実施すると、表27の化
合物番号1.47が得られた。
【０５０７】
実施例P34：2-(2,6-ジフルオロ-フェニル)-2-(5,5-ジメチル-4,5-ジヒドロイソオキサゾ
ール-3-スルホニル)-アセトアミドの調製
【０５０８】

【化１０５】

【０５０９】
　窒素雰囲気下で3-(2,6-ジフルオロフェニル-メタンスルホニル)-5,5-ジメチル-4,5-ジ
ヒドロイソオキサゾール（200mg、0.69ミリモル）を乾燥THF（5ml）に溶かした。この溶
液を0℃に冷却した後、0℃にてホスファゼン塩基である1-t-ブチル-2,2,4,4,4-ペンタキ
ス(ジメチルアミノ)-2-ラムダ5-5,4-ラムダ5-5-カテナジ(ホスファゼン)（P2-

tBu）（THF
中に2M）（0.41ml、0.83ミリモル）を添加し、次いでイソシアン酸トリメチルシリル（0.
11ml、0.83ミリモル）を添加した。得られた混合物を放置して室温まで温め、室温にて2
時間にわたって撹拌した。塩酸水溶液（2M）を添加して反応を停止させ、この混合物を酢
酸エチルで抽出した。1つにまとめた有機抽出液を硫酸マグネシウム上で乾燥させ、濃縮
した。粗生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィ（溶離液：ヘキサン／酢酸エチル）で
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、収率28％）。
【０５１０】
　試薬として4-フルオロフェニルイソシアネートを用いて同じ方法を実施すると、表27の
化合物番号1.22が得られた。
【０５１１】
　以下の化合物、すなわち8-クロロメチル-6-フルオロ-4H-ベンゾ-1,3-ジオキシン、3-ク
ロロメチル-5-メチル-イソオキサゾール、（J. Heterocycl. Chem.、1972年、第9巻(1)、
119～122ページに従って調製される）5-クロロ-2-ニトロベンジルブロミド、2,3-ジフル
オロベンジルブロミド、2,4-ジフルオロベンジルブロミド、2,5-ジフルオロベンジルブロ
ミド、3,5-ジフルオロベンジルブロミド、（J. Med. Chem.、1983年、第26巻(9)、1282～
1293ページに従って調製される）2-フルオロ-4-(エトキシカルボニル)ベンジルブロミド
、（J. Med. Chem.、1990年、第33巻(9)、2437～2451ページに従って調製される）2-フル
オロ-4-(メトキシ-カルボニル)ベンジルブロミド、2-フルオロ-6-(トリフルオロメチル)
ベンジルブロミド、2-フェニルベンジルブロミド、2-(トリフルオロメチルチオ)ベンジル
ブロミドは、市販されているか、公知の文献の方法で調製することができ、例えば実施例
I4または実施例I45に記載した方法を利用して誘導体化し、例えば実施例I21または実施例
I26に記載した方法を利用して酸化した後、例えば実施例P21に記載した方法を利用してフ
ッ素化した。
【０５１２】
　以下の化合物、すなわち2,2-ジフルオロ-ベンゾ-1,3-ジオキソール-4-カルバルデヒド
と、（J. Am. Chem. Soc.、1957年、第79巻、741ページに従って調製される）2-(メチル
スルホニルオキシ)ベンズアルデヒドは、市販されているか、公知の文献の方法で調製す
ることができ、例えば実施例I2に記載した方法を利用して還元し、実施例I3に記載した方
法を利用して臭素化し、例えば実施例I4に記載した方法を利用して誘導体化し、例えば実
施例I21に記載した方法を利用して酸化した後、例えば実施例P21に記載した方法を利用し
てフッ素化した。
【０５１３】
　以下の化合物、すなわち（ヨーロッパ特許第434620号に従って調製される）4-エチル-2
-メトキシメチル-チアゾール-5-カルボン酸は、市販されているか、公知の文献の方法で
調製することができ、例えば実施例I24に記載した方法を利用して還元し、実施例I28に記
載した方法を利用して誘導体化し、例えば実施例I26に記載した方法を利用して酸化した
後、例えば実施例P21に記載した方法を利用してフッ素化した。
【０５１４】
　以下の化合物、すなわち1-メチル-3-トリフルオロメチル-1H-ピラゾール-4-カルボン酸
は、市販されているか、公知の文献の方法で調製することができ、例えば実施例I24に記
載した方法を利用して還元し、実施例I25に記載した方法を利用して誘導体化し、例えば
実施例I26に記載した方法を利用して酸化した後、例えば実施例P21に記載した方法を利用
してフッ素化した。
【０５１５】
　以下の化合物、すなわち（WO 00/015615とWO 01/094339に従って調製される）2-クロロ
-ニコチン酸エチルエステルと2-メチル-6-トリフルオロメチルニコチン酸エチルエステル
は、市販されているか、公知の文献の方法で調製することができ、例えば実施例I24に記
載した方法を利用して還元し、実施例I25に記載した方法を利用して誘導体化し、例えば
実施例I26に記載した方法を利用して酸化した後、例えば実施例P21に記載した方法を利用
してフッ素化した。
【０５１６】
　以下の表に記載する化合物は、同様の方法で調製することができる。
【０５１７】
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【表５６】

【０５１８】
　キー：
Me=メチル；s=単項；m=多重項；d=二重項；dd=二重の二重項；t=三重項；q=四重項；dt=
二重の三重項；bs=広い単項；bm=広い多重項；bq=広い四重項。
【０５１９】
表28：一般式（I.4）の化合物
【０５２０】
【化１０６】

【０５２１】
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【表５９】



(168) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

【表６０】
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【表６１】
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【表６２】

【０５２２】
　キー：
Me=メチル；s=単項；m=多重項；d=二重項；dd=二重の二重項；t=三重項；tt=三重の三重
項；q=四重項；dt=二重の三重項。
【０５２３】

【表６３】
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(175) JP 2008-511596 A 2008.4.17

10

20

30

40

50

【表６８】

【０５２４】
　キー：
Me=メチル；s=単項；d=二重項；dd=二重の二重項。
【０５２５】
生物での実施例
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実施例B1：除草作用
【０５２７】
　試験用の単子葉植物と双子葉植物を種子トレイの中に入れた標準的な土に播いた。種を
播いた直後（発芽前）、または8～9日間にわたって栽培した後（発芽後）、水溶液の形態
にした試験用化合物をスプレーで施用した。この水溶液は、0.6mlのアセトンと45mlの調
合溶液の中に本発明の活性成分が含まれた調合剤をもとにしており、調合溶液は、10.6％
のEmulsogen EL（CAS RN 61791-12-6）と、42.2％のN-メチルピロリドンと、42.2％のジ
プロピレングリコールモノメチルエーテル（CAS RN 34590-94-8）と、0.2％のX-77（CAS 
RN 11097-66-8）とを含んでいる。次に、試験用植物を温室の中で最適な条件下で生長さ
せた。試験期間の3週間が過ぎた後（発芽後の期間）または4週間が過ぎた後（発芽前から
の期間）、試験結果を評価した（10=完全にダメージを受けた植物、0=まったくダメージ
を受けていない植物）。
【０５２８】

【表６９】
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【表７０】
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【表７１】
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【表７２】
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【表７３】
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【表７５】
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【表７６】

【０５２９】
実施例B2：除草作用
【０５３０】
　試験用の単子葉植物と双子葉植物を種子トレイの中に入れた殺菌した標準的な土に播い
た。それぞれのトレイは96個のセルを有する。人工気象室の中で制御条件（19/24℃で散
布した後；17/23℃で栽培；13時間照明；湿度50～60％）のもとで1日後（発芽前）または
8～9日間にわたって栽培した後（発芽後）、1000mg/リットルの活性成分を含むスプレー
水溶液で植物を処理した（散布率：500g/リットル；溶媒として10％のDMSOを含む）。人
工気象室の中で植物を9～13日間にわたって生長させた後、試験結果を評価した（10=完全
にダメージを受けた植物、0=まったくダメージを受けていない植物）。
【０５３１】
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【表７８】

【０５３２】
実施例E1：トウモロコシに対する発芽前の安全性試験
【０５３３】
　試験用植物を温室条件下で種子トレイの中に入れた標準的な土に播いた。栽培用の土と
して標準的な土を用いた。発芽前の段階で、除草剤そのものと、除草剤と毒性緩和剤の混
合物の両方を、土の表面に散布した。25％の湿潤化可能な粉末（WO 97/34485の実施例F3
、b）、または懸濁濃縮液（WO 97/34485の実施例F8）から調製した試験物質の水性懸濁液
を散布し、畑の場合に換算して200リットル/haになるようにした。14日後に試験結果を評
価した（100％=完全に枯れた植物、0％=植物に対する生長阻害作用なし）。
【０５３４】
【表７９】

【０５３５】
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【表８０】

【０５３６】
【表８１】

【０５３７】
【表８２】

【０５３８】
　試験物質は優れた結果を示した。同じ結果が、一般式（I）の化合物をWO 97/34485の他
の実施例に従って調合した場合に得られた。
【０５３９】
実施例F1：トウモロコシに対する発芽後の安全性試験
【０５４０】
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　試験用植物を温室条件下で容器に播いた。栽培用の土として標準的な土を用いた。トウ
モロコシの葉が1枚の生長段階（GS11）において、除草剤そのものと、除草剤と毒性緩和
剤の混合物の両方を、土と葉の表面に散布した。25％の湿潤化可能な粉末（WO 97/34485
の実施例F3、b）、または懸濁濃縮液（WO 97/34485の実施例F8）から調製した試験物質の
水性懸濁液を施用し、畑の場合に換算して200リットル/haになるようにした。28日後に試
験結果を評価した（100％=完全に枯れた植物、0％=植物に対する生長阻害作用なし）。
【０５４１】
【表８３】
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