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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式Ｉ：
【化１】

（式中、ＡはＯであり；
　Ｇは場合により１つのＣ（＝Ｏ）を環員として含む、５員もしくは６員芳香族複素環ま
たは５員もしくは６員非芳香族複素環であり、各環は場合により１～４つのＲ2で置換さ
れ；
　ＪはＪ－５であり；
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【化２】

　Ｒ1はＨまたはＣ2～Ｃ6アルキルであり；
　Ｒ2はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ2～Ｃ6アルケニル、Ｃ2～Ｃ6アルキ
ニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ6ハロアルケニル、Ｃ2

～Ｃ6ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＣＯ2Ｈ、ＣＯＮ
Ｈ2、ＮＯ2、ヒドロキシ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アル
キルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロ
アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニル、
Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、Ｃ2～Ｃ8ジアルキルアミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルアミノ、
Ｃ2～Ｃ6アルキルカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキルアミノ
カルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ3～Ｃ6トリアルキルシリルで
あり；あるいは
　Ｒ2はそれぞれ独立してフェニル、ベンジル、ベンゾイル、フェノキシまたは５員もし
くは６員芳香族複素環、ナフチル環系、または芳香族もしくは非芳香族８員、９員もしく
は１０員複素二環式縮合環系であって、各環または環系がＲ5から独立して選択される１
～３つの置換基で置換され；
　Ｒ3はＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、または

【化３】

であり；
　ＶはＮ、ＣＨ、ＣＦ、ＣＣｌ、ＣＢｒまたはＣＩであり；
　Ｒ4はそれぞれ独立してＣ1～Ｃ6アルキル、Ｃ2～Ｃ6アルケニル、Ｃ2～Ｃ6アルキニル
、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ6ハロアルケニル、Ｃ2～Ｃ6

ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ヒドロキシ、
Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキ
ルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4ハ
ロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、
Ｃ2～Ｃ8ジアルキルアミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルアミノ、またはＣ3～Ｃ6トリアルキ
ルシリルであり；あるいは
　Ｒ4はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたはフェノキシ環であり、各環はＲ5から
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で式Ｉの残部に結合し、該Ｒ4基はＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、ハロゲン
、ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ
、Ｃ1～Ｃ4アルキスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチ
オ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルフィニルまたはＣ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニルであり；
　Ｒ5はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ2～Ｃ4アルキ
ニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ4ハロアルケニル、Ｃ2

～Ｃ4ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4

アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフ
ィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、Ｃ2～Ｃ8ジアルキルア
ミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルアミノ、Ｃ4～Ｃ7（アルキル）シクロアルキルアミノ、Ｃ

2～Ｃ4アルキルカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキルアミノカ
ルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ3～Ｃ6トリアルキルシリルであ
り；
　Ｒ6はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハ
ロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、またはＣ

1～Ｃ4ハロアルキルチオであり；
　ｎは１または２である）
の化合物、およびそのＮ－オキシドおよびその塩。
【請求項２】
　生物学的に有効な量の請求項１に記載の化合物、そのＮ－オキシドまたはその適切な塩
と無脊椎有害生物またはその環境を接触させることを含んでなる無脊椎有害生物の防除方
法。
【請求項３】
　生物学的に有効な量の請求項１に記載の化合物と、界面活性剤、固体希釈剤および液体
希釈剤からなる群から選択される少なくとも１種の更なる成分を含んでなる、無脊椎有害
生物を防除するための組成物。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、以下に列挙する用途を含む農業用途および非農業用途に適したｏ－複素環式
置換アリールアミド、それらのＮ－オキシド、塩および組成物と、農業環境および非農業
環境の両方での無脊椎有害生物を防除するためのそれらの使用方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　無脊椎有害生物防除は、高い収穫率を達成するのに非常に重要である。生育中の農作物
および貯蔵農作物に対する無脊椎有害生物による被害によって、生産性が著しく低下し、
その結果消費者に対するコストが高くなる。林業、温室作物、観賞植物、苗、貯蔵食品お
よび繊維製品、家畜、家庭および公衆衛生および動物衛生における無脊椎有害生物防除も
また重要である。多くの製品がこれらの目的のために市販されているが、より効果的で、
コストが低く、毒性が少なく、環境上安全なまたは異なる作用様式を有する新規な化合物
が引き続き必要とされている。
【０００３】
　特許文献１には、殺虫剤として式ｉｉ：
【０００４】
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【化１】

【０００５】
　（式中、特にＲが、Ｈ、アルキルまたはアルコキシカルボニルであり；Ｘが、ハロ、Ｃ
Ｎ、ＮＯ２、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキルであり；Ｙが、ハロ、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ３～
Ｃ６ハロシクロアルキルであり；Ｚ１が、ＯまたはＳであり；Ｂ１～Ｂ４が独立してＮま
たはＣであり；ｍが１～５であり；ｎが０～４である）の２－ヘテロシクリルベンズアミ
ド誘導体が開示されている。
【０００６】
【特許文献１】国際公開第０１／００５９３号パンフレット
【発明の開示】
【０００７】
　本発明は、式Ｉ：
【０００８】
【化２】

【０００９】
　（式中、ＡはＯまたはＳであり；
　ＧはＣ（＝Ｏ）、ＳＯまたはＳ（Ｏ）２からなる群から独立して選択される１つまたは
２つの環員を場合により含む、５員もしくは６員芳香族複素環または５員もしくは６員非
芳香族複素環であり、各環が場合により１～４つのＲ２で置換され；
　Ｊはそれぞれ独立してフェニル環、５員もしくは６員芳香族複素環または８員、９員も
しくは１０員炭素二環式もしくは複素二環式芳香族縮合環系であって、各環または環系が
場合により１～４つのＲ３で置換され；
　Ｒ１はＨ；またはＣ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６アルキニル
またはＣ３～Ｃ６シクロアルキルであり、それぞれが場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２

、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルス
ルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ２～Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１～
Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノおよびＣ３～Ｃ６シクロアルキルアミ
ノからなる群から独立して選択される１つまたは複数の置換基で置換され；あるいは
　Ｒ１はＣ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６

アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ（＝Ａ）Ｊ
であり；
　Ｒ２またはＲ３はそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、
Ｃ２～Ｃ６アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ

６ハロアルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲ
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ン、ＣＮ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、ＮＯ２、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～
Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１

～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスル
フィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８

ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、
Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジ
アルキルアミノカルボニルまたはＣ３～Ｃ６トリアルキルシリルであり；あるいは
　Ｒ２またはＲ３はそれぞれ独立してフェニル、ベンジル、ベンゾイル、フェノキシまた
は５員もしくは６員芳香族複素環、ナフチル環系、または芳香族もしくは非芳香族８員、
９員もしくは１０員複素二環式縮合環系であって、各環または環系がＲ５から独立して選
択される１～３つの置換基で置換され；あるいは
　２つのＲ３が隣接する炭素原子に結合する場合には一緒になって－ＯＣＦ２Ｏ－、－Ｃ
Ｆ２ＣＦ２Ｏ－、または－ＯＣＦ２ＣＦ２Ｏ－となることができ；
　Ｒ４はそれぞれ独立してＣ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６アル
キニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルケニ
ル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

２、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキ
ルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４

ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスル
ホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シクロア
ルキルアミノ、またはＣ３～Ｃ６トリアルキルシリルであり；あるいは
　Ｒ４はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたはフェノキシ環であり、各環がＲ５か
ら独立して選択される１～３つの置換基で置換され；
　Ｒ５はそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ２～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４

アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ４ハロアル
ケニル、Ｃ２～Ｃ４ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、
ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、
Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキル
アミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキルアミノ、Ｃ４～Ｃ７（
アルキル）シクロアルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ４アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルコキ
シカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカル
ボニルまたはＣ３～Ｃ６トリアルキルシリルであり；
　ｎは１～４の整数である）
の化合物、およびそのＮ－オキシドおよびその塩に関する。
【００１０】
　本発明は、無脊椎有害生物またはその環境を生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、その
Ｎ－オキシドまたはその化合物の適切な塩（例えば、本明細書に記載の組成物として）と
接触させることを含んでなる無脊椎有害生物の防除方法にも関する。本発明は、無脊椎有
害生物またはその環境を、生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、そのＮ－オキシドまたは
その適切な塩、あるいはその化合物、そのＮ－オキシドまたはその適切な塩を含んでなる
組成物、および無脊椎有害生物を防除するための生物学的に有効な量の少なくとも１種の
その他の化合物または薬剤と接触させる、かかる方法にも関する。
【００１１】
　本発明は、生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、そのＮ－オキシドまたはその化合物の
適切な塩、および界面活性剤、固体希釈剤および液体希釈剤からなる群から選択される少
なくとも１種のその他の成分を含んでなる、無脊椎有害生物を防除するための組成物にも
関する。本発明は、生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、そのＮ－オキシドまたはその化
合物の適切な塩、および有効量の少なくとも１種のその他の生物活性化合物または物質を
含んでなる組成物にも関する。
【００１２】
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発明の詳細
　上記の説明において、単独で、または「アルキルチオ」もしくは「ハロアルキル」など
の化合物の単語で使用される「アルキル」には、メチル、エチル、ｎ－プロピル、ｉ－プ
ロピルなどの直鎖または分枝鎖アルキル、または異なるブチル、ペンチルまたはヘキシル
異性体が含まれる。「アルケニル」には、１－プロペニル、２－プロペニルなどの直鎖ま
たは分枝鎖アルケン、および異なるブテニル、ペンテニルおよびヘキセニル異性体が含ま
れる。「アルケニル」には、１，２－プロパジエニルおよび２，４－ヘキサジエニルもま
た含まれる。「アルキニル」には、１－プロピニル、２－プロピニルなどの直鎖または分
枝鎖アルキン、および異なるブチニル、ペンチニルおよびヘキシニル異性体が含まれる。
「アルキニル」には、２，５－ヘキサジイニルなどの多重三重結合で構成される部分もま
た含まれる。「アルコキシ」には、例えば、メトキシ、エトキシ、ｎ－プロピルオキシ、
イソプロピルオキシ、および異なるブトキシ、ペントキシおよびヘキシルオキシ異性体が
含まれる。「アルキルチオ」には、メチルチオ、エチルチオなどの分枝鎖または直鎖アル
キルチオ部分、および異なるプロピルチオおよびブチルチオ異性体が含まれる。「シクロ
アルキル」には、例えば、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチルおよびシクロ
ヘキシルが含まれる。「トリアルキルシリル」には、（ＣＨ３）３Ｓｉ、（ＣＨ３ＣＨ２

）３Ｓｉおよび［（ＣＨ３）３Ｃ］（ＣＨ３）２Ｓｉが含まれる。
【００１３】
　「芳香族」という用語は、その環の原子それぞれが本質的に同一平面にあり、環の面に
対してｐ－軌道垂線を有し、（４ｎ＋２）π電子（ｎは０または正の整数である）がヒュ
ッケル則に従って環と会合していることを示す。「芳香族環系」という用語は、多環式環
系の少なくとも１つの環が芳香族である、完全に不飽和な炭素環および複素環を示す。芳
香族炭素環式環または炭素二環式縮合環系には、完全に芳香族の炭素環、および多環式環
系の少なくとも１つの環が芳香族である炭素環（例えば、フェニル、ナフチルおよび１，
２，３，４－テトラヒドロナフチル）が含まれる。「非芳香族炭素環式環」という用語は
、完全飽和炭素環ならびに部分もしくは完全不飽和炭素環を示し、ヒュッケル則が環によ
って満たされていない。環または環系に関して「ヘテロ（ｈｅｔｅｒｏ）」という用語は
、少なくとも１つの環原子が炭素ではなく、かつ各環が窒素を４個以下、酸素を２個以下
、硫黄を２個以下含有することを条件として、窒素、酸素、および硫黄からなる群から独
立して選択されるヘテロ原子１～４個を含有し得る環または環系を意味する。「芳香族複
素環または環系」および「芳香族複素二環式縮合環系」という用語には、完全に芳香族の
複素環および多環式環系の少なくとも１つの環が芳香族である複素環が含まれる（芳香族
とは、ヒュッケル則が満たされていることを意味する）。「非芳香族複素環式環または環
系」という用語は、その環系の環のいずれによってもヒュッケル則が満たされていない完
全飽和複素環ならびに部分または完全不飽和複素環を示す。複素環式環または環系は、い
ずれかの利用可能な炭素または窒素を介して、前記炭素または窒素上での水素に置換によ
って、結合させることができる。
【００１４】
　単独で、または「ハロアルキル」などの化合物の単語で使用される「ハロゲン」には、
フッ素、塩素、臭素またはヨウ素が含まれる。さらに、「ハロアルキル」などの化合物の
単語で使用される場合には、前記アルキルは、同一または異なるハロゲン原子で一部また
は完全に置換されることができる。「ハロアルキル」の例としては、Ｆ３Ｃ、ＣｌＣＨ２

、ＣＦ３ＣＨ２およびＣＦ３ＣＣｌ２が挙げられる。「ハロアルケニル」、「ハロアルキ
ニル」、「ハロアルコキシ」等は、「ハロアルキル」という用語と同様に定義される。「
ハロアルケニル」の例としては、（Ｃｌ）２Ｃ＝ＣＨＣＨ２およびＣＦ３ＣＨ２ＣＨ＝Ｃ
ＨＣＨ２が挙げられる。「ハロアルキニル」の例としては、ＨＣ≡ＣＣＨＣｌ、ＣＦ３Ｃ
≡Ｃ、ＣＣｌ３Ｃ≡ＣおよびＦＣＨ２Ｃ≡ＣＣＨ２が挙げられる。「ハロアルコキシ」の
例としては、ＣＦ３Ｏ、ＣＣｌ３ＣＨ２Ｏ、ＨＣＦ２ＣＨ２ＣＨ２ＯおよびＣＦ３ＣＨ２

Ｏが挙げられる。
【００１５】
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　「アルキルカルボニル」の例としては、Ｃ（Ｏ）ＣＨ３、Ｃ（Ｏ）ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３

およびＣ（Ｏ）ＣＨ（ＣＨ３）２が挙げられる。「アルコキシカルボニル」の例としては
、ＣＨ３ＯＣ（＝Ｏ）、ＣＨ３ＣＨ２ＯＣ（＝Ｏ）、ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ２ＯＣ（＝Ｏ）、
（ＣＨ３）２ＣＨＯＣ（＝Ｏ）および異なるブトキシもしくはペントキシカルボニル異性
体が挙げられる。「アルキルアミノカルボニル」の例としては、ＣＨ３ＮＨＣ（＝Ｏ）、
ＣＨ３ＣＨ２ＮＨＣ（＝Ｏ）、ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ２ＮＨＣ（＝Ｏ）、（ＣＨ３）２ＣＨＮ
ＨＣ（＝Ｏ）および異なるブチルアミノもしくはペンチルアミノカルボニル異性体が挙げ
られる。「ジアルキルアミノカルボニル」の例としては、（ＣＨ３）２ＮＣ（＝Ｏ）、（
ＣＨ３ＣＨ２）２ＮＣ（＝Ｏ）、ＣＨ３ＣＨ２（ＣＨ３）ＮＣ（＝Ｏ）、ＣＨ３ＣＨ２Ｃ
Ｈ２（ＣＨ３）ＮＣ（＝Ｏ）および（ＣＨ３）２ＣＨＮ（ＣＨ３）Ｃ（＝Ｏ）が挙げられ
る。
【００１６】
　置換基中の炭素原子の総数は、「Ｃｉ～Ｃｊ」（式中、ｉおよびｊは１～８の整数であ
る）によって示される。例えば、Ｃ１～Ｃ３アルキルスルホニルは、メチルスルホニルか
らプロピルスルホニルを表す。
【００１７】
　上記の説明において、式Ｉの化合物が複素環式環を含有する場合、すべての置換基が、
いずれかの利用可能な炭素または窒素を介して、前記炭素または窒素上での水素の置換に
よってこの環に結合される。
【００１８】
　置換基の数が１を超え得ることを示す下付き文字を有する置換基で化合物が置換される
場合、前記置換基（それらが１を超える場合）は、定義される置換基の群から独立して選
択される。さらに、下付き文字が範囲、例えば（Ｒ）ｉ～ｊを示す場合には、置換基の数
は、ｉ～ｊの整数から選択される。
【００１９】
　「場合により置換される」という用語は、基を置換しても、しなくてもよいことを意味
する。「１～３個の置換基で場合により置換される」等は、その基が未置換であるか、ま
たはその利用可能な位置のうち１～３つが置換されてもよいこと意味する。基が、水素で
あることが可能である置換基、例えばＲ１またはＲ５を含有する場合、次いで、この置換
基が水素とすると、これは未置換である前記基に相当すると見なされる。
【００２０】
　本発明の化合物は、１つまたは複数の立体異性体として存在し得る。種々の立体異性体
には、鏡像異性体、ジアステレオマー、アトロプ異性体および幾何異性体が含まれる。当
業者であれば、一方の立体異性体は、他方の立体異性体（１つまたは複数）に対して強化
されている場合、または他方の異性体（１つまたは複数）から離れている場合、より活性
であり、かつ／または有利な効果を示す場合があることは理解されよう。さらに、当業者
には、前記立体異性体をどのように分離、強化、および／または選択的に製造するかは公
知である。したがって、本発明の化合物は、立体異性体の混合物、個々の立体異性体、ま
たは光学活性の状態として存在することが可能である。本発明の一部の化合物は、１つま
たは複数の互変異性体として存在することができ、かつかかる化合物のすべての互変異性
型が本発明の一部である。したがって、本発明の化合物は、互変異性体の混合物または個
々の互変異性体として存在することが可能である。
【００２１】
　本発明は、式Ｉ、そのＮ－オキシドおよびその農業的に適する塩から選択される化合物
を含んでなる。当業者であれば、窒素は、その酸化物に酸化するために利用可能な孤立電
子対を必要とするため、窒素含有複素環すべてがＮ－オキシドを形成するわけではないこ
とは理解されよう；当業者であれば、Ｎ－オキシドを形成することができる窒素含有複素
環を理解されよう。当業者であれば、第３級アミンがＮ－オキシドを形成することができ
ることも理解されよう。複素環と第３級アミンとのＮ－オキシドを製造するための合成法
は、当業者には非常によく知られており、過酢酸およびｍ－クロロ過安息香酸（ＭＣＰＢ
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Ａ）などのペルオキシ酸、過酸化水素、ｔ－ブチルヒドロペルオキシドなどのアルキルヒ
ドロペルオキシド、過ホウ酸ナトリウム、およびジメチルジオキシランなどのジオキシラ
ンを用いた複素環と第３級アミンの酸化が挙げられる。Ｎ－オキシドのこれらの製造方法
は、文献に広範囲に記述かつ検討されている。例えば、Ｔ．Ｌ．Ｇｉｌｃｈｒｉｓｔ　ｉ
ｎ　Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，　ｖｏｌ．７
，ｐｐ７４８－７５０，Ｓ．Ｖ．Ｌｅｙ，Ｅｄ．，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ；Ｍ．
Ｔｉｓｌｅｒ　ａｎｄ　Ｂ．Ｓｔａｎｏｖｎｉｋ　ｉｎ　Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　
Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，　Ｖｏｌ．３，ｐｐ１８－１９，Ａ．
Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏｎ　ａｎｄ　Ａ．ＭｃＫｉｌｌｏｐ，Ｅｄｓ．，Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐ
ｒｅｓｓ；　Ｍ．Ｒ．Ｇｒｉｍｍｅｔｔ　ａｎｄ　Ｂ．Ｒ．Ｔ．Ｋｅｅｎｅ　ｉｎ　Ａｄ
ｖａｎｃｅｓ　ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｖｏｌ．４３，
ｐｐ１３９－１５１，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ，Ｅｄ．，Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅ
ｓｓ；Ｍ．Ｔｉｓｌｅｒ　ａｎｄ　Ｂ．Ｓｔａｎｏｖｎｉｋ　ｉｎ　Ａｄｖａｎｃｅｓ　
ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｖｏｌ．９，ｐｐ２８５－２９
１，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ　ａｎｄ　Ａ．Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏｎ，Ｅｄｓ．，Ａｃａ
ｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓ；Ｇ．Ｗ．Ｈ．　Ｃｈｅｅｓｅｍａｎ　ａｎｄ　Ｅ．Ｓ．Ｇ．Ｗ
ｅｒｓｔｉｕｋ　ｉｎ　Ａｄｖａｎｃｅｓ　ｉｎ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍ
ｉｓｔｒｙ，Ｖｏｌ．２２，ｐｐ３９０－３９２，Ａ．Ｒ．Ｋａｔｒｉｔｚｋｙ　ａｎｄ
　Ａ．Ｊ．Ｂｏｕｌｔｏｎ，Ｅｄｓ．，Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓを参照のこと。
【００２２】
　本発明の化合物の塩には、無機または有機酸、例えば臭化水素酸、塩化水素酸、硝酸、
リン酸、硫酸、酢酸、酪酸、フマル酸、乳酸、マレイン酸、マロン酸、シュウ酸、プロピ
オン酸、サリチル酸、酒石酸、４－トルエンスルホン酸または吉草酸との酸付加塩が含ま
れる。本発明の化合物の塩には、化合物がカルボン酸またはフェノールなどの酸性基を含
有する場合、有機塩基（例えば、ピリジン、アンモニア、またはトリエチルアミン）また
は無機塩基（例えば、ナトリウム、カリウム、リチウム、カルシウム、マグネシウムまた
はバリウムの水素化物、水酸化物、または炭素塩）で形成される塩が含まれる。
【００２３】
　上記のように、Ｒ１は（特に）Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ

６アルキニルまたはＣ３～Ｃ６シクロアルキルであることが可能であり、それぞれが場合
によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキ
ルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ２～Ｃ４

アルコキシカルボニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノおよび
Ｃ３～Ｃ６シクロアルキルアミノからなる群から独立して選択される１つまたは複数の置
換基で置換される。これらのＲ１基に関して「場合により置換される」という用語は、未
置換であるか、または少なくとも１つの非水素置換基を有するＲ１基を意味する。場合に
より置換されるＲ１基の例としては、Ｒ１基の炭素原子上の水素を、上記に列挙した置換
基から独立して選択される１つまたは複数（特定のＲ１基での置換に利用可能な水素の総
数まで）の置換基で置換することによって場合により置換される基である。これらの置換
基は上記の例において列挙されているが、それらは任意の置換基であることから、存在す
る必要はないことに留意のこと。未置換であるＲ１基は注目すべきである。１～５つの置
換基で置換されるＲ１基は注目すべきである。１つの置換基で置換されるＲ１基もまた注
目すべきである。
【００２４】
　上記のように、Ｊはそれぞれ独立してフェニル環、５員もしくは６員芳香族複素環また
は芳香族８員、９員もしくは１０員炭素二環式もしくは複素二環式芳香族縮合環系であっ
て、各環または環系が場合により１～４つのＲ３で置換される。これらのＪ基に関して「
場合により置換される」という用語は、未置換であるか、または少なくとも１個の非水素
置換基を有する基を意味する。１～４つのＲ３で場合により置換されるフェニルの例とし
ては、提示１においてＵ－１として示される環（ＲｖはＲ３であり、ｒは１～４の整数で
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ある）が挙げられる。芳香族８員、９員または１０員炭素二環式縮合環系の例としては、
提示１にＵ－８５として示される１～３つのＲ３で場合により置換されるナフチル基、お
よび提示１にＵ－８９として示される１，２，３，４－テトラヒドロナフチル基（Ｒｖは
Ｒ３であり、ｒは１～４の整数である）が挙げられる。１～４つのＲ３で場合により置換
される５員もしくは６員芳香族複素環の例としては、提示１に示されるＵ－２～Ｕ－５３
の環（ＲｖはＲ３であり、ｒは１～４の整数である）が挙げられる。以下のＪ－１～Ｊ－
４もまた、５員もしくは６員芳香族複素環を示すことに留意のこと。Ｕ－２～Ｕ－２０は
Ｊ－１の例であり、Ｕ－２１～Ｕ－３５およびＵ－４０はＪ－２の例であり、Ｕ－４１～
Ｕ－４８はＪ－３の例であり、Ｕ－４９～Ｕ－５３はＪ－４の例であることに留意のこと
。１～４つのＲ３で場合により置換される芳香族８員、９員または１０員複素二環式縮合
環系の例としては、提示１に示されるＵ－５４～Ｕ－８４（ＲｖはＲ３であり、ｒは１～
４の整数である）が挙げられる。
【００２５】
　Ｒｖ基は構造Ｕ－１～Ｕ－８９で示されるが、それらは任意の置換基であることから、
存在する必要はないことに留意のこと。原子に結合する場合、ＲｖがＨである場合には、
これはあたかも前記原子が未置換であることと同じであることに留意のこと。それらの原
子価を満たすために置換を必要とする窒素原子は、ＨまたはＲｖで置換される。一部のＵ
基のみが、４個未満のＲｖ基で置換することができる（例えば、Ｕ－１４、Ｕ－１５、Ｕ
－１８からＵ－２１およびＵ－３２からＵ－３４のみが１つのＲｖで置換することができ
る）ことに留意のこと。（Ｒｖ）ｒとＵ基との間の結合ポイントが浮動として示されてい
る場合、（Ｒｖ）ｒはＵ基の利用可能ないずれかの炭素原子に結合することができること
に留意のこと。Ｕ基上の結合ポイントが浮動として示される場合、Ｕ基は、水素原子の置
換によって、そのＵ基の利用可能ないずれかの炭素を介して式Ｉの残部に結合することが
できることに留意のこと。
【００２６】
【化３】

【００２７】
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【化４】

【００２８】



(11) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

【化５】

【００２９】
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【化６】

【００３０】
　上記のように、ＧはＣ（＝Ｏ）、ＳＯまたはＳ（Ｏ）２からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは２つの環員を場合により含む、５員もしくは６員芳香族複素環または５員
もしくは６員非芳香族複素環式環であり、各環が場合により１～４つのＲ２で置換される
。これらのＧ基に関して「場合により置換される」という用語は、未置換であるか、また
は少なくとも１つの非水素置換基を有する基を意味する。１～４つのＲ２で場合により置
換される５員もしくは６員芳香族複素環の例としては、提示１に示される環Ｕ－２～Ｕ－
５３（ＲｖはＲ２であり、ｒは１～４の整数である）が挙げられる。以下のＧ－１～Ｇ－
５もまた、５員もしくは６員芳香族複素環を示すことに留意のこと。Ｕ－２～Ｕ－２０は
Ｇ－１の例であり、Ｕ－２１～Ｕ－３５およびＵ－４０はＧ－２の例であり、Ｕ－３６～
Ｕ－３９はＧ－３の例であり、Ｕ－４１～Ｕ－４８はＵ－４の例であり、Ｕ－４９～Ｕ－
５３はＧ－５の例であることに留意のこと。
【００３１】
　Ｃ（＝Ｏ）、ＳＯまたはＳ（Ｏ）２からなる群から独立して選択される１つまたは２つ
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の環員を含み、かつ１～４つのＲ２で場合により置換される、５員もしくは６員非芳香族
複素環式環としてのＧの例は提示２に示される。これらＧ基上の結合ポイントが浮動とし
て示される場合、Ｇ基は、水素原子の置換によってＧ基の利用可能炭素または窒素を介し
て式Ｉの残部に結合することができることに留意のこと。その任意の置換基は、水素原子
を置換することによって、利用可能な炭素または窒素に結合することができる。ＧがＧ－
３１からＧ－３４６およびＧ－３９からＧ－４２から選択される環を含んでなる場合、Ｑ
はＯ、ＳまたはＮＲ２から選択されることに留意のこと。ＧがＧ－１０、Ｇ－１２、Ｇ－
１４、Ｇ－１６、Ｇ－２３、Ｇ－２４、Ｇ－２５、Ｇ－３０～Ｇ－３６およびＧ－３９～
Ｇ－４２である場合（ＱがＮＲ２である場合）には、それらの原子価を満たすために置換
を必要とする窒素原子がＨまたはＲ２で置換されることに留意のこと。以下のＧ－６、Ｇ
－７およびＧ－４３もまた、５員もしくは６員非芳香族複素環式環を意味することも留意
のこと。その結合ポイントが２－位にある場合、Ｇ－１９、Ｇ－２０およびＧ－２３はＧ
－６の例であることに留意のこと。その結合ポイントが２－位にある場合、Ｇ－２５、Ｇ
－２６およびＧ－２７はＧ－７の例であることに留意のこと。その結合ポイントが２－位
にある場合、Ｇ－４０がＧ－４３の例であることに留意のこと。
【００３２】
【化７】

【００３３】
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【００３４】
　上記のように、各Ｒ２および各Ｒ３が独立して（特に）フェニル、ベンジル、ベンゾイ
ル、フェノキシ、または５員もしくは６員芳香族複素環、ナフチル環系、または芳香族も
しくは非芳香族８員、９員または１０員複素二環式縮合環系であることが可能であり、各
環または環系は、Ｒ５から独立して選択される１～３つの置換基で置換される。かかるＲ
２およびＲ３の例としては、提示１に示される環Ｕ－１（フェニル）、Ｕ－８７（ベンジ
ル）、Ｕ－８８（ベンゾイル）、Ｕ－８６（フェノキシ）、Ｕ－８５（ナフチル）、Ｕ－
２～Ｕ－５３（５員もしくは６員芳香族複素環）およびＵ－５４～Ｕ－８４（芳香族もし
くは非芳香族８員、９員または１０員複素二環式縮合環系）（ＲｖはＲ５であり、ｒは１
～３の整数である）が挙げられる。
【００３５】
　上記のように、Ｒ４はそれぞれ独立して（中でも）フェニル、ベンジル、またはフェノ
キシ環であることが可能であり、各環は、Ｒ５から独立して選択される１～３つの置換基
で置換される。かかるＲ４基の例としては、提示１に示される環Ｕ－１（フェニル）、Ｕ
－８７（ベンジル）およびＵ－８６（フェノキシ）（ＲｖはＲ５であり、ｒは１～３の整
数である）が挙げられる。
【００３６】
　活性がより良く、かつ／または合成が容易であるという理由から、好ましい化合物は：
好ましい化合物１．式Ｉの化合物
　式中、ＡはＯであり；
　ＧはＧ－１、Ｇ－２、Ｇ－３、Ｇ－４、Ｇ－５、Ｇ－６、Ｇ－７およびＧ－４３からな
る群から選択され、各Ｇは１～４つのＲ２で場合により置換され
【００３７】
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【化９】

【００３８】
　ＱはＯ、ＳまたはＮＲ２であり；
　Ｗ、Ｘ、ＹおよびＺは独立してＮまたはＣＲ２であり、ただし、Ｇ－４およびＧ－５に
おいてはＷ、Ｘ、ＹもしくはＺの少なくとも１つがＮであり；
　Ｊはフェニル環またはＪ－１、Ｊ－２、Ｊ－３およびＪ－４からなる群から選択される
５員もしくは６員芳香族複素環であり、各Ｊ環は１～３つのＲ３で場合により置換され
【００３９】
【化１０】

【００４０】
　Ｑ１はＯ、ＳまたはＮＲ３であり；
　Ｗ１、Ｘ１、Ｙ１およびＺ１は独立してＮまたはＣＲ３であり、ただし、Ｊ－３および
Ｊ－４においてはＷ１、Ｘ１、Ｙ１もしくはＺ１の少なくとも１つがＮであり；
　Ｒ３はそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲン
、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキ
ルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４

ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスル
ホニル、Ｃ２～Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニルまたは
Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルであり；あるいは
　Ｒ３はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたは５員もしくは６員芳香族複素環であ
り、各環がＲ５から独立して選択される１～３つの置換基で場合により置換され；あるい
は
　２つのＲ３が隣接する炭素原子に結合する場合には一緒になって－ＯＣＦ２Ｏ－、－Ｃ
Ｆ２ＣＦ２Ｏ－または－ＯＣＦ２ＣＦ２Ｏ－となることができ；
　１つのＲ４基がフェニル環の２位または５位のいずれかで式Ｉの残部に結合し、かつ前
記Ｒ４がＣ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１

～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ

１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニルまたはＣ１～Ｃ４ハロアルキルスルホニルであり；
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【００４１】
好ましい化合物２．好ましい化合物１の化合物
　式中、Ｒ１はＨまたはＣ２～Ｃ６アルキルであり；
　Ｃ＝Ａ部分に対してオルト位でＪに結合する１つのＲ３基、および場合により１つまた
は２つの更なるＲ３が存在し、Ｒ３基がそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１

～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロ
アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニル
、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルホニル、Ｃ２～Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６ア
ルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニル；またはフェニル、ベ
ンジル、または５員もしくは６員芳香族複素環であり、各環がハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、
Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ２～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロ
アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシまたはＣ１～Ｃ４ハロアルコ
キシで場合により置換され；
　ｎは１または２である。
【００４２】
好ましい化合物３．好ましい化合物２の化合物
　式中、Ｊはフェニル、ピラゾール、ピロール、ピリジンまたはピリミジン環であり、そ
れぞれがＣ＝Ａ部分に対してオルト位でＪに結合する１つのＲ３そして場合により１つま
たは２つの更なるＲ３で置換され；
【００４３】
好ましい化合物４．好ましい化合物３の化合物
　式中、Ｒ１はＨであり；
　１つのＲ４がＮＲ１Ｃ（＝Ａ）Ｊ部分に対してオルトのフェニル環の２位で式Ｉの残部
に結合し且つＣ１～Ｃ３アルキル、ＣＦ３、ＯＣＦ３、ＯＣＨＦ２、Ｓ（Ｏ）ｐＣＦ３、
Ｓ（Ｏ）ｐＣＨＦ２およびハロゲンからなる群から選択され、場合により第２のＲ４がＮ
Ｒ１Ｃ（＝Ａ）Ｊ部分に対してパラのフェニル環の４位で結合し且つハロゲン、Ｃ１～Ｃ

３アルキルおよびＣ１～Ｃ３ハロアルキルからなる群から選択され；
　ｐは０、１または２である。
【００４４】
好ましい化合物５．好ましい化合物４の化合物
　式中、ＪはＪ－５、Ｊ－６、Ｊ－７、Ｊ－８、Ｊ－９およびＪ－１０からなる群から選
択されるピラゾールまたはピロール環であり、各環はＲ３で置換され、場合によりＲ６お
よびＲ７で置換され；
【００４５】
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【化１１】

【００４６】
　Ｒ３はＨ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、または
【００４７】

【化１２】

【００４８】
　ＶはＮ、ＣＨ、ＣＦ、ＣＣｌ、ＣＢｒまたはＣＩであり；
各Ｒ５および各Ｒ６は独立してＨ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ

１～Ｃ６ハロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコ
キシまたはＣ１～Ｃ４ハロアルキルチオであり；
　Ｒ７はＨ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ３～Ｃ６アルケニル、Ｃ

３～Ｃ６ハロアルケニル、Ｃ３～Ｃ６アルキニルまたはＣ３～Ｃ６ハロアルキニルである
。
【００４９】
　Ｒ６およびＲ７はＲ３のサブセットであることに留意のこと。Ｖ内に包含されるＦ、Ｃ
ｌ、ＢｒまたはＩ原子は、Ｒ５のサブセットであることに留意のこと。Ｒ３について示さ
れる部分は、破線で強調表示される結合を介してＪに結合することに留意のこと。
【００５０】
好ましい化合物６．好ましい化合物５の化合物
　式中、ＶはＮである。
【００５１】
好ましい化合物７．好ましい化合物５の化合物
　式中、ＶはＣＨ、ＣＦ、ＣＣｌまたはＣＢｒである。
【００５２】
好ましい化合物８．好ましい化合物６または好ましい化合物７の化合物
　式中、Ｒ５は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲンまたはＣ
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Ｎであり；
　Ｒ６は、Ｈ、ＣＨ３、ＣＦ３、ＯＣＨ２ＣＦ３、ＯＣＨＦ２またはハロゲンであり；
　Ｒ７は、ＣＨ２ＣＦ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００５３】
好ましい化合物９．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ６で置換されるＪがＪ－５であり；Ｒ５は
ＣｌまたはＢｒであり；Ｒ６はハロゲン、ＯＣＨ２ＣＦ３、ＯＣＨＦ２またはＣＦ３であ
る。
【００５４】
好ましい化合物１０．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ７で置換されるＪがＪ－６であり；Ｒ９は
ＣｌまたはＢｒであり；Ｒ７はＣＨ２ＣＦ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００５５】
好ましい化合物１１．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ７で置換されるＪがＪ－７であり；Ｒ９は
ＣｌまたはＢｒであり；Ｒ７はＣＨ２ＣＦ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００５６】
好ましい化合物１２．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ６で置換されるＪがＪ－８であり；Ｒ５は
ＣｌまたはＢｒであり；Ｒ６はハロゲン、ＯＣＨ２ＣＦ３、ＯＣＨＦ２またはＣＦ３であ
る。
【００５７】
好ましい化合物１３．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ６およびＲ７で置換されるＪがＪ－９であ
り；Ｒ５はＣｌまたはＢｒであり；Ｒ６はハロゲン、ＯＣＨ２ＣＦ３、ＯＣＨＦ２または
ＣＦ３であり；Ｒ７はＣＨ２ＣＦ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００５８】
好ましい化合物１４．好ましい化合物８の化合物
　式中、Ｒ３で置換され、そして場合によりＲ７で置換されるＪがＪ－１０であり；Ｒ９

はＣｌまたはＢｒであり；Ｒ７はＣＨ２ＣＦ３、ＣＨＦ２またはＣＦ３である。
【００５９】
　好ましい化合物６から好ましい化合物１４の化合物（式中、ＧはＧ－１、Ｇ－２、Ｇ－
６またはＧ－４３である）は注目すべきである。
【００６０】
　最も好ましいのは：
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－
６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキ
サミド、
１－（２－クロロメチル－Ｎ－［２－メチル－６－（１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－
２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキ
サミド、
１－（２－クロロフェニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミ
ダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピ
ラゾール－５－カルボキサミド、
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１
Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－１－（２－クロロフェニル）－３－（トリフルオロメチル
）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
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Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオ
ロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－２－オキサゾリ
ル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カ
ルボキサミド、および
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２，４－ジクロロ－６－（４，５－ジヒド
ロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－
ピラゾール－５－カルボキサミドからなる群から選択される式Ｉの化合物である。
【００６１】
　本発明は、生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、そのＮ－オキシドまたはその化合物の
適切な塩を含んでなる、無脊椎有害生物を防除するための組成物にも関する。好ましい組
成物は、好ましい化合物１～１４において好まれる式Ｉの化合物、および特に好ましい上
記の化合物を含んでなる組成物である。
【００６２】
　本発明は、生物学的に有効な量の式Ｉの化合物、そのＮ－オキシドまたはその化合物の
適切な塩（例えば、本明細書で説明される組成物として）と、無脊椎有害生物またはその
環境を接触させることを含んでなる無脊椎有害生物の防除方法にも関する。好ましい方法
は、好ましい化合物１～１４において好まれる式Ｉの化合物、および上記の特に好ましい
化合物を含んでなるものである。
【００６３】
　式Ｉｅ：
【００６４】
【化１３】

【００６５】
　（式中、ＡはＯまたはＳであり；
　ＧはＣ（＝Ｏ）、ＳＯまたはＳ（Ｏ）２からなる群から選択される１つまたは２つの環
員を場合により含む、５員もしくは６員芳香族複素環または５員もしくは６員非芳香族複
素環であり、各環が場合により１～４つのＲ２で置換され；
　Ｊはそれぞれ独立してフェニル環、ナフチル環系、５員もしくは６員芳香族複素環また
は８員、９員もしくは１０員複素二環式芳香族縮合環系であって、各環または環系が場合
により１～４つのＲ３で置換され；
　Ｒ１はＨ；またはＣ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６アルキニル
またはＣ３～Ｃ６シクロアルキルであり、それぞれが場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２

、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルス
ルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ２～Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１～
Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノおよびＣ３～Ｃ６シクロアルキルアミ
ノからなる群から選択される１つまたは複数の置換基で置換され；あるいは
　Ｒ１はＣ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６

アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ（＝Ａ）Ｊ
であり；
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　Ｒ２またはＲ３はそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、
Ｃ２～Ｃ６アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ

６ハロアルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲ
ン、ＣＮ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、ＮＯ２、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～
Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１

～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスル
フィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８

ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、
Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジ
アルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ６トリアルキルシリルであり；あるいは
　Ｒ２またはＲ３はそれぞれ独立してフェニル、ベンジル、ベンゾイル、フェノキシ、５
員もしくは６員芳香族複素環、ナフチル環系、または芳香族もしくは非芳香族８員、９員
または１０員複素二環式縮合環系であって、各環または環系がＣ１～Ｃ４アルキル、Ｃ２

～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロ
アルキル、Ｃ２～Ｃ４ハロアルケニル、Ｃ２～Ｃ４ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシク
ロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキ
シ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルス
ルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シクロ
アルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６（アルキル）シクロアルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ４アルキルカ
ルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニル、Ｃ

３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ３～Ｃ６トリアルキルシリルからなる群か
ら独立して選択される１～３つの置換基で場合により置換され；あるいは
　（Ｒ３）２は隣接する炭素原子に結合する場合には一緒になって－ＯＣＦ２Ｏ－、－Ｃ
Ｆ２ＣＦ２Ｏ－、または－ＯＣＦ２ＣＦ２Ｏ－となることができ；
　Ｒ４はそれぞれ独立してＨ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６

アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ６ハロアル
ケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルキニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、
ＮＯ２、ヒドロキシ、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～
Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル
スルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６シク
ロアルキルアミノ、またはＣ３～Ｃ６トリアルキルシリルであり；あるいは
　Ｒ４はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたはフェノキシであり、それぞれがＣ１

～Ｃ４アルキル、Ｃ２～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアル
キル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ４ハロアルケニル、Ｃ２～Ｃ４ハロアルキニル
、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ

１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、
Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ８ジアルキルアミ
ノ、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキルアミノ、Ｃ３～Ｃ６（アルキル）シクロアルキルアミノ、
Ｃ２～Ｃ４アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキル
アミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ３～Ｃ６トリアルキ
ルシリルで場合により置換され；
　ｎが１～４である）
の化合物、そのＮ－オキシドまたはその農業的に適する塩は注目に値する。
【００６６】
　式Ｉｅの選択された化合物もまた注目に値する：
選択Ａ．式Ｉｅの化合物
　式中、ＡはＯであり；
　ＧはＧ－１、Ｇ－２、Ｇ－３、Ｇ－４、Ｇ－５、Ｇ－６、Ｇ－７およびＧ－４３からな
る群から選択され、Ｇはそれぞれ、１～４つのＲ２で場合により置換され
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【００６７】
【化１４】

【００６８】
　ＱはＯ、ＳまたはＮＲ２であり；
　Ｗ、Ｘ、ＹおよびＺが独立してＮまたはＣＲ２であり、ただし、Ｇ－４およびＧ－５に
おいてはＷ、Ｘ、ＹもしくはＺの少なくとも１つがＮであり；
　Ｊはフェニル環またはＪ－１、Ｊ－２、Ｊ－３およびＪ－４からなる群から選択される
５員もしくは６員芳香族複素環であり、Ｊはそれぞれ独立して１～３つのＲ３で置換され
【００６９】
【化１５】

【００７０】
　Ｑ１はＯ、ＳまたはＮＲ２であり；
　Ｗ１、Ｘ１、Ｙ１およびＺ１は独立してＮまたはＣＲ３であり、ただし、Ｊ－３および
Ｊ－４においてはＷ１、Ｘ１、Ｙ１もしくはＺ１の少なくとも１つがＮであり；
　ｍは０～４である。
【００７１】
選択Ｂ．選択Ａの化合物
　式中、ｎは１～２であり；
　Ｒ１は、ＨまたはＣ２～Ｃ６アルキルであり；
　１つのＲ３基は、Ｃ＝Ａ部分に対してオルト位でＪに結合し、かつ前記Ｒ３が、Ｃ１～
Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキ
シ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィ
ニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロア
ルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルホニル、またはＣ２～Ｃ４アルコキシ
カルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニルまたはフェニル、ベンジル、または
５員もしくは６員芳香族複素環であり、各環が、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキル、Ｃ２～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ

１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシまたはＣ１～Ｃ４ハロアルコキシで場合に
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より置換され；
　任意の第２のＲ３基が独立してＣ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、ハロゲ
ン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アル
キルチオ、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１～Ｃ

４ハロアルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルス
ルホニル、またはＣ２～Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボ
ニルまたはフェニル、ベンジル、または５員もしくは６員芳香族複素環であり、各環が、
ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ２～Ｃ４アルケニル、Ｃ２～Ｃ４アル
キニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシま
たはＣ１～Ｃ４ハロアルコキシで場合により置換される。
【００７２】
選択Ｃ．選択Ｂの化合物
　式中、Ｊはフェニル、ピラゾール、ピロール、ピリジンまたはピリミジンであり、それ
ぞれがＪおよびＣ＝Ａを連結する窒素原子に対してオルト位でＪに結合する１つのＲ３お
よび第２の任意のＲ３で置換される。
【００７３】
選択Ｄ．選択Ｃの化合物
　式中、Ｒ１はＨであり；１つのＲ４は、ＮＲ１Ｃ（＝Ａ）Ｊ部分に対してオルトの２位
で結合し、かつＣ１～Ｃ３アルキル、ＣＦ３、ＯＣＦ３、ＯＣＨＦ２、Ｓ（Ｏ）ｐＣＦ３

、Ｓ（Ｏ）ｐＣＨＦ２およびハロゲンからなる群から選択され、任意の第２のＲ４は、Ｎ
Ｒ１Ｃ（＝Ａ）Ｊ部分に対してパラの４位で結合し、かつハロゲン、Ｃ１～Ｃ３アルキル
およびＣ１～Ｃ３ハロアルキルからなる群から選択され；ｐは０、１または２である。
【００７４】
選択Ｅ．選択Ｄの化合物
　式中、ＪはＪ－１であり；Ｑ１はＮＲ３ａであり；Ｘ１はＮまたはＣＨであり；Ｙ１は
ＣＨであり；Ｚ１はＣＲ３ｂであり；Ｒ３ａは、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～
Ｃ４ハロアルキルまたはＣ１～Ｃ４ハロアルコキシから選択される１つまたは２つの置換
基で置換されるフェニルまたは２－ピリジルであり；Ｒ３ｂはハロゲンまたはＣＦ３であ
る。
【００７５】
選択Ｆ．選択Ｄの化合物
　式中、ＧはＧ－１、Ｇ－２、Ｇ－６またはＧ－４３である。
【００７６】
　スキーム１～４５に記載の以下の方法および変形形態の１つまたは複数を用いて、式Ｉ
の化合物を製造することができる。以下の式２～１０８の化合物におけるＡ、Ｇ、Ｊ、Ｒ
１、Ｒ２、Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｒ７、Ｖおよびｎの定義は、上記に定義されている
通りである。式Ｉａ～ｅ、２ａ～２ｂ、４ａ～ｖおよび５ａ～ｙの化合物は、それぞれ式
Ｉ、２、４および５の化合物の様々なサブセットである。Ｒ２ａ～Ｒ２ｅはＲ２のサブセ
ットであり、Ｒ３（ｃ）およびＲ３（ｄ）はＲ３のサブセットである。
【００７７】
　通常の手順はスキーム１に記述されており、式２のアミンと式３の酸塩化物を酸捕捉剤
または塩基の存在下にてカップリングして、式Ｉａの化合物を提供することを含む。通常
の酸捕捉剤としては、トリエチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンおよびピリジンな
どのアミン塩基が挙げられる；他の捕捉剤としては、水酸化ナトリウムおよび水酸化カリ
ウムなどの水酸化物および炭酸ナトリウムおよび炭酸カリウムなどの炭酸塩が挙げられる
。特定の例において、ポリマー結合ジイソプロピルエチルアミンおよびポリマー結合ジメ
チルアミノピリジンなどのポリマー担持酸捕捉剤を使用するのが有効である。カップリン
グは、テトラヒドロフラン、ジオキサン、ジエチルエーテルまたはジクロロメタンなどの
適切な不活性溶媒中で行い、式Ｉａのアニリドを得ることができる。
【００７８】
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【化１６】

【００７９】
　式Ｉａの化合物を製造するための代替の手順は、式２のアミンを式４の酸と、ジシクロ
ヘキシルカルボジイミド（ＤＣＣ）、１，１’－カルボニルジイミダゾール、ビス（２－
オキソ－３－オキサゾリジニル）－ホスフィンクロリドまたはヘキサフルオロリン酸ベン
ゾトリアゾール－１－イルオキシ－トリス（ジメチルアミノ）ホスホニウムなどの脱水剤
の存在下にてカップリングすることを含む。カップリングは、ジクロロメタンまたはＮ，
Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの適切な不活性溶媒中で行うことができる。ここで、ポリ
マー結合シクロヘキシルカルボジイミドなどのポリマー担持試薬が再び有用である。合成
に関する文献はこの種類の反応に対して広範囲にわたることから、スキーム１および２の
合成手順は、式Ｉの化合物を製造するのに有用な方法の単なる代表例である。
【００８０】

【化１７】

【００８１】
　当業者であれば、数多くの公知の方法によって式４の酸から式３の酸塩化物を製造する
ことができることも理解されよう。例えば、式３の酸塩化物は、トルエンまたはジクロロ
メタンなどの不活性溶媒中で触媒量のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドの存在下にて、カル
ボン酸４を塩化チオニルまたは塩化オキサリルと反応させることによって、式４のカルボ
ン酸から容易に製造される。
【００８２】
　式２ａの複素環式置換アニリンは通常、ニトロ基の接触水素化（スキーム３）によって
式５の対応する２－ニトロベンゼンから入手することができる。通常の手順は、酸化炭素
または酸化白金などの金属触媒の存在下で、エタノールおよびイソプロパノールなどのヒ
ドロキシ溶媒中での水素での還元を含む。それらは、酢酸中にて亜鉛で還元することによ
って製造することもできる。これらの手順は化学文献に詳しく述べられている。式５の置
換フェニル複素環は、Ｒｏｄｄ’ｓ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　ｏｆ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｏ
ｍｐｏｕｎｄｓ：Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｏｍｐｏｕｎｄｓ，　Ｖｏｌｕｍｅ　Ｉ
Ｖ，ｐａｒｔｓ　Ｃ，Ｆ　ａｎｄ　ＩＪ　１９８９，Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｈｅ
ｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，　Ｖｏｌｕｍｅｓ　２，３，４，５　ａｎ
ｄ　６（１９８４）およびＣｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃ
ｈｅｍｉｓｔｒｙ　ＩＩ，　Ｖｏｌｕｍｅｓ　３，４，５　ａｎｄ　６　１９９６，国際
公開（ＰＣＴ国際出願）第９８／５６，７８９号（１９９８）および国際公開（ＰＣＴ国
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製造することができる。アルキル、置換アルキル等のＲ１置換基は一般に、いずれかの直
接的アルキル化を含む公知の手順によって、またはアニリンの還元的アルキル化の一般的
に好ましい方法によってこの段階で導入することができる。一般に用いられる手順は、水
素化シアノホウ素ナトリウムなどの還元剤の存在下にてアニリン２ａをアルデヒドと化合
させて、式２ｂ（式中、Ｒ１はアルキル、アルケニル、アルキニルまたはその置換誘導体
である）の化合物を生成するものである。
【００８３】
【化１８】

【００８４】
　スキーム４では、式Ｉｂの化合物を、水素化ナトリウムまたはｎ－ブチルリチウムなど
の塩基の存在下にて、テトラヒドロフランまたはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの不
活性溶媒中で、ハロゲン化アルキルなどの適切なアルキル化剤でアルキル化し、式Ｉｃ（
式中、Ｒ１は水素以外である）のアニリドを得ることができることを示している。この手
順は、式Ｉｃ（式中、Ｒ１はアルキル、アルケニルまたはアルキニルである）の化合物を
製造するのに特に有用である。
【００８５】
【化１９】

【００８６】
　式Ｉｄ（式中、Ｒ１は、水素または本発明の概要で定義される他の置換基である）のチ
オアニリンの製造をスキーム５に概説する。ピリジンなどの適切な溶媒中で室温にてまた
は加熱して、式Ｉａのアニリドと五硫化リンまたはＬａｗｅｓｓｏｎ試薬と反応させるこ
とによって、式Ｉｄのチオアニリンが得られる。
【００８７】
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【化２０】

【００８８】
　式４ａ（式４（式中、Ｊは場合により置換されるフェニル環である）の化合物）の安息
香酸は当技術分野ではよく知られている。式４の特定の酸の製法は、スキーム６～１１に
記述する。様々な複素環式酸およびそれらを合成するための一般的な方法は、国際公開第
９８／５７３９７号に記載されている。
【００８９】
　代表的なピリジン酸（４ｂ）の合成をスキーム６に示す。この手順は、β－ケトエステ
ルおよび４－アミノブテノン（９）からのピリジンの公知の合成を含む。置換基Ｒ３（ｃ
）およびＲ３（ｄ）は、例えば、アルキル、ハロアルキル、および場合により置換される
芳香族環および芳香族複素環を含む。
【００９０】

【化２１】

【００９１】
　代表的なピリミジン酸（４ｃ）の合成をスキーム７に示す。この手順は、ビニリデン－
β－ケトエステル（１２）およびアミジンからのピリミジンの公知の合成を含む。置換基
Ｒ３（ｃ）およびＲ３（ｄ）は、例えば、アルキル、ハロアルキル、および場合により置
換される芳香族環および芳香族複素環を含む。
【００９２】
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【化２２】

【００９３】
　代表的なピラゾール酸（４ｄ～４ｈ）の合成をスキーム８～１１に示す。ピラゾール４
ｄはスキーム８に示す。スキーム８における４ｄの合成は、重要な段階として、ピラゾー
ルのアルキル化によってＲ３（ｃ）置換基の導入を含む。アルキル化剤Ｒ３（ｃ）－Ｌｇ
（式中、Ｌｇは脱離基、例えばＣｌ、Ｂｒ、Ｉ、ｐ－トルエンスルホネートまたはメタン
スルホネートなどのスルホネート、－ＳＯ２ＯＲ３（ｃ）などのスルフェートである）は
、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シク
ロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアル
キニル、Ｃ３～Ｃ６ハロシクロアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６ア
ルコキシカルボニル、Ｃ３～Ｃ８ジアルキルアミノカルボニル、Ｃ３～Ｃ６トリアルキル
シリルなどのＲ３（ｃ）基；またはフェニル、ベンジル、ベンゾイル、５員もしくは６員
芳香族複素環または芳香族８員、９員もしくは１０員複素二環式芳香族縮合環系（それぞ
れの環または環系が場合により置換される）を含む。メチル基の酸化によりピラゾールカ
ルボン酸が得られる。さらに好ましいＲ３（ｄ）基のいくつかは、ハロアルキルおよびハ
ロゲンを含む。
【００９４】
【化２３】

【００９５】
　式４ｅのピラゾールの合成をスキーム９で説明する。これらのピラゾール酸は、重要な
段階として式１８のメタレーションおよびカルボキシル化によって製造することが可能で
ある。Ｒ３（ｃ）基は、スキーム８と同様の手法で、つまりＲ３（ｃ）アルキル化剤でア
ルキル化することによって導入される。代表的なＲ３（ｄ）基には、例えばシアノおよび
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【００９６】
【化２４】

【００９７】
　この手順は、スキーム９ａに示される好ましい部分Ｊ－５に関連する、式４ｈの１－（
２－ピリジニル）ピラゾールカルボン酸を製造するのに特に有用である。式１７のピラゾ
ールと式１５ａの２，３－ジハロピリジンとの反応によって、所望の位置化学に対して良
好な特異性を有する式１８ａの１－ピリジルピラゾールが良好な収量で得られる。リチウ
ムジイソプロピルアミド（ＬＤＡ）で１８ａをメタレーションし、続いてそのリチウム塩
を二酸化炭素で急冷することによって、式４ｈの１－（２－ピリジニル）ピラゾールカル
ボン酸が得られる。
【００９８】
【化２５】

【００９９】
　式４ｆのピラゾールの製法はスキーム１０に示す。これらは、場合により置換されるフ
ェニルヒドラジン１９をケトピルベート２０と反応させて、ピラゾールエステル２１を得
ることによって製造することができる。そのエステルを加水分解すると、ピラゾール酸４
ｆが生成される。この手順は、Ｒ３（ｃ）が場合により置換されるフェニルであり、Ｒ３

（ｄ）がハロアルキルである化合物を製造するのに特に有用である。
【０１００】
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【０１０１】
　式４ｇのピラゾール酸をスキーム１１で説明する。これらは、置換プロピオレート（２
３）またはアクリレート（２６）のいずれかで式２２の適切に置換されたニトリルイミン
を３＋２付加環化することによって製造することができる。アクリレートでの付加環化に
は、中間体ピラゾリンをピラゾールにさらに酸化することが必要である。そのエステルを
加水分解することによって、ピラゾール酸４ｇが得られる。この理由から好ましいイミノ
ハロゲン化物には、トリフルオロメチルイミノクロリド（２８）およびイミノジブロマイ
ド（２９）が含まれる。２８などの化合物は公知である（Ｊ．Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌ．Ｃ
ｈｅｍ．１９８５，２２（２），５６５－８）。２９などの化合物は公知の方法によって
入手可能である（Ｔｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　Ｌｅｔｔｅｒｓ，１９９９，４０，２６０５
）。これらの手順は、式中Ｒ３（ｃ）が場合により置換されるフェニルであり、Ｒ３（ｄ
）がハロアルキルまたはハロゲンである化合物を製造するのに特に有用である。
【０１０２】

【化２７】

【０１０３】
　式３０の２－ニトロ安息香酸からの式５ａの置換２－ニトロフェニルオキサゾリンの製
造をスキーム１２に概説する。
【０１０４】
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【０１０５】
　式３０のニトロ安息香酸の式３１の酸塩化物への転化は、トルエンまたはジクロロメタ
ンなどの溶媒中で、適切な酸塩化物生成試薬、例えば塩化チオニル、塩化オキサリル、ま
たはホスゲンで３０を処理することによって達成することができる。塩基、例えば第３級
アミンまたはピリジンの存在下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはジクロロメ
タンなどの溶媒中、式３２の置換アミノアルコールで式３１の酸塩化物を処理することに
よって、式３３のニトロフェニルアミドが得られる。適切な式３３のアミドを脱水剤、例
えば塩化チオニル、塩化オキサリルまたはオキシ塩化リンを用いて、そのままで、または
ジクロロメタンもしくはトルエンなどの溶媒中で脱水することによって、式５ａの中間体
が得られる。
【０１０６】
　スキーム１３では、式３１の２－ニトロベンゾイルクロリドから式５ｂの置換２－ニト
ロフェニルオキサゾールの製造が概説されている。塩基、例えば第３級アミン、ピリジン
の存在下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはジクロロメタンなどの溶媒中で式
３４（式中、Ｒ２ｂが水素である）の置換アルドアミンまたは式３４（式中、Ｒ２ｂが水
素以外である）のケトアミンで置換式３１の酸塩化物を処理することによって、式３５の
ニトロフェニルアルドアミドおよびケトアミドが得られる。脱水剤、例えば塩化チオニル
、塩化オキサリルまたはオキシ塩化リンを用いて、そのままで、またはジクロロメタンも
しくはトルエンなどの溶媒中で、式３５のアルドアミドおよびケトアミドを脱水すること
によって、式５ｂの中間体が生成される。
【０１０７】
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【化２９】

【０１０８】
　式３１の２－ニトロベンゾイルクロリドからの式５ｃの置換２－ニトロフェニルオキサ
ジアゾールの製造をスキーム１４で概説する。塩基、例えば第３級アミン、ピリジンの存
在下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはジクロロメタンなどの溶媒中で、式３
６（式中、Ｒ２ｂが水素である）のヒドロキシホルムアミジンまたは式３６（式中、Ｒ２

ｂが水素以外である）のヒドロキシアセトアミジンで式３１の酸塩化物を処理することに
よって、式３７の中間体が得られ、それをそのまま、またはジクロロメタンもしくはトル
エンなどの溶媒中で、適切な脱水剤、塩化チオニル、塩化オキサリルまたはオキシ塩化リ
ンを用いて脱水すると、式５ｃの中間体が得られる。
【０１０９】

【化３０】

【０１１０】
　式３１の２－ニトロベンゾイルクロリドからの式５ｄの置換２－ニトロフェニルオキサ
ジアゾール合成をスキーム１５に概説する。塩基、例えば第３級アミン、ピリジンの存在



(31) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

50

下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはジクロロメタンなどの溶媒中で、式３８
のヒドラジドで式３１の酸塩化物を処理することによって、式３９の中間体が生成され、
それをそのまま、またはジクロロメタンもしくはトルエンなどの溶媒中で、適切な脱水剤
、塩化チオニル、塩化オキサリルまたはオキシ塩化リンを用いて脱水すると、式５ｄの中
間体が得られる。
【０１１１】
【化３１】

【０１１２】
　式４０の２－ニトロベンゾニトリルからの式５ｅの置換２－ニトロフェニルオキサジア
ゾールの製造をスキーム１６に概説する。適切な溶媒、例えばメタノール、エタノールま
たはアセトニトリル中で、ヒドロキシルアミンで式４０のベンゾニトリルを処理すること
によって、式４１のヒドロキシベンズアミジンが得られる。テトラヒドロフラン、ジオキ
サンまたはピリジンなどの溶媒中で式（Ｒ２ＣＯ）２Ｏの無水物と４１を反応させること
によって、式５ｅの中間体が生成される。
【０１１３】
【化３２】

【０１１４】
　式４０の２－ニトロベンゾニトリルから式５ｆの置換２－ニトロフェニルチアゾールの
製造をスキーム１７で概説する。ピリジンなどの溶媒中にて硫化水素で式４０のベンゾニ
トリルを処理することによって、式４２のチオベンズアミドが得られる。低級アルキルア



(32) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

50

ルコールなどの溶媒中で、トリアルキルアミンなどの溶媒と共に、α－ハロアルデヒドま
たは式４３のα－ハロケトンと４２を反応させることによって、式５ｆの中間体が生成さ
れる。
【０１１５】
【化３３】

【０１１６】
　スキーム１８では、式３１の２－ニトロベンゾイルクロリドからの式５ｇの置換２－ニ
トロフェニルチアジアゾールの製造を概説する。エタノール、テトラヒドロフラン、ジオ
キサンまたはアセトニトリルなどの溶媒中で式３１の酸塩化物をヒドラジンで処理するこ
とによって、式４４のヒドラジドが生成され、それをピリジンなどの溶媒中で五硫化リン
またはＬａｗｅｓｓｏｎ試薬と反応させると、式４５のチオヒドラジドが得られる。テト
ラヒドロフラン、ジオキサン、アセトニトリルまたはピリジンなどの適切な溶媒中で式（
Ｒ２ＣＯ）２Ｏの無水物と４５を反応させることによって、式５ｇの中間体が生成される
。
【０１１７】
【化３４】

【０１１８】
　スキーム１９には、式３１の２－ニトロベンゾイルクロリドから式５ｈおよび５ｉの置
換２－ニトロフェニルトリアゾールの製造を概説する。
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【化３５】

【０１２０】
　エタノール、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはジエチルエーテルなどの溶媒中に
て、式３１の酸塩化物をアンモニアで処理することによって、式４６のベンズアミドが得
られる。式（ＭｅＯ）２ＣＲ２ａＮＭｅ２のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドジメチルアセ
タールまたはジメチルアミドジメチルアセタールで式４６のベンズアミドをそのままで、
またはトルエンなどの溶媒と共に加熱すると、式４７の中間体が得られる。低級アルキル
アルコールまたはアセトニトリルなどの適切な溶媒中で式Ｒ２ｂＮＨＮＨ２のヒドラジン
と４７とを反応させることによって、式５ｈおよび５ｉが得られる。
【０１２１】
　スキーム２０では、式４０の２－ニトロベンゾニトリルからの式５ｊ、５ｋおよび５ｌ
の置換２－ニトロフェニルテトラゾールの製造を示す。Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミドま
たはアセトニトリル中にて、アジ化ナトリウムで式４０のベンゾニトリルを処理すること
によって、式５ｊのテトラゾールが得られる。炭酸カリウムなどの適切な塩基の存在下に
て、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの溶媒中で、式Ｒ２Ｌｇ（式中、Ｒ２が未置換も
しくは置換アルキルまたはハロアルキルであり、Ｌｇがハロゲンまたはトシレートなどの
脱離基である）のアルキル化剤で式５ｊをアルキル化することによって、式５ｋおよび５
ｌの中間体が生成される。
【０１２２】
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【化３６】

【０１２３】
　スキーム２１では、式５ｍ、５ｎおよび５ｏの２－ニトロフェニルイミダゾリンの製造
方法を示す。そのままで、またはトルエン、キシレンまたはジクロロベンゼンなどの適切
な溶媒中で、式４９の２－ニトロ安息香酸メチルを式５０の置換１，２－ジアミノエタン
と１００～２５０℃の温度で加熱すると、式５ｍの２－ニトロフェニルイミダゾリンが得
られる。炭酸カリウムまたは水素化ナトリウムなどの適切な塩基の存在下にて、テトラヒ
ドロフラン、ジオキサンまたはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの溶媒中で式Ｒ２ｅＬ
ｇ（式中、Ｌｇはハロゲンまたはトシレートなどの脱離基である）のアルキル化剤で５ｍ
をアルキル化すると、式５ｎおよび５ｏの中間体が生成される。
【０１２４】
【化３７】

【０１２５】
　スキーム２２では、式５ｐ、５ｑおよび５ｒの２－ニトロフェニルイミダゾールを製造
する方法を概説する。
【０１２６】



(35) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

【化３８】

【０１２７】
　ジクロロメタンまたはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの溶媒中で、式５ｍ（式中、
Ｒ２ｃおよびＲ２ｄがどちらも水素である）のニトロフェニルイミダゾリンを二酸化マン
ガンまたは二クロム酸ピリジニウムなどの適切な酸化剤で酸化することによって、式５ｐ
のニトロフェニルイミダゾールが得られる。炭酸カリウムまたは水素化ナトリウムなどの
適切な塩基の存在下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはＮ，Ｎ－ジメチルホル
ムアミドなどの溶媒中で、式Ｒ２ｅＬｇ（式中、Ｌｇはハロゲンまたはトシレートなどの
脱離基である）のアルキル化剤で５ｐをアルキル化することによって、式５ｑおよび５ｒ
の中間体が得られる。
【０１２８】
　スキーム２３では、式５ｓ、５ｔおよび５ｕの２－ニトロフェニルテトラヒドロピリミ
ジンを製造する方法を示す。そのままで、またはトルエン、キシレンまたはジクロロベン
ゼンなどの適切な溶媒中で、１００～２５０℃の温度にて、式４９の２－ニトロ安息香酸
メチルを置換１，３－ジアミノプロパンと共に加熱すると、式５ｓのニトロフェニルテト
ラヒドロピリミジンが得られる。炭酸カリウムまたは水素化ナトリウムなどの適切な塩基
の存在下にて、テトラヒドロフラン、ジオキサンまたはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドな
どの溶媒中で、式Ｒ２ｇＬｇ（式中、Ｌｇはハロゲンまたはトシレートなどの脱離基であ
る）のアルキル化剤で５ｓをアルキル化することによって、式５ｔおよび５ｕの中間体が
得られる。
【０１２９】
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【化３９】

【０１３０】
　式５ｖの２－ニトロフェニルピリミジンの合成をスキーム２４に示す。ジエチルエーテ
ルまたはテトラヒドロフランなどの共溶媒と共に、またはなしに、メタノール中で気体Ｈ
Ｃｌと式４０のニトロベンゾニトリルとを反応させることによって、式５２のイミデート
塩酸塩が得られる。メタノール中で式５２のイミデートを塩化アンモニウムで処理するこ
とによって、式５３のニトロベンズアミジン塩酸塩が得られる。式５３の化合物は、適切
な溶媒、好ましくは低級アルキルアルコール中で、メチル化ナトリウムまたは炭酸カリウ
ムなどの塩基の存在下にて式５４のアルドケトンまたはジケトンと縮合すると、式５ｖの
中間体が得られる。
【０１３１】
【化４０】

【０１３２】
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　式５ｗの２－ニトロフェニルトリアジンの合成をスキーム２５に示す。適切な溶媒、好
ましくは低級アルコール中で、塩基、例えばメチル化ナトリウムまたは炭酸カリウムの存
在下にて、式５３のニトロベンズアミジン塩酸塩を式５５のアシルイミデートと縮合する
ことによって、式５ｗの中間体が得られる。
【０１３３】
【化４１】

【０１３４】
　式５ｘの２－ニトロフェニルテトラヒドロピリミジノンの製造をスキーム２６に概説す
る。適切な溶媒、好ましくは低級アルコール中で、塩基、例えばメチル化ナトリウムまた
は炭酸カリウムの存在下にて、式５２のニトロフェニルイミデートを式５６の置換β－ア
ラニンエステルと縮合することによって、式５ｘの中間体が得られる。
【０１３５】

【化４２】

【０１３６】
　式５ｙのニトロフェニル－置換アゾールの製造をスキーム２７に示す。炭酸カリウムま
たは水素化ナトリウムなどの適切な塩基の存在下にて、Ｎ，Ｎ－ジメチル－ホルムアミド
、アセトニトリルまたはジオキサンなどの溶媒中で、式５７（式中、Ｈａｌはハロゲン、
好ましくはフッ素である）の置換２－ハロニトロベンゼンを式５８のアゾールと反応させ
ることによって、式５ｙの中間体が得られる。
【０１３７】
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【化４３】

【０１３８】
　式１７（式中、Ｒ３（ｄ）はＣＦ３、ＣｌまたはＢｒである）のピラゾールは公知の化
合物である。ピラゾール１７（Ｒ３（ｄ）はＣＦ３である）は、文献の手順に従って製造
することができる（Ｊ．Ｆｌｕｏｒｉｎｅ　Ｃｈｅｍ．１９９１，５３（１），６１－７
０）。式１７（式中、Ｒ３（ｄ）はＣｌまたはＢｒである）のピラゾールもまた、文献の
手順に従って製造することができる（Ｈ．Ｒｅｉｍｌｉｎｇｅｒ　ａｎｄ　Ａ．Ｖａｎ　
Ｏｖｅｒｓｔｒａｅｔｅｎ，Ｃｈｅｍ．Ｂｅｒ．１９６６，９９（１０），３３５０－７
）。式１７（式中、Ｒ３（ｄ）はＣｌまたはＢｒである）のピラゾールを製造するための
有用な代替方法をスキーム２８に示す。ｎ－ブチルリチウムで式５８のスルファモイルピ
ラゾールをメタレーションし、続いてそのアニオンをヘキサクロロエタン（Ｒ３（ｄ）は
Ｃｌである）または１，２－ジブロモテトラクロロエタン（Ｒ３（ｄ）はＢｒである）の
いずれかで直接的にハロゲン化することによって、そのハロゲン化誘導体５９が得られる
。トリフルオロ酢酸（ＴＦＡ）でスルファモイル基の除去を手際よく行い、それによって
、良好な収量で式１７ｂ（式中、Ｒ３（ｄ）が、それぞれＣｌまたはＢｒである）のピラ
ゾールが得られる。当業者であれば、式１７ｃは式１７ｂの互変異性体であることは理解
されよう。
【０１３９】

【化４４】

【０１４０】
　式４ｉの代表的なピラゾール酸の合成をスキーム２９に示す。式６１のジメチルアミノ
イリデンケトエステルを置換ヒドラジン（６２）と反応させることによって、式６３のピ
ラゾールが得られる。好ましいＲ３（ｄ）置換基としては、アルキルおよびハロアルキル
が挙げられ、２，２，２－トリフルオロエチルが特に好ましい。式６３のエステルは、標
準的な加水分解によって式４ｉの酸に転化される。



(39) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

【０１４１】
【化４５】

【０１４２】
　好ましい部分Ｊ－６（Ｒ３はピラゾール環の５位に結合する置換２－ピリジル部分であ
る）に関連する式４ｊのピラゾール酸の合成をスキーム３０に示す。この合成は、スキー
ム２９について記述されている一般的な合成に従って行われる。
【０１４３】

【化４６】

【０１４４】
　式４ｋの代表的なピラゾール酸の合成ならびに式４ｉの代替の合成をスキーム３１に示
す。
【０１４５】
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【０１４６】
　式６１のジメチルアミノイルイデンケトエステルをヒドラジンと反応させることによっ
て、式６６のピラゾールが得られる。ピラゾール６６を式１５のアルキル化剤（スキーム
８参照）と反応させることによって、式６７および６５のピラゾールの混合物が得られる
。このピラゾール異性体の混合物は、クロマトグラフ法によって容易に分離され、相当す
る酸４ｋおよび４ｉにそれぞれ転化される。好ましいＲ３（ｄ）置換基としては、アルキ
ルおよびハロアルキル基が挙げられる。
【０１４７】
　好ましい部分Ｊ－７（式中、Ｒ３が置換２－ピリジニルであり、かつピラゾール環の３
位に結合する）に関連する、式４ｍのピリジニルピラゾール酸の合成、ならびに式４ｊの
代替の合成をスキーム３２に示す。この合成は、スキーム３１について記述されている一
般的な合成に従って行われる。
【０１４８】



(41) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

【化４８】

【０１４９】
　式２２のピロール酸の一般的な合成をスキーム３３に示す。式７１の化合物を２，５－
ジメトキシテトラヒドロフラン（７２）で処理することによって、式７３のピロールが得
られる。式７４のアルデヒドを得るためのピロール７３のホルミル化は、Ｎ，Ｎ－ジメチ
ルホルムアミド（ＤＭＦ）およびオキシ塩化リンでの処理など、ヴィルスマイヤー－ハー
ク（Ｖｉｌｓｍｅｉｅｒ－Ｈａａｃｋ）ホルミル化標準条件を用いて達成することができ
る。Ｎ－クロロスクシンイミドまたはＮ－ブロモスクシンイミドなどのＮ－ハロスクシン
イミド（ＮＸＳ）での式７４の化合物のハロゲン化は、ピロール環の４位で優先的に起こ
る。ハロゲン化アルデヒドを酸化すると、式４ｎのピロール酸が得られる。その酸化は、
様々な標準酸化条件を用いて達成することができる。
【０１５０】
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【０１５１】
　好ましい部分Ｊ－４（式中、Ｒ５が置換２－ピリジニルであり、かつピロール環の窒素
に結合する）に関連する、式４ｏの特定のピリジニルピロール酸の合成をスキーム３４に
示す。この合成は、スキーム３３について記述されている一般的な合成に従って行われる
。式７１ａの化合物、３－クロロ－２－アミノピリジンは、公知の化合物である（Ｊ．Ｈ
ｅｔｅｒｏｃｙｃｌ．Ｃｈｅｍ．１９８７，２４（５），１３１３－１６参照）。
【０１５２】
【化５０】

【０１５３】
　式４ｐのピロール酸の合成をスキーム３５に示す。式８０のアレンを式７９のフェニル
スルホニルヒドラジドで付加環化することによって（Ｐａｖｒｉ，Ｎ．Ｐ．；Ｔｒｕｄｅ
ｌｌ，Ｍ．Ｌ．Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ．１９９７，６２，２６４９－２６５１参照）、式
８１のピロリンが得られる。式８１のピロリンをフッ化テトラブチルアンモニウム（ＴＢ
ＡＦ）で処理すると、式８２のピロールが得られる。ピロール８２をアルキル化剤Ｒ３（
ｄ）－Ｌｇ（式中、Ｌｇは上記で定義される脱離基である）と反応させ、加水分解するこ
とによって、式４ｐのピロール酸が得られる。
【０１５４】
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【０１５５】
　好ましい部分Ｊ－５（式中、Ｒ５はフェニルまたは２－ピリジルであり、かつピロール
環の２位に結合する）に関連する、式４ｑのピロール酸の合成をスキーム３６に示す。そ
の合成は、スキーム３５について記述されている一般的な方法に従って行われる。
【０１５６】

【化５２】

【０１５７】
　式４ｒのピロール酸の合成を式３７に示す。式８８のα，β－不飽和エステルとｐ－ト
リルスルホニルメチルイソシアニド（ＴｏｓＭＩＣ）との反応によって、式９０のピロー
ルが得られる。主要な参考文献として、Ｘｕ，Ｚ．ら，Ｊ．Ｏｒｇ．Ｃｈｅｍ．，１９８
８，６３，５０３１－５０４１を参照のこと。式９０のピロールをアルキル化剤Ｒ３（ｄ
）－Ｌｇ（Ｌｇは上記に定義される脱離基である）と反応させ、続いて加水分解すること
によって、式４ｒのピロール酸が得られる。
【０１５８】
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【化５３】

【０１５９】
　好ましい部分Ｊ－１０（式中、Ｒ５は置換フェニルまたは置換２－ピリジニル環である
）に関連する、式４ｓのピロール酸の合成をスキーム３８に示す。その合成は、スキーム
３７について説明されている一般的方法に従って行われる。
【０１６０】

【化５４】

【０１６１】
　式Ｉｅの特定のピラゾールアミド類似体の合成をスキーム３９に示す。
【０１６２】

【化５５】

【０１６３】
　この手順では、式９３のリチオ化誘導体を利用する。式９３の化合物をリチウムジイソ
プロピルアミド（ＬＤＡ）で処理し、続いてそのリチウム塩を式９４のアリールイソシア
ネートで急冷することによって、式Ｉｃの化合物、式Ｉの化合物のサブセットが得られる
。アリールイソシアネートは、例えば、ジホスゲンもしくはトリホスゲンなどのホスゲン
またはホスゲン同等物で処理することによって、式２ａの化合物（スキーム３参照）から
製造することができる。イソシアネートを製造するための主要な参考文献としては、「マ
ーチ　有機化学〈上〉―反応・機構・構造」第３版（Ｍａｒｃｈ，Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏ
ｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ：Ｒｅａｃｔｉｏｎｓ，　Ｍｅｃｈａｎｉｓｍｓ　ａ
ｎｄ　Ｓｔｒｕｃｔｕｒｅ，Ｔｈｉｒｄ　Ｅｄｉｔｉｏｎ），Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆
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　Ｓｏｎｓ，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９８５；ｐ．３７０を参照のこと。
【０１６４】
　式４ｔ（式中、Ｒ３はＣＦ３である）のピラゾールカルボン酸は、スキーム８に概説さ
れる方法によって製造することができる。
【０１６５】
【化５６】

【０１６６】
　式９５（式中、Ｒ８はＣ１～Ｃ４アルキルである）の化合物を適切な有機溶媒中で適切
な塩基と反応させることによって、酢酸などの酸で中和した後に式９６の環化生成物が得
られる。適切な塩としては、限定されないが、例えば水素化ナトリウム、カリウムｔ－ブ
トキシド、ジムシルナトリウム（ＣＨ３Ｓ（Ｏ）ＣＨ２

－Ｎａ＋）、アルカリ金属（リチ
ウム、ナトリウムまたはカリウムなどの）炭酸塩または水酸化物、テトラアルキル（メチ
ル、エチルまたはブチルなど）アンモニウムフッ化物または水酸化物、または２－ｔ－ブ
チルイミノ－２－ジエチルアミノ－１，３－ジメチル－パーヒドロ－１，３，２－ジアザ
ホスホニンが挙げられる。適切な有機溶媒としては、限定されないが、例えばアセトン、
アセトニトリル、テトラヒドロフラン、ジクロロメタン、ジメチルスルホキシド、または
Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミドが挙げられる。その環化反応は通常、約０～１２０℃の温
度範囲内で行われる。溶媒、塩基温度および付加時間の影響は、すべて互いに依存し、反
応条件の選択は、副生成物の形成を最小限に抑えるために重要である。好ましい塩基は、
フッ化テトラブチルアンモニウムである。
【０１６７】
　式９６の化合物を脱水して式９７の化合物を得て、続いて、そのカルボン酸エステル官
能基をカルボン酸に転化することによって、式４ｔの化合物が得られる。その脱水は、触
媒量の適切な酸で処理することによって行われる。この触媒作用を及ぼす酸としては、限
定されないが、硫酸が挙げられる。その反応は一般に、有機溶媒を用いて行われる。当業
者であれば理解されるように、脱水反応は、約０～２００℃、さらに好ましくは約０～１
００℃の温度範囲で多種多様な溶媒中にて行われる。スキーム４０の方法における脱水に
関しては、酢酸を含んでなる溶媒および温度約６５℃が好ましい。カルボン酸エステル化
合物は、無水条件下での求核的切断を含む多数の方法および酸または塩基の使用を含む加
水分解法によってカルボン酸化合物に転化することができる（方法の概要について、Ｔ．
Ｗ．Ｇｒｅｅｎｅ　ａｎｄ　Ｐ．Ｇ．Ｍ．Ｗｕｔｓ，Ｐｒｏｔｅｃｔｉｖｅ　Ｇｒｏｕｐ
ｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，２ｎｄ　ｅｄ．，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅ
ｙ　＆　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９９１，ｐｐ．２２４－２６９を参
照のこと）。スキーム４０の方法については、塩基触媒加水分解法が好ましい。適切な塩
基としては、アルカリ金属（リチウム、ナトリウムまたはカリウムなど）水酸化物が含ま
れる。例えば、そのエステルは、水とエタノールなどのアルコールとの混合物中で溶解す
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けん化されて、カルボン酸のナトリウム塩またはカリウム塩が得られる。塩化水素酸また
は硫酸などの強酸で酸性化することによって、式４ｔのカルボン酸が得られる。そのカル
ボン酸は、結晶化、抽出および蒸留を含む当業者に公知の方法によって単離することがで
きる。
【０１６８】
　式９５の化合物は、スキーム４１で概説される方法によって製造することができる。
【０１６９】
【化５７】

【０１７０】
　水、メタノールまたは酢酸などの溶媒中で、式９８のヒドラジン化合物を式９９のケト
ンで処理することによって、式１００のヒドラゾンが得られる。当業者であれば、この反
応には任意の酸による触媒作用が必要な場合があり、式１００のヒドラゾンの分子置換パ
ターンに応じて高温も必要とされる場合があることは理解されよう。限定されないが、例
えばジクロロメタンまたはテトロヒドロフランなどの適切な溶媒中で、トリエチルアミン
などの酸捕捉剤の存在下にて、式１００のヒドラゾンを式１０１の化合物と反応させるこ
とによって、式９５の化合物が得られる。その反応は通常、温度約０～１００℃で行われ
る。式９８のヒドラジン化合物は、標準法によって、例えば式１５ａの相当するハロ化合
物（スキーム９ａ）をヒドラジンで処理することによって製造することができる。
【０１７１】
　式４ｕ（式中、Ｒ３はＣｌまたはＢｒである）のピラゾールカルボン酸は、スキーム４
２に概説される方法によって製造することができる。
【０１７２】
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【化５８】

【０１７３】
　式１０２の化合物を場合により酸の存在下で酸化して、式１０３の化合物を生成し、続
いてカルボン酸エステル官能基をカルボン酸に転化することによって、式４ｕの化合物が
得られる。その酸化剤としては、過酸化水素、有機過酸化物、過硫酸カリウム、過硫酸ナ
トリウム、過硫酸アンモニウム、モノ過硫酸カリウム（例えば、オキソン（Ｏｘｏｎｅ）
（登録商標））または過マンガン酸カリウムが挙げられる。完全に転化するために、式１
０２の化合物に対して少なくとも１当量の酸化剤を使用すべきであり、好ましくは約１～
２当量である。この酸化は通常、溶媒の存在下にて行われる。溶媒としては、テトラヒド
ロフラン、ｐ－ジオキサン等のエーテル、酢酸エチル、炭酸ジメチル等の有機エステル、
またはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、アセトニトリル等の極性非プロトン性溶媒が挙げ
られる。酸化段階で使用するのに適した酸としては、硫酸、リン酸等の無機酸、および酢
酸、安息香酸等の有機酸が挙げられる。使用する場合、その酸は、式１０２の化合物に対
して０．１当量を超える量で使用すべきである。完全に転化するために、酸を１～５当量
使用することができる。好ましい酸化剤は過硫酸カリウムであり、その酸化は、硫酸の存
在下にて行うことが好ましい。その反応は、望ましい溶媒中で式１０２の化合物と、使用
する場合には酸と混合することによって行うことができる。次いで、酸化剤を適当な割合
で添加することができる。反応温度は通常、反応を完了するための適度な反応時間、好ま
しくは８時間未満を得るために、約０℃と低い温度から溶媒の沸点までと様々である。所
望の生成物、式１０３の化合物は、結晶化、抽出および蒸留を含む当業者に公知の方法に
よって単離することができる。式１０３のエステルを式４ｕのカルボン酸に転化するのに
適した方法はスキーム４０に既に記述されている。
【０１７４】
　式１０２の化合物は、スキーム４３で示される式１０４の相当する化合物から製造する
ことができる。
【０１７５】
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【化５９】

【０１７６】
　通常は溶媒の存在下において式１０４の化合物をハロゲン化剤で処理することによって
、式１０２の相当するハロ化合物が得られる。使用することができるハロゲン化剤として
は、オキシハロゲン化リン、三ハロゲン化リン、五ハロゲン化リン、塩化チオニル、ジハ
ロトリアルキルホスホラン、ジハロジフェニルホスホラン、塩化オキサリルおよびホスゲ
ンが挙げられる。オキシハロゲン化リンおよび五ハロゲン化リンが好ましい。完全に転化
するために、式１０４の化合物に対して少なくとも０．３３当量のオキシハロゲン化リン
を使用すべきであり、好ましくは約０．３３～１．２当量である。完全に転化するために
、式１０４の化合物に対して少なくとも０．２０当量の五ハロゲン化リンを使用すべきで
あり、好ましくは約０．２０～１．０当量である。式１０４（式中、Ｒ６はＣ１～Ｃ４ア
ルキルである）の化合物がこの反応には好ましい。このハロゲン化に用いられる一般的な
溶媒としては、ジクロロメタン、クロロホルム、クロロブタン等のハロゲン化アルカン、
ベンゼン、キシレン、クロロベンゼン等の芳香族溶媒、テトラヒドロフラン、ｐ－ジオキ
サン、ジエチルエーテル等のエーテル、およびアセトニトリル、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルム
アミド等の極性非プロトン性溶媒が挙げられる。場合により、トリエチルアミン、ピリジ
ン、Ｎ，Ｎ－ジメチルアニリン等の有機塩基を添加してもよい。Ｎ，Ｎ－ジメチルホルム
アミド，などの触媒の添加もまた、任意である。溶媒がアセトニトリルであり、かつ塩基
が存在しないプロセスが好ましい。通常、アセトニトリル溶媒を使用する場合には、塩基
も触媒も必要ない。好ましいプロセスは、アセトニトリル中で式１０４の化合物を混合す
ることによって行われる。次いで、ハロゲン化剤を適当な時間にわたり添加し、次いで反
応が完了するまで、その混合物を望ましい温度に維持する。その反応温度は通常、２０℃
～アセトニトリルの沸点であり、反応時間は通常、２時間未満である。次いで、反応物を
重炭酸ナトリウム、水酸化ナトリウム等の無機塩基、または酢酸ナトリウムなどの有機塩
基で中和する。所望の生成物、式１０２の化合物を、結晶化、抽出および蒸留を含む当業
者に公知の方法によって単離することができる。
【０１７７】
　あるいは、式１０２（式中、Ｒ３はＢｒまたはＣｌである）の化合物は、式１０２（式
中、Ｒ３が異なるハロゲン（例えば、式１０２（Ｒ３はＢｒである）を製造する場合、Ｃ
ｌ）またはｐ－トルエンスルホネートなどのスルホネート基である）の相当する化合物を
それぞれ臭化水素または塩化水素で処理することによって製造することができる。この方
法によって、式１０２の出発化合物のＲ３ハロゲンまたはスルホネート置換基が、臭化水
素または塩化水素それぞれからのＢｒまたはＣｌで置換される。この反応は、ジブロモメ
タン、ジクロロメタンまたはアセトニトリルなどの適切な溶媒中で行われる。この反応は
、圧力容器中で気圧にて、または気圧付近で、または気圧を超える圧力で行うことができ
る。式１０２の出発化合物におけるＲ３が、Ｃｌなどのハロゲンである場合、反応から生
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じたハロゲン化水素がスパージングまたは他の適切な手段によって除去されるように、反
応を行うことが好ましい。この反応は、温度約０～１００℃、最も好都合なことには周囲
温度付近（例えば、約１０～４０℃）で、さらに好ましくは２０～３０℃で行うことがで
きる。ルイス酸触媒（式１０２（Ｒ３はＢｒである）を製造するには、三臭化アルミニウ
ムなど）を添加することによって、反応を促進することができる。式１０２の生成物は、
抽出、蒸留および結晶化を含む、当業者に公知の通常の方法によって単離される。
【０１７８】
　式１０２（式中、Ｒ３はＣｌまたはＢｒである）の出発化合物は、既に示されている式
１０４の相当する化合物から製造することができる。式１０２（式中、Ｒ３がスルホネー
ト基である）の出発化合物も同様に、ジクロロメタンなどの適切な溶媒中で、塩化スルホ
ニル（例えば、塩化ｐ－トルエンスルホニル）および第３級アミン（例えば、トリエチル
アミン）などの塩基での処理などの標準法によって式１０４の対応する化合物から製造す
ることができる。
【０１７９】
　式４ｖ（式中、Ｒ３はＯＣＨ２ＣＦ３である）のピラゾールカルボン酸は、スキーム４
４に概説されている方法によって製造することができる。
【０１８０】
【化６０】

【０１８１】
　この方法において、スキーム４３に示されるようにハロゲン化する代わりに、式１０４
の化合物を式１０５の化合物に酸化する。この酸化の反応条件は、スキーム４２における
式１０２の化合物の式１０３の化合物への転化に関して既に記述されている。
【０１８２】
　次いで、塩基の存在下にてアルキル化剤ＣＦ３ＣＨ２Ｌｇ（１０６）と接触させること
によって、式１０５の化合物をアルキル化し、式１０７の化合物が形成される。アルキル
化剤１０６において、Ｌｇは、ハロゲン（例えば、Ｂｒ、Ｉ）、ＯＳ（Ｏ）２ＣＨ３（メ
タンスルホネート）、ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３、ＯＳ（Ｏ）２Ｐｈ－ｐ－ＣＨ３（ｐ－トルエ
ンスルホネート）等の求核反応脱離基であり；メタンスルホネートがうまく機能する。そ
の反応は少なくとも１当量の塩基の存在下にて行われる。適切な塩基としては、アルカリ
金属（例えば、リチウム、ナトリウムまたはカリウム）炭酸塩および水酸化物などの無機
塩基、およびトリエチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンおよび１，８－ジアザビシ
クロ［５．４．０］ウンデカ－７－エンなどの有機塩基が挙げられる。この反応は一般に
、メタノールおよびエタノールなどのアルコール、ジクロロメタンなどのハロゲン化アル
カン、ベンゼン、トルエンおよびクロロベンゼンなどの芳香族溶媒、テトラヒドロフラン
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などのエーテル、およびアセトニトリル、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの極性非プ
ロトン性溶媒等を含み得る溶媒中で行われる。アルコールおよび極性非プロトン性溶媒が
無機塩基と共に使用するのに好ましい。塩基として炭酸カリウム、溶媒としてアセトニト
リルが好ましい。その反応は一般に、約０～１５０℃、最も一般的には周囲温度～１００
℃で行われる。式１０７の生成物は、抽出などの従来技術によって単離することができる
。次いで、式１０７のエステルは、スキーム４０における式９７の式４ｔへの転化に関し
て既に記述されている方法によって、式４ｖのカルボン酸に転化することができる。
【０１８３】
　式１０４の化合物は、スキーム４５において概説されている式９８の化合物から製造す
ることができる。
【０１８４】
【化６１】

【０１８５】
　この方法において、式９８のヒドラジン化合物を、式１０８の化合物（フマル酸エステ
ルまたはマレイン酸エステルまたはその混合物が使用できる）と塩基および溶媒の存在下
にて接触させる。塩基は通常、ナトリウムメトキシド、カリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムエトキシド、カリウムｔ－ブトキシド、リチウムｔ－ブトキシド等
の金属アルコキシド塩である。式１０８の化合物に対して０．５当量を超える塩基を使用
すべきであり、好ましくは０．９～１．３当量である。１．０当量を超える式１０８の化
合物を使用すべきであり、好ましくは１．０～１．３当量である。アルコール、アセトニ
トリル、テトラヒドロフラン、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、ジメチルスルホキシド等
の極性プロトン性および極性非プロトン性勇気溶媒を使用することができる。好ましい溶
媒は、メタノールおよびエタノールなどのアルコールである。そのアルコールは、フマル
酸エステルまたはマレイン酸エステルおよびアルコキシド塩基を構成するものと同じであ
ることが特に好ましい。その反応は通常、式１０８の化合物と塩基とを溶媒中で混合する
ことによって行われる。その混合物を加熱するか、または望ましい温度に冷却し、式１０
８の化合物をある期間にわたって添加する。通常、反応温度は０℃～使用する溶媒の沸点
である。反応は、溶媒の沸点を上げるために、気圧より高い圧力下にて行われる。約３０
～９０℃の温度が一般に好ましい。添加時間は、熱伝達が許す限りできるだけ迅速である
。通常の添加時間は１分～２時間である。最適な温度および添加時間は、式９８および式
１０８の化合物の個性に応じて異なる。添加した後、反応混合物を反応温度にて一定時間
保持する。反応温度に応じて、必要とされる保持時間は、０～２時間である。通常の保持
時間は１０～６０分である。次いで、反応物を酢酸などの有機酸、または塩酸、硫酸など
の無機酸を添加することによって酸性化される。反応条件および単離手段に応じて、式１
０４の化合物の－ＣＯ２Ｒ８官能基が－ＣＯ２Ｈに加水分解される；例えば、反応混合物
中に水が存在すると、かかる加水分解が促進される。カルボン酸（－ＣＯ２Ｈ）が形成さ
れると、当技術分野で公知のエステル化法を用いて、それは転化され、－ＣＯ２Ｒ８（式
中、Ｒ８はＣ１～Ｃ４アルキルである）に戻される。所望の生成物、式１０４の化合物は
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、結晶化、抽出または蒸留などの当業者に公知の方法によって単離される。
【０１８６】
　式Ｉの化合物を製造するための上述のいくつかの試薬および反応条件は、中間体に存在
する特定の官能基と適合しない場合があることを理解されたい。これらの場合に、保護／
脱保護シーケンスまたは官能基の相互転換を合成へ組み込むことは、所望の生成物を得る
助けとなるだろう。保護基の使用および選択は、化学合成における当業者には明らかであ
るだろう（例えば、Ｇｒｅｅｎｅ，Ｔ．Ｗ．；Ｗｕｔｓ，Ｐ．Ｇ．Ｍ．Ｐｒｏｔｅｃｔｉ
ｖｅ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，２ｎｄ　ｅｄ．；Ｗ
ｉｌｅｙ：Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９９１参照）。当業者であれば、場合によっては、個々
のスキームに示されているように所定の試薬を導入した後、式Ｉの化合物の合成を完了す
るために、詳細に説明されていないその他の通常の合成段階を行うことが必要であること
は理解されよう。当業者であれば、式Ｉの化合物を製造するために示されている特定の順
序によって意味されるもの以外の順番で、上記のスキームで示される段階の組み合わせを
行うことが必要である場合があることもまた理解されよう。
【０１８７】
　当業者であれば、式Ｉの化合物および本明細書に記載の中間体が様々な求電子反応、求
核反応、ラジカル反応、有機金属反応、酸化および還元反応にかけられて、置換基を加え
るか、または既存の置換基を変更することができることもまた理解されよう。
【０１８８】
　さらに詳述することなく、上記の説明を用いて当業者は、本発明をその最大限まで利用
することができると考えられる。したがって、以下の実施例は、単に例示的なものであり
決してその明細書を限定するものではないと解釈されるべきである。クロマトグラフ溶媒
混合物の場合を除いて、または別段の指定がない限り、パーセンテージは重量による。ク
ロマトグラフ溶媒混合物の部およびパーセンテージは、別段の指定がない限り体積による
。１Ｈ　ＮＭＲスペクトルは、テトラメチルシランからのｐｐｍ低磁場で示され；ｓは一
重項であり、ｄは二重項であり、ｔは三重項であり、ｑは四重項であり、ｍは多重項であ
り、ｄｄは二重項の二重項であり、ｄｔは三重項の二重項であり、ｂｒ　ｓは広い一重項
である。
【実施例】
【０１８９】
実施例１
Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メ
チルフェニル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメチル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
段階Ａ：４，５－ジヒドロ－２－（３－メチル－２－ニトロフェニル）－１Ｈ－イミダゾ
ールの製造
　エチレンジアミン（１５ｍＬ）中のメチル３－メチル－２－ニトロベンゾエート３．１
３ｇ（１６．１ｍｍｏｌ）の溶液を還流で１．５時間加熱し、そのポイントで溶媒を減圧
下にて１３０℃で除去した。次いで、氷で冷却する前に、残留物を１９０℃で１．２５時
間加熱し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ジクロロメタン中１％～
１０％メタノール）によって精製し、段階Ａの標題化合物（０．３５ｇ）を茶色のオイル
として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．５２（ｍ，１Ｈ）、７．３９（ｔ，１Ｈ）、７．
３５（ｍ，１Ｈ）、３．７４（ｓ，４Ｈ）、２．３３（ｓ，３Ｈ）。
【０１９０】
段階Ｂ：２－（４，５－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルベンゼ
ンアミン
　エタノール（５０ｍＬ）中の段階Ａの標題化合物（０．５ｇ、２．４４ｍｍｏｌ）の溶
液に、水酸化パラジウム（（５０ｍｇ、炭素上で２０重量％）。フラスコを２回排気し、
窒素でフラッシングし、次いで２回排気し、水素でフラッシングした。排気する前に、そ
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の混合物を水素気球下で３時間、激しく攪拌し、空気にさらし、セライト（Ｃｅｌｉｔｅ
）（登録商標）のパッドに通して濾過した。その溶液を濃縮し、シリカゲルのパッドに通
して濾過し、ジクロロメタン中の５％メタノール、次いで１０％メタノール、次いで５％
トリエチルアミン、１０％メタノール、８５％ジクロロメタンで溶離した。トリエチルア
ミン／メタノール／ジクロロメタン中で溶離する物質を濃縮し、淡褐色のオイルとして段
階Ｂの標題化合物（０．３８ｇ）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．３－７．２（ｄ，１Ｈ）、７．１（ｄ，１Ｈ）、
６．５７（ｔ，１Ｈ）、３．７６（ｓ，４Ｈ）、２．１８（ｓ，３Ｈ）。
【０１９１】
段階Ｃ：４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－
メチルベンゼンアミンの製造
　Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（１０ｍＬ）中の段階Ｂの標題化合物（０．３８ｇ、２
．１７ｍｍｏｌ）の溶液に、Ｎ－ブロモスクシンイミド（０．３８ｇ、２．１３ｍｍｏｌ
）を添加し、その混合物を周囲温度で１時間攪拌した。さらにＮ－ブロモスクシンイミド
（０．０６ｇ、０．３４ｍｍｏｌ）を添加し、その混合物を、酢酸エチルで希釈する前に
さらに０．５時間攪拌し、水で３回洗浄した。合わせた水性画分を酢酸エチルで抽出し、
有機相を水で洗浄した。合わせた有機画分を乾燥させ（硫酸マグネシウム）、濃縮し、フ
ラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ジクロロメタン中２％、次いで５％メ
タノール）によって精製し、淡褐色のオイルとして段階Ｃの標題化合物（９４ｍｇ）を得
た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．３３（ｄ，１Ｈ）、７．１８（ｄ，１Ｈ）、３．
７６（ｓ，４Ｈ）、２．１５（ｓ，３Ｈ）。
【０１９２】
段階Ｄ：Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）
－６－メチルフェニル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメ
チル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジメチルホルムアミド（１滴）を含有するジクロロメタン（１０ｍＬ）中の１－（３－
クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カル
ボン酸（１１９ｍｇ、０．４１ｍｏｌ）の溶液に、塩化オキサリル（３９０μＬ、０．４
８ｍｍｏｌ）を添加した。その混合物を、減圧下にて濃縮する前に、周囲温度で２時間攪
拌した。混合物をジクロロメタン（５ｍＬ）に溶解し、ジクロロメタン（５ｍＬ）中の段
階Ｃの標題化合物（９４ｍｇ、０．３７ｍｍｏｌ）、ジメチルアミノピリジン（小さな実
験用スパチュラの先端を覆う量として計量される）およびトリエチルアミン（７７μＬ、
０．５６ｍｍｏｌ）の溶液に加えた。その混合物を、重炭酸ナトリウムの飽和溶液を添加
する前に、周囲温度で一晩攪拌した。セライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）濾過助剤の
カラムを通して濾過し、濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ク
ロロホルム中５％、次いで２０％アセトン、次いでジクロロメタン中１％、次いで２％、
次いで５％メタノール）によって精製し、実施例１の標題化合物、本発明の化合物を白色
の固体（２２ｍｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．５（ｄｄ，１Ｈ）、７．９（ｄｄ，１Ｈ）、７．
５（ｄｄ，１Ｈ）、７．４（ｍ，２Ｈ）、７．３０（ｓ，１Ｈ）、３．７９（ｓ，４Ｈ）
、２．２０（ｓ，３Ｈ）。
【０１９３】
実施例２
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６
－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサ
ミドの製造
段階Ａ：２－（３－メチル－２－ニトロフェニル）－１Ｈ－イミダゾールの製造
　ジメチルホルムアミド（２０ｍＬ）中の実施例１の標題化合物、段階Ａ（０．３５ｇ、
１．７１ｍｍｏｌ）の溶液に、活性二酸化マンガン（４．４６ｇ、５１．３ｍｍｏｌ）を



(53) JP 4445751 B2 2010.4.7

10

20

30

40

50

添加し、その混合物を１２０℃で２時間加熱した。冷却した後、その混合物を酢酸エチル
で希釈し、セライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のパッドに通して濾過し、水で３回洗
浄し、塩化ナトリウムの飽和溶液で１回洗浄した。有機相を乾燥させ（硫酸マグネシウム
）、濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ヘキサン中で６０％、
次いで８０％エチルエーテル、次いでエチルエーテル）によって精製し、段階Ａの標題化
合物（０．１ｇ）を白色の固体として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．７６（ｄ，１Ｈ）、７．４６（ｔ，１Ｈ）、７．
３３（ｄ，１Ｈ）、７．３－７．１（２　ｘ　ｂｓ，２Ｈ）、２．３７（ｓ，３Ｈ）。
【０１９４】
段階Ｂ：２－（１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルベンゼンアミンの製造
　エタノール（２０ｍＬ）中の段階Ａの標題化合物（０．１ｇ、０．４９ｍｍｏｌ）の溶
液に、水酸化パラジウム（炭素上で２０重量％）（小さな実験用スパチュラの先端を覆う
量として計量される）を添加した。フラスコを２回排気し、窒素でフラッシングし、次い
で２回排気し、水素でフラッシングした。排気する前に、その混合物を水素気球下で０．
４５時間激しく攪拌し、空気にさらし、セライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のパッド
に通して濾過した。濃縮することによって、段階Ｂの標題化合物をオフホワイトの固体（
８２ｍｇ）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．３－７．２（ｍ，２Ｈ）、７．１（ｍ，２Ｈ）、
６．６７（ｔ，１Ｈ）、６．０（ｂｓ）、２．２３（ｓ，３Ｈ）。
【０１９５】
段階Ｃ：１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カ
ルボキサミドの製造
　ジメチルホルムアミド（１滴）を含有するジクロロメタン（５ｍＬ）中の１－（３－ク
ロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボ
ン酸（１６５ｍｇ、０．５７ｍｍｏｌ）の溶液に、塩化オキサリル（５４μＬ、０．６１
ｍｍｏｌ）を得た。その混合物を、減圧下で濃縮する前に周囲温度で２時間攪拌し、ジク
ロロメタン（５ｍＬ）に溶解した。ジイソプロピルエチルアミン（１２７μＬ、０．７１
ｍｍｏｌ）を添加し、続いて段階Ｂの標題化合物（８２ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）を添加
し、その混合物を周囲温度で４時間攪拌した。次いで、ジメチルアミノピリジン（小さな
実験用スパチュラの先端を覆う量として計量される）を添加し、その混合物を周囲温度で
一晩攪拌した。次いで、重炭酸ナトリウムの飽和溶液を添加し、その混合物をセライト（
Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のカラムを通して濾過した。フラッシュカラムクロマトグラ
フィー（シリカゲル、ヘキサン中で６０％、次いで８０％エチルエーテル、次いでエチル
エーテル）により濃縮および精製することによって、実施例２の標題化合物、本発明の化
合物を、融点２２４～２２６℃の白色の固体（０．１２ｇ）として得た。
【０１９６】
実施例３
段階Ａ：Ｎ－［２－（４－ブロモ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルフェニ
ル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラ
ゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジクロロメタン（３ｍＬ）中の実施例２の標題化合物（０．０４ｇ、０．０９ｍｍｏｌ
）の溶液に、Ｎ－ブロモスクシンイミド（１６ｍｇ、０．０９ｍｍｏｌ）を添加し、その
混合物を周囲温度で１時間攪拌した。フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル
、ヘキサン中４０％、次いで６０％、次いで８０％エチルエーテル）による精製によって
、実施例３の標題化合物、本発明の化合物を白色の固体（５２ｍｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　１１．２（ｓ，１Ｈ）、１０．９（ｂｓ，１Ｈ）、８
．５（ｄｄ，１Ｈ）、８．２（ｂｓ，１Ｈ）、８．０－７．９（ｄｄ，１Ｈ）、７．５３
（ｓ，１Ｈ）、７．５（ｄｄ，１Ｈ）、７．０１（ｂｄ，１Ｈ）、６．７０（ｔ，１Ｈ）
、６．６３（ｂｄ，１Ｈ）、２．３０（ｓ，３Ｈ）。
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【０１９７】
実施例４
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２，４－ジクロロ－６－（４，５－ジヒド
ロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－
ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
段階Ａ：２，４－ジクロロ－６－（４，５－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）
ベンゼンアミンの製造
　－２０℃のエチルエーテル（５０ｍＬ）中のエチレンジアミン（１．２ｍＬ、１８ｍｍ
ｏｌ）の溶液に、ｎ－ブチルリチウム（６．４ｍＬ、ヘキサン中で２．５Ｍ、１６ｍｍｏ
ｌ）を添加した。その混合物を、２，４－ジクロロ－６－トリフルオロメチルアニリン（
０．９２ｇ、４．２ｍｍｏｌ）を添加する前に、０℃で０．３時間攪拌した。混合物を０
℃でさらに１．５時間攪拌し、そのポイントで、水（０．３６ｍＬ、２０ｍｍｏｌ）を添
加し、減圧下で溶媒を除去した。フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ジ
クロロメタン中１％～１０％メタノール）より精製し、段階Ａの標題化合物（０．３５ｇ
）を黄色の固体として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．３０（ｄ，１Ｈ）、７．２３（ｄ，１Ｈ）、６．
８（ｂｓ，２Ｈ）、４．７－４．６（ｂｓ，１Ｈ）、３．７７（ｂｓ，４Ｈ）。
【０１９８】
段階Ｂ：１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２，４－ジクロロ－６－（４，５
－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）
－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジメチルホルムアミド（１滴）を含有するジクロロメタン（１０ｍＬ）中の１－（３－
クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カル
ボン酸（０．６ｇ、２．０２ｍｏｌ）の溶液に、塩化オキサリル（１９８μＬ、２．２２
ｍｍｏｌ）を添加した。その混合物を、減圧下で濃縮する前に周囲温度で２時間攪拌し、
ジクロロメタン（５ｍＬ）に溶解した。この溶液の１０分の７を、ジクロロメタン（５ｍ
Ｌ）中の段階Ａの標題化合物（０．３ｇ、１．３ｍｍｏｌ）、トリエチルアミン（２７２
ｍＬ、１．９５ｍｍｏｌ）およびジメチルアミノピリジン（１６ｍｇ、０．１３ｍｍｏｌ
）の溶液に添加し、その混合物を周囲温度で一晩攪拌した。次いで、重炭酸ナトリウムの
飽和溶液を添加し、その混合物をセライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のカラムを通し
て濾過した。濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ジクロロメタ
ン中１％、次いで２％、次いで５％メタノール、次いで再び、クロロホルム中１０％、次
いで２０％アセトン、次いでジクロロメタン中５％メタノール）によって精製することに
よって、実施例４の標題化合物、本発明の化合物を黄色の固体（３１ｍｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．５－８．４（ｄ，１Ｈ）、７．９（ｄ，１Ｈ）、
７．４６（ｄ，１Ｈ）、７．４１（ｄ，１Ｈ）、７．４（ｄｄ，１Ｈ）、７．３１（ｓ，
１Ｈ）、３．７７（ｓ，４Ｈ）。
【０１９９】
実施例５
１－（２－クロロフェニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミ
ダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピ
ラゾール－５－カルボキサミドの製造
段階Ａ：４，５－ジヒドロ－１－メチル－２－（３－メチル－２－ニトロフェニル）－１
Ｈ－イミダゾールの製造
　Ｎ－メチルエチレンジアミン（５ｇ、６８ｍｍｏｌ）中のメチル３－メチル－２－ニト
ロベンゾエート（３．０ｇ、１５．４ｍｍｏｌ）の溶液を還流で１．５時間加熱し、その
ポイントで溶媒を減圧下にて１３０℃で除去した。次いで、残留物を氷で冷却する前に１
９０℃で１．２５時間加熱し、段階Ａの標題化合物（純度７５％）を茶色のオイルとして
得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．５（ｍ，１Ｈ）、７．４（ｍ，２Ｈ）、（３．９
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０（ｔ，２Ｈ）、３．５１（ｔ，２Ｈ）、２．７４（ｓ，３Ｈ）、２．４３（ｓ，３Ｈ）
。
【０２００】
段階Ｂ：２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－
メチルベンゼンアミン
　エタノール（１５ｍＬ）中の段階Ａの標題化合物（３．３７ｇ、純度７５％）の溶液に
、水酸化パラジウム（１７０ｍｇ、炭素上に２０重量％）を添加した。フラスコを２回排
気し、窒素でフラッシングし、次いで２回排気し、水素でフラッシングした。その混合物
を、排気する前に水素気球下で３時間激しく攪拌し、空気にさらし、セライト（Ｃｅｌｉ
ｔｅ）（登録商標）のパッドに通して濾過した。その溶液を濃縮し、シリカゲルのパッド
を通して濾過し、ジクロロメタン中１％、次いで５％、次いで１０％メタノール、次いで
５％トリエチルアミン、１０％メタノール、８５％ジクロロメタンで溶離した。トリエチ
ルアミン／メタノール／ジクロロメタン中で溶離する物質を濃縮し、段階Ｂの標題化合物
（１．５ｇ）をオフホワイトの固体として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．３（ｄ，１Ｈ）、７．１（ｄ，１Ｈ）、６．９（
ｂｓ，１Ｈ）、６．６（ｔ，１Ｈ）、５．６（ｂｓ，１Ｈ）、３．６－３．５（ｍ，２Ｈ
）、２．９（ｔ，２Ｈ）、２．４７（ｓ，３Ｈ）、２．１６（ｓ，３Ｈ）。
【０２０１】
段階Ｃ：１－（２－クロロフェニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１
Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジメチルホルムアミド（１滴）を含有するジクロロメタン（１０ｍＬ）中の１－（２－
クロロフェニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボン酸（
１．２ｇ、４．１３ｍｏｌ）の溶液に、塩化オキサリル（３９０μＬ、４．４７ｍｍｏｌ
）を添加した。その混合物を、減圧下で濃縮する前に、周囲温度で１時間攪拌した。混合
物をジクロロメタン（５ｍＬ）に溶解し、ジクロロメタン（１０ｍＬ）中の段階Ｂの標題
化合物（０．６５ｇ、３．４４ｍｍｏｌ）、ジメチルアミノピリジン（４２ｍｇ、０．３
４ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（７６６μＬ、５．５０ｍｍｏｌ）の溶液に添加し
た。重炭酸ナトリウムの飽和溶液を添加する前に、混合物を周囲温度で３日間攪拌した。
その混合物をジクロロメタンで２回抽出し、合わせた有機相を乾燥させ（硫酸マグネシウ
ム）、濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、エチルエーテル、次
いで酢酸エチル、次いでジクロロメタン中２％、次いで５％メタノール）によって精製し
た。５％メタノール／ジクロロメタ中で溶離する物質を濃縮し、ジクロロメタンに溶解し
、ポリスチレン樹脂（フルカ（Ｆｌｕｋａ）カタログ番号９０６０３）上の１，５，７－
トリアザビシクロ－［４．４．０］－デカ－５－エン１ｇと共に０．５時間振とうした。
濾過し、濃縮することによって、実施例５の標題化合物、本発明の化合物（０．１６ｇ）
を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　７．６－７．５（ｍ，１Ｈ）、７．４（ｍ，３Ｈ）、
７．２（ｍ，４Ｈ）、３．８５（ｔ，２Ｈ）、３．４（ｂｍ，２Ｈ）、２．７１（ｓ，３
Ｈ）、２．１７（ｓ，３Ｈ）。
【０２０２】
実施例６
１－（２－クロロフェニル）－Ｎ－［２－メチル－６－（１－メチル－１Ｈ－イミダゾー
ル－２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カル
ボキサミドの製造
　トルエン（２０ｍＬ）中の実施例５の標題化合物（３５ｍｇ、７６μｍｏｌ）の溶液に
、活性二酸化マンガン（１３２ｍｇ、１．５２ｍｍｏｌ）を添加し、その混合物を、セラ
イト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のパッドを通して濾過する前に、還流で３日間加熱し
た。濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ヘキサン中で６０％、
次いで８０％エチルエーテル、次いでエチルエーテル）によって精製することによって、
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実施例６の標題化合物、本発明の化合物（１９ｍｇ）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　１０．５（ｂｓ，１Ｈ）、７．５（ｍ，１Ｈ）、７．
４（ｍ，３Ｈ）、７．３－７．２（ｍ，４Ｈ、７．１３（ｄ，１Ｈ）、６．９５（ｄ，１
Ｈ）、３．６５（ｓ，３Ｈ）、２．２６（ｓ，３Ｈ）。
【０２０３】
実施例７
Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－１－（２－クロロフェニル）－３－（トリフルオロメチル
）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジクロロメタン（３ｍＬ）中の実施例５の標題化合物（６８ｍｇ、０．１５ｍｍｏｌ）
の溶液に、Ｎ－ブロモスクシンイミド（２６ｍｇ、０．１５ｍｍｏｌ）を添加した。その
混合物を、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ジクロロメタン中で２％
、次いで５％メタノール）によって精製する前に、周囲温度で一晩攪拌し、実施例７の標
題化合物、本発明の化合物（３６ｍｇ）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．０２（ｓ，１Ｈ）、７．７－７．６（ｄ，１Ｈ）
、７．５－７．４（ｍ，４Ｈ）、７．３（ｄ，１Ｈ）、４．０－３．８（ｂｍ，４Ｈ）、
２．９４（ｓ，３Ｈ）、２．３４（ｓ，３Ｈ）。
【０２０４】
実施例８
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－メチル－６－（１，４，５，６－テト
ラヒドロ－４－オキソ－２－ピリミジニル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド
段階Ａ：３－メチル－２－ニトロベンズアミドの製造
　メチル３－メチル－２－ニトロベンゾエート（１０．０２ｇ、５１．３ｍｍｏｌ）を、
メタノール（５０ｍＬ）中のアンモニアの７Ｎ溶液に添加し、その混合物をフィッシャー
－ポーター（Ｆｉｓｈｅｒ－Ｐｏｒｔｅｒ）社製チューブ中で１００℃にて３時間加熱し
た。次いで、その溶液を冷却し、濃縮し、ジクロロメタンで粉砕して、段階Ａの標題化合
物を白色の固体（１．４ｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．２（ｂｓ，１Ｈ）、７．７（ｂｓ，１Ｈ）、７．
６（ｍ，３Ｈ）、２．２８（ｓ，３Ｈ）。
【０２０５】
段階Ｂ：メチル３－メチル－２－ニトロベンゼンカルボキシイミデートテトラフルオロボ
レートの製造
　ジクロロメタン（１５ｍＬ）中の段階Ａの標題化合物（１．０７ｇ、５．９ｍｍｏｌ）
の溶液に、トリメチルオキソニウムテトラフルオロボレート（１．０６ｇ、７．１ｍｍｏ
ｌ）を添加し、その混合物を周囲温度で一晩攪拌した。濃縮することによって、段階Ｂの
標題化合物を白色の固体（１．７ｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＤＭＳＯ－ｄ６）δ　７．８（ｍ，３Ｈ）、７．１（ｔ，１Ｈ）、４．
００（ｓ，３Ｈ）、２．４１（ｓ，３Ｈ）。
【０２０６】
段階Ｃ：５，６－ジヒドロ－２－（３－メチル－２－ニトロフェニル）－４（１Ｈ）－ピ
リミジノンの製造
　メタノール（２０ｍＬ）中の段階Ｂの標題化合物（１．７ｇ、５．９ｍｍｏｌ）の溶液
に、β－アラニンメチルエステル塩酸塩（８３２ｍｇ、５．９ｍｍｏｌ）を添加し、続い
てナトリウムメトキシド（２．７ｍＬ、メタノール中で２５重量％、１１．８ｍｍｏｌ）
を添加し、その混合物を還流で１．５時間加熱した。次いで、混合物を冷却し、周囲温度
で一晩攪拌し、再び還流で３時間加熱した。次いで、混合物を冷却し、濃縮し、ジクロロ
メタンで粉砕した。次いで、可溶性の画分をフラッシュカラムクロマトグラフィー（シリ
カゲル、エチルエーテル）によって精製し、段階Ｃの標題化合物を白色の固体（０．１２
ｇ）として得た。
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　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．４－８．２（ｂｓ，１Ｈ）、７．６－７．４（ｍ
，３Ｈ）、３．８０（ｔ，２Ｈ）、２．５３（ｔ，２Ｈ）、２．４０（ｓ，３Ｈ）。
【０２０７】
段階Ｄ：２－（２－アミノ－３－メチルフェニル）－５，６－ジヒドロ－４（１Ｈ）－ピ
リミジノン
　エタノール（１０ｍＬ）中の段階Ｃの標題化合物（０．１２ｇ、０．５２ｍｍｏｌ）の
溶液に、水酸化パラジウム（炭素上で２０重量％）（小さな実験用スパチュラの先端を覆
う量として計量される）を添加した。フラスコを２回排気し、窒素でフラッシングし、次
いで２回排気し、水素でフラッシングした。排気する前に、混合物を水素気球下で激しく
２時間攪拌し、空気にさらし、セライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のパッドを通して
濾過した。その溶液を濃縮して、段階Ｄの標題化合物（０．１１ｇ）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　８．０（ｂｓ，１Ｈ）、７．２－７．１（ｍ，２Ｈ）
、６．７－６．６（ｔ，１Ｈ）、６．２（ｂｓ，２Ｈ）、３．９１（ｔ，２Ｈ）、２．５
６（ｔ，２Ｈ）、２．１９（ｓ，３Ｈ）。
【０２０８】
段階Ｅ：１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－メチル－６－（１，４，５，
６－テトラヒドロ－４－オキソ－２－ピリミジニル）フェニル］－３－（トリフルオロメ
チル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミドの製造
　ジメチルホルムアミド（１滴）を含有するジクロロメタン（１０ｍＬ）中の１－（２－
クロロフェニル）－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボン酸（
０．６ｇ、２．０２ｍｏｌ）の溶液に、塩化オキサリル（１９８μＬ、２．２２ｍｍｏｌ
）を添加した。減圧下で濃縮する前に、混合物を周囲温度で２時間攪拌し、ジクロロメタ
ン（５ｍＬ）に溶解した。この溶液の１０分の３を、ジクロロメタン（５ｍＬ）中の段階
Ｄの標題化合物（０．１１ｇ、０．５４ｍｍｏｌ）、トリエチルアミン（１１３ｍＬ、０
．８１ｍｍｏｌ）およびジメチルアミノ－ピリジン（７ｍｇ、０．０５ｍｍｏｌ）の溶液
に添加し、その混合物を周囲温度で一晩攪拌した。次いで、重炭酸ナトリウムの飽和溶液
を添加し、その混合物をセライト（Ｃｅｌｉｔｅ）（登録商標）のカラムを通して濾過し
た。濃縮し、フラッシュカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、クロロホルム中１％、
次いで５％、次いで１０％、次いで２０％アセトン）によって精製し、実施例８の標題化
合物、本発明の化合物を白色の固体（６４ｍｇ）として得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ　１１．３（ｂｓ，１Ｈ）、８．５（ｄｄ，１Ｈ）、７
．９（ｄｄ，１Ｈ）、７．５－７．４（ｍ，１Ｈ）、７．４－７．２（ｍ，３Ｈ）、７．
１８（ｓ，１Ｈ）、３．８５（ｔ，３Ｈ）、２．５４（ｔ，２Ｈ）、２．２３（ｓ，３Ｈ
）。
【０２０９】
　当技術分野で公知の方法と共に本明細書に記述されている手順によって、表１～３７の
以下の化合物を製造することができる。以下の略語を表で用いる：Ｍｅはメチルを示し、
Ｅｔはエチルを示し、Ｐｈはフェニルを示す。
【０２１０】
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【表１０８】

【０３１８】
製剤／用途
　本発明の化合物は一般に、少なくとも１種の液体希釈剤、固体希釈剤または界面活性剤
を含んでなる、農業的に適する担体と共に製剤または配合物として使用されるだろう。そ
の製剤または配合物の成分は、活性成分の物理的性質、用途の様式、および土壌型、水分
および温度などの環境要因と合致するように選択される。有用な製剤としては、溶液（乳
剤を含む）、懸濁液、乳濁液（マイクロエマルションおよび／またはサスポエマルション
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を含む）等の溶液など、場合により濃縮してゲルにすることができる液体が挙げられる。
有用な製剤としてはさらに、微粉、粉末、顆粒、ペレット、タブレット、フィルムなどの
水分散性（「水和性」）または水溶性である固体が挙げられる。活性成分は（マイクロ）
カプセル化することができ、さらに懸濁または固形製剤に形成することができる；あるい
は、活性成分の全製剤形態をカプセル化（または「オーバーコーティング」）することが
できる。カプセル化によって、活性成分の放出を制御または遅延することができる。噴霧
製剤は適切な媒体中で希釈され、１ヘクタール当たり約百～数百リットルの噴霧体積で使
用される。高濃度の配合物は主に、更なる製剤のための中間体として使用される。
【０３１９】
　その製剤は通常、合計１００重量％となる以下のおよその範囲内で有効量の活性成分、
希釈剤および界面活性剤を含有するだろう。
【０３２０】
【表１０９】

【０３２１】
　通常の固体希釈剤は、Ｗａｔｋｉｎｓら，Ｈａｎｄｂｏｏｋ　ｏｆ　Ｉｎｓｅｃｔｉｃ
ｉｄｅ　Ｄｕｓｔ　Ｄｉｌｕｅｎｔｓ　ａｎｄ　Ｃａｒｒｉｅｒｓ，２ｎｄ　Ｅｄ．，Ｄ
ｏｒｌａｎｄ　Ｂｏｏｋｓ，Ｃａｌｄｗｅｌｌ，Ｎｅｗ　Ｊｅｒｓｅｙに記述されている
。通常の液体希釈剤は、Ｍａｒｓｄｅｎ，Ｓｏｌｖｅｎｔｓ　Ｇｕｉｄｅ，２ｎｄ　Ｅｄ
．，Ｉｎｔｅｒｓｃｉｅｎｃｅ，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９５０に記述されている。ＭｃＣ
ｕｔｃｈｅｏｎ’ｓ　Ｄｅｔｅｒｇｅｎｔｓ　ａｎｄ　Ｅｍｕｌｓｉｆｉｅｒｓ　Ａｎｎ
ｕａｌ，Ａｌｌｕｒｅｄ　Ｐｕｂｌ．Ｃｏｒｐ．，Ｒｉｄｇｅｗｏｏｄ，Ｎｅｗ　Ｊｅｒ
ｓｅｙ、ならびにＳｉｓｅｌｙ　ａｎｄ　Ｗｏｏｄ，Ｅｎｃｙｃｌｏｐｅｄｉａ　ｏｆ　
Ｓｕｒｆａｃｅ　Ａｃｔｉｖｅ　Ａｇｅｎｔｓ，Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｐｕｂｌ．　Ｃｏ．
，Ｉｎｃ．，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９６４には、界面活性剤および推奨される用途が示さ
れている。すべての製剤が、泡、固化、腐食、細菌増殖等を低減するための少量の添加剤
、または粘度を増大するための増粘剤を含有し得る。
【０３２２】
　界面活性剤としては、例えばポリエトキシ化アルコール、ポリエトキシ化アルキルフェ
ノール、ポリエトキシ化ソルビタン脂肪酸エステル、ジアルキルスルホスクシネート、ア
ルキルスルフェート、アルキルベンゼンスルホネート、有機シリコーン、Ｎ，Ｎ－ジアル
キルタウリン塩、リグニンスルホネート、ナフタレンスルホネートホルムアルデヒド凝縮
物、ポリカルボキシレート、およびポリオキシエチレン／ポリオキシプロピレンブロック
共重合が挙げられる。固体希釈剤には、例えば粘土、例えばベントナイト、モントモリロ
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ナイト、アタパルジャイトおよびカオリン、デンプン、糖、シリカ、タルク、ケイ藻土、
尿素、炭酸カルシウム、炭酸ナトリウムおよび重炭酸ナトリウム、および硫酸ナトリウム
が含まれる。液体希釈剤には例えば、水、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、ジメチルスル
ホキシド、Ｎ－アルキルピロリドン、エチレングリコール、ポリプロピレングリコール、
パラフィン、アルキルベンゼン、アルキルナフタレン、オリーブ油、ヒマシ油、アマニ油
、キリ油、ゴマ油、トウモロコシ油、ラッカセイ油、綿実油、ダイズ油、ナタネ油および
ココナツ油、脂肪酸エステル、ケトン、例えばシクロヘキサノン、２－ヘプタノン、イソ
ホロンおよび４－ヒドロキシ－４－メチル－２－ペンタノン、およびアルコール、例えば
メタノール、シクロヘキサノール、デカノールおよびテトラヒドロフルフリルアルコール
が含まれる。
【０３２３】
　乳剤を含む溶液は、成分を単に混合することにより調製することができる。配合し、通
常ハンマーミルまたは流体エネルギーミルなどで粉砕することによって、微粉剤および粉
剤を調製することができる。懸濁剤は通常、湿式粉砕によって調製される；例えば、米国
特許第３，０６０，０８４号を参照のこと。顆粒剤およびペレットは、予め形成された顆
粒状担体上に活性物質を吹き付けることによって、または凝集技術によって調製すること
ができる。Ｂｒｏｗｎｉｎｇ，“Ａｇｇｌｏｍｅｒａｔｉｏｎ”，Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｅ
ｎｇｉｎｅｅｒｉｎｇ，Ｄｅｃｅｍｂｅｒ　４，１９６７，ｐｐ１４７－１４８，Ｐｅｒ
ｒｙ’ｓ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｅｎｇｉｎｅｅｒ’ｓ　Ｈａｎｄｂｏｏｋ，４ｔｈ　Ｅｄ
．，ＭｃＧｒａｗ－Ｈｉｌｌ，Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９６３，ｐｐ８－５７、および以下
および国際公開第９１／１３５４６号を参照のこと。ペレットは、米国特許第４，１７２
，７１４号に記載のように調製することができる。水分散性および水溶性顆粒剤は、米国
特許第４，１４４，０５０号、同第３，９２０，４４２号およびＤＥ３，２４６，４９３
号に記載のように調製することができる。錠剤は、米国特許第５，１８０，５８７号、同
第５，２３２，７０１号および同第５，２０８，０３０号に記載のように調製することが
できる。フィルムは、ＧＢ２，０９５，５５８号および米国特許第３，２９９，５６６号
に記載のように調製することができる。
【０３２４】
　製剤の技術分野に関する更なる情報については、Ｔ．Ｓ．Ｗｏｏｄｓ，“Ｔｈｅ　Ｆｏ
ｒｍｕｌａｔｏｒ’ｓ　Ｔｏｏｌｂｏｘ　－　Ｐｒｏｄｕｃｔ　Ｆｏｒｍｓ　ｆｏｒ　Ｍ
ｏｄｅｒｎ　Ａｇｒｉｃｕｌｔｕｒｅ”ｉｎ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ
　ａｎｄ　Ｂｉｏｓｃｉｅｎｃｅ，Ｔｈｅ　Ｆｏｏｄ－Ｅｎｖｉｒｏｎｍｅｎｔ　Ｃｈａ
ｌｌｅｎｇｅ，Ｔ．Ｂｒｏｏｋｓ　ａｎｄ　Ｔ．Ｒ．Ｒｏｂｅｒｔｓ，Ｅｄｓ．，Ｐｒｏ
ｃｅｅｄｉｎｇｓ　ｏｆ　ｔｈｅ　９ｔｈ　Ｉｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌ　Ｃｏｎｇｒｅ
ｓｓ　ｏｎ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｔｈｅ　Ｒｏｙａｌ　Ｓｏｃｉ
ｅｔｙ　ｏｆ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，Ｃａｍｂｒｉｄｇｅ，１９９９，ｐｐ．１２０－１
３３を参照のこと。米国特許第３，２３５，３６１号の６欄１６行～７欄１９行および実
施例１０～４１；米国特許第３，３０９，１９２号の５欄４３行～７欄６２行および実施
例８、１２、１５、３９、４１、５２、５３、５８、１３２、１３８～１４０、１６２～
１６４、１６６、１６７および１６９～１８２；米国特許第２，８９１，８５５号の３欄
６６行～５欄１７行および実施例１～４；Ｋｌｉｎｇｍａｎ，Ｗｅｅｄ　Ｃｏｎｔｒｏｌ
　ａｓ　ａ　Ｓｃｉｅｎｃｅ，Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，Ｉｎｃ．，Ｎ
ｅｗ　Ｙｏｒｋ，１９６１，ｐｐ８１－９６；Ｈａｎｃｅら，Ｗｅｅｄ　Ｃｏｎｔｒｏｌ
　Ｈａｎｄｂｏｏｋ，８ｔｈ　Ｅｄ．，Ｂｌａｃｋｗｅｌｌ　Ｓｃｉｅｎｔｉｆｉｃ　Ｐ
ｕｂｌｉｃａｔｉｏｎｓ，Ｏｘｆｏｒｄ，１９８９を参照のこと。
【０３２５】
　以下の実施例において、パーセンテージはすべて重量によるものであり、すべての製剤
は従来の方法で調製される。化合物番号はインデックス表Ａにおける化合物を示す。
【０３２６】
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【０３２７】
【表１１１】

【０３２８】

【表１１２】

【０３２９】
【表１１３】

【０３３０】
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【表１１４】

【０３３１】
　本発明の化合物は、好ましい代謝および／または土壌残留パターンによって特徴付けら
れ、かつ農業上または非農業上の無脊椎有害生物の領域を制御する活性を示す。（この明
細書の文脈では、「無脊椎有害生物防除」とは、供給を著しく低減する、または無脊椎有
害生物によって生じる他の損傷もしくは損害の原因となる、無脊椎有害生物の発生（枯損
量を含む）を抑制することを意味する；関連する表現は同様に定義される）この明細書に
おいて参照すると、「無脊椎有害生物」という用語には、有害生物として経済上重要な、
節足動物、腹足類動物、および線虫が含まれる。「節足動物」という用語には、昆虫、ダ
ニ、クモ、サソリ、ムカデ類、ヤスデ類、ワラジムシおよび結合類が含まれる。「腹足類
」という用語には、カタツムリ、ナメクジおよび他の柄眼類が含まれる。「線虫」という
用語には、蠕虫類、例えば回虫、心糸状虫、および植食性線虫（Ｎｅｍａｔｏｄａ）、吸
虫類（Ｔｅｍａｔｏｄａ）、鉤頭虫類および条虫類（Ｃｅｓｔｏｄａ）が含まれる。当業
者であれば、すべての化合物がすべての有害生物に対して均等に有効ではないことは理解
されよう。本発明の化合物は、経済上重要な農業上および非農業上の有害生物に対して活
性を示す。「農業上」という用語は、食料および繊維などの農作物の生産を指し、禾穀類
（例えば、コムギ、ムギ、オオムギ、ライムギ、イネ、トウモロコシ）、ダイズ、野菜（
例えば、レタス、キャベツ、トマト、マメ）、ジャガイモ、サツマイモ、ブドウ、ワタ、
および高木に実る果実（例えば、ナシ状果、石果、柑橘類果実）を含む。「非農業上」と
いう用語は、他の園芸（例えば、森林、温室、田畑で栽培しない苗または観賞植物）、公
衆衛生（ヒト）および動物衛生、家庭内および商業構造、家庭用および保存されている生
産物の用途または有害生物を指す。無脊椎有害生物防除の領域および経済的重要性の理由
から、無脊椎有害生物を防除することによる、綿、トウモロコシ、ダイズ、イネ、野菜、
ジャガイモ、サツマイモ、ブドウおよび高木に実る果実（ｔｒｅｅ　ｆｒｕｉｔ）の保護
（無脊椎有害生物によって生じる損傷または損害から）が、本発明の好ましい実施形態で
ある。農業上または非農業上の有害生物には、鱗翅目（Ｌｅｐｉｄｏｐｔｅｒａ）の幼虫
、例えばヨトウムシ（ａｒｍｙｗｏｒｍ）、ネキリムシ（ｃｕｔｗｏｒｍ）、シャクトリ
ムシ（ｌｏｏｐｅｒ）、およびヤガ科タバコガ亜科（ｈｅｌｉｏｔｈｉｎｅ）（例えば、
フォールアーミーワーム（ｆａｌｌ　ａｒｍｙｗｏｒｍ）（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｆｕ
ｇｉｐｅｒｄａ　Ｊ．Ｅ．Ｓｍｉｔｈ）、シロイチモジヨトウ（ｂｅｅｔ　ａｒｍｙｗｏ
ｒｍ）（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｅｘｉｇｕａ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）、タマナヤガ（ｂｌａ
ｃｋ　ｃｕｔｗｏｒｍ）（Ａｇｒｏｔｉｓ　ｉｐｓｉｌｏｎ　Ｈｕｆｎａｇｅｌ）、イラ
クサキンウワバ（ｃａｂｂａｇｅ　ｌｏｏｐｅｒ）（Ｔｒｉｃｈｏｐｌｕｓｉａ　ｎｉ　
Ｈｕｅｂｎｅｒ）、オオタバコガの幼虫（ｔｏｂａｃｃｏ　ｂｕｄｗｏｒｍ）（Ｈｅｌｉ
ｏｔｈｉｓ　ｖｉｒｅｓｃｅｎｓ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ））；穿孔動物（ｂｏｒｅｒ）、
ツツミノガ科（ｃａｓｅｂｅａｒｅｒ）、チョウ・ガの類の幼虫（ｗｅｂｗｏｒｍ）、コ
ーンワーム（ｃｏｎｅｗｏｒｍ）、アオムシ（ｃａｂｂａｇｅｗｏｒｍ）およびメイガ科
の幼虫（ｓｋｅｌｅｔｏｎｉｚｅｒ）（例えば、アワノメイガ（Ｅｕｒｏｐｅａｎ　ｃｏ
ｒｎ　ｂｏｒｅｒ））（Ｏｓｔｒｉｎｉａ　ｎｕｂｉｌａｌｉｓ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）、ネ
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ーブルオレンジワーム（ｎａｖｅｌ　ｏｒａｎｇｅｗｏｒｍ）（Ａｍｙｅｌｏｉｓ　ｔｒ
ａｎｓｉｔｅｌｌａ　Ｗａｌｋｅｒ）、ハムシモドキの幼虫（ｃｏｒｎ　ｒｏｏｔ　ｗｅ
ｂｗｏｒｍ）（Ｃｒａｍｂｕｓ　ｃａｌｉｇｉｎｏｓｅｌｌｕｓ　Ｃｌｅｍｅｎｓ）、ク
ロオビクロノメイガ（ｓｏｄ　ｗｅｂｗｏｒｍ）（Ｈｅｒｐｅｔｏｇｒａｍｍａ　ｌｉｃ
ａｒｓｉｓａｌｉｓ　Ｗａｌｋｅｒ））；ハマキムシ（ｌｅａｆｒｏｌｌｅｒ）、青虫（
ｂｕｄｗｏｒｍ）、シードワーム（ｓｅｅｄ　ｗｏｒｍ）、およびハマキガ（Ｔｏｒｔｒ
ｉｃｉｄａｅ）科のフルーツワーム（ｆｒｕｉｔ　ｗｏｒｍ）（例えば、コドリンガ（ｃ
ｏｄｌｉｎｇ　ｍｏｔｈ）（Ｃｙｄｉａ　ｐｏｍｏｎｅｌｌａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、メ
ハマキガ科のガ（ｇｒａｐｅ　ｂｅｒｒｙ　ｍｏｔｈ）（Ｅｎｄｏｐｉｚａ　ｖｉｔｅａ
ｎａ　Ｃｌｅｍｅｎｓ）、ナシヒメシンクイ（ｏｒｉｅｎｔａｌ　ｆｒｕｉｔ　ｍｏｔｈ
）（Ｇｒａｐｈｏｌｉｔａ　ｍｏｌｅｓｔａ　Ｂｕｓｃｋ））；および他の多くの経済的
に重要な鱗翅類（ｌｅｐｉｄｏｐｔｅｒａ）（例えば、コナガ（ｄｉａｍｏｎｄｂａｃｋ
　ｍｏｔｈ）（Ｐｌｕｔｅｌｌａ　ｘｙｌｏｓｔｅｌｌａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ワタキ
バガの幼虫（ｐｉｎｋ　ｂｏｌｌｗｏｒｍ）（Ｐｅｃｔｉｎｏｐｈｏｒａ　ｇｏｓｓｙｐ
ｉｅｌｌａ　Ｓａｕｎｄｅｒｓ）、マイマイガ（ｇｙｐｓｙ　ｍｏｔｈ）（Ｌｙｍａｎｔ
ｒｉａ　ｄｉｓｐａｒ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ））；チャバネゴキブリ科（Ｂｌａｔｔｅｌｌ
ｉｄａｅ）およびゴキブリ科（Ｂｌａｔｔｉｄａｅ）のゴキブリ類を含むゴキブリ亜目（
Ｂｌａｔｔｏｄｅａ）の若虫および成虫（例えば、コバネゴキブリ（ｏｒｉｅｎｔａｌ　
ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｂｌａｔｔａ　ｏｒｉｅｎｔａｌｉｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ア
ジアゴキブリ（Ａｓｉａｎ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｂｌａｔｅｌｌａ　ａｓａｈｉｎａ
ｉ　Ｍｉｚｕｋｕｂｏ）、チャバネゴキブリ（Ｇｅｒｍａｎ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｂ
ｌａｔｔｅｌｌａ　ｇｅｒｍａｎｉｃａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、チャオビゴキブリ（ｂｒ
ｏｗｎｂａｎｄｅｄ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｓｕｐｅｌｌａ　ｌｏｎｇｉｐａｌｐａ　
Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、ワモンゴキブリ（Ａｍｅｒｉｃａｎ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｐ
ｅｒｉｐｌａｎｅｔａ　ａｍｅｒｉｃａｎａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、トビイロゴキブリ（
ｂｒｏｗｎ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｐｅｒｉｐｌａｎｅｔａ　ｂｒｕｎｎｅａ　Ｂｕｒ
ｍｅｉｓｔｅｒ）、マデラゴキブリ（Ｍａｄｅｉｒａ　ｃｏｃｋｒｏａｃｈ）（Ｌｅｕｃ
ｏｐｈａｅａ　ｍａｄｅｒａｅ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ））；ヒゲナガゾウムシ科（Ａｎｔ
ｈｒｉｂｉｄａｅ）、マメゾウムシ科（Ｂｒｕｃｈｉｄａｅ）およびゾウムシ科（Ｃｕｒ
ｃｕｌｉｏｎｉｄａｅ）のゾウムシを含む鞘翅目（Ｃｏｌｅｏｐｔｅｒａ）の葉面接触幼
虫および成虫（例えば、メキシコワタノミゾウムシ（ｂｏｌｌ　ｗｅｅｖｉｌ）（Ａｎｔ
ｈｏｎｏｍｕｓ　ｇｒａｎｄｉｓ　Ｂｏｈｅｍａｎ）、イネミズゾウムシ（ｒｉｃｅ　ｗ
ａｔｅｒ　ｗｅｅｖｉｌ）（Ｌｉｓｓｏｒｈｏｐｔｒｕｓ　ｏｒｙｚｏｐｈｉｌｕｓ　Ｋ
ｕｓｃｈｅｌ）、グラナリアコクゾウムシ（ｇｒａｎａｒｙ　ｗｅｅｖｉｌ）（Ｓｉｔｏ
ｐｈｉｌｕｓ　ｇｒａｎａｒｉｕｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、コクゾウムシ（ｒｉｃｅ　ｗ
ｅｅｖｉｌ）（Ｓｉｔｏｐｈｉｌｕｓ　ｏｒｙｚａｅ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ））；ノミハム
シ（ｆｌｅａ　ｂｅｅｔｌｅ）、ハムシ科キュウリヒゲナガハムシ属および近縁属（Ｃｈ
ｒｙｓｏｍｅｌｉｄａｅ）の甲虫（ｃｕｃｕｍｂｅｒ　ｂｅｅｔｌｅ）、ルートワーム（
ｒｏｏｔｗｏｒｍ）、ハムシ（ｌｅａｆ　ｂｅｅｔｌｅ）、ジャガイモハムシ（ｐｏｔａ
ｔｏ　ｂｅｅｔｌｅ）、およびハムシ科（Ｃｈｒｙｓｏｍｅｌｉｄａｅ）の葉もぐり虫（
ｌｅａｆｍｉｎｅｒ）（例えば、コロラドハムシ（Ｃｏｌｏｒａｄｏ　ｐｏｔａｔｏ　ｂ
ｅｅｔｌｅ）（Ｌｅｐｔｉｎｏｔａｒｓａ　ｄｅｃｅｍｌｉｎｅａｔａ　Ｓａｙ）、ウリ
ハムシ（ｗｅｓｔｅｒｎ　ｃｏｒｎ　ｒｏｏｔｗｏｒｍ）（Ｄｉａｂｒｏｔｉｃａ　ｖｉ
ｒｇｉｆｅｒａ　ｖｉｒｇｉｆｅｒａ　ＬｅＣｏｎｔｅ））；コガネムシ科（Ｓｃａｒｉ
ｂａｅｉｄａｅ）のコガネムシ（ｃｈａｇｅｒ）および他の虫（例えば、マメコガネ（Ｊ
ａｐａｎｅｓｅ　ｂｅｅｔｌｅ）（Ｐｏｐｉｌｌｉａ　ｊａｐｏｎｉｃａ　Ｎｅｗｍａｎ
）およびコフキコガネの一種（Ｅｕｒｏｐｅａｎ　ｃｈａｆｅｒ）（Ｒｈｉｚｏｔｒｏｇ
ｕｓ　ｍａｊａｌｉｓ　Ｒａｚｏｕｍｏｗｓｋｙ））；カツオブシムシ科（Ｄｅｒｍｅｓ
ｔｉｄａｅ）のカツオブシムシ（ｃａｒｐｅｔ　ｂｅｅｔｌｅ）；コメツキムシ科（Ｅｌ
ａｔｅｒｉｄａｅ）のコメツキムシの幼虫（ｗｉｒｅｗｏｒｍ）；キクイムシ科（Ｓｃｏ
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ｌｙｔｉｄａｅ）のキクイム（ｂａｒｋ　ｂｅｅｔｌｅ）およびコミムシダマシ科（Ｔｅ
ｎｅｂｒｉｏｎｉｄａｅ）のコクヌストモドキ（ｆｌｏｕｒ　ｂｅｅｔｌｅ）が含まれる
。さらに、農業上および非農業上の有害生物としては：クギヌキハサミムシ科（Ｆｏｒｆ
ｉｃｕｌｉｄａｅ）のハサミムシ（ｅａｒｗｉｇ）を含む革翅目（Ｄｅｒｍａｐｔｅｒａ
）の成虫および幼虫（例えば、オウシュウクギヌキハサミムシ（Ｅｕｒｏｐｅａｎ　ｅａ
ｒｗｉｇ）（Ｆｏｒｆｉｃｕｌａ　ａｕｒｉｃｕｌａｒｉａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、黒色
ハサミムシ（ｂｌａｃｋ　ｅａｒｗｉｇ）（Ｃｈｅｌｉｓｏｃｈｅｓ　ｍｏｒｉｏ　Ｆａ
ｂｒｉｃｉｕｓ））；半翅目（Ｈｅｍｉｐｔｅｒａ）および同翅目（Ｈｏｍｏｐｔｅｒａ
）の成虫および幼虫、例えばメクラカメムシ科（Ｍｉｒｉｄａｅ）のメクラカメムシ（ｐ
ｌａｎｔ　ｂｕｇ）、セミ科（Ｃｉｃａｄｉｄａｅ）のセミ（ｃｉｃａｄａｓ）、オオヨ
コバイ科（Ｃｉｃａｄｅｌｌｉｄａｅ）のヨコバイ（ｌｅａｆｈｏｐｐｅｒ）（例えば、
ヒメヨコバイ（Ｅｍｐｏａｓｃａ　ｓｐｐ．））、ビワハゴロモ上科（Ｆｕｌｇｏｒｏｉ
ｄａｅ）およびウンカ科（Ｄｅｌｐｈａｃｉｄａｅ）のウンカ（ｐｌａｎｔｈｏｐｐｅｒ
）、ツノゼミ科（Ｍｅｍｂｒａｃｉｄａｅ）のツノゼミ（ｔｒｅｅｈｏｐｐｅｒ）、キジ
ラミ科（Ｐｓｙｌｌｉｄａｅ）のキジラミ（ｐｓｙｌｌｉｄ）、コナジラミ科（Ａｌｅｙ
ｒｏｄｉｄａｅ）のコナジラミ（ｗｈｉｔｅｆｌｙ）、アリマキ科（Ａｐｈｉｄｉｄａｅ
）のアブラムシ（ａｐｈｉｄ）、ネアブラムシ亜科（Ｐｈｙｌｌｏｘｅｒｉｄａｅ）ネア
ブラムシ属の昆虫（ｐｈｙｌｌｏｘｅｒａ）、コナカイガラムシ科（Ｐｓｅｕｄｏｃｏｃ
ｃｉｄａｅ）のイボタムシ（ｍｅａｌｙｂｕｇ）、カタカイガラムシ科（Ｃｏｃｃｉｄａ
ｅ）、マルカイガラムシ科（Ｄｉａｓｐｉｄｉｄａｅ）およびワラジカイガラムシ亜科（
Ｍａｒｇａｒｏｄｉｄａｅ）のカイガラムシ（ｓｃａｌｅ）、グンバイムシ科（Ｔｉｎｇ
ｉｄａｅ）のグンバイムシ（ｌａｃｅ　ｂｕｇ）、カメムシ科（Ｐｅｎｔａｔｏｍｉｄａ
ｅ）のカメムシ（ｓｔｉｎｋ　ｂｕｇ）、ナガカメムシ科（Ｌｙｇａｅｉｄａｅ）のコバ
ネナガカメムシ（ｃｉｎｃｈ　ｂｕｇ）（例えば、Ｂｌｉｓｓｕｓ　ｓｐｐ．）および他
のシードバグ（ｓｅｅｄ　ｂｕｇ）、アワフキムシ科（Ｃｅｒｃｏｐｉｄａｅ）のアワフ
キムシ（ｓｐｉｔｔｌｅｂｕｇ）、ヘリカメムシ科（Ｃｏｒｅｉｄａｅ）の各種カメムシ
（ｓｑｕａｓｈ　ｂｕｇ）、およびホシカメムシ科（Ｐｙｒｒｈｏｃｏｒｉｄａｅ）のツ
ツガムシ（ｒｅｄ　ｂｕｇ）およびホシカメムシ（ｃｏｔｔｏｎ　ｓｔａｉｎｅｒ）が挙
げられる。ダニ目（Ａｃａｒｉ）（ダニ類）の成虫および幼虫、例えばハダニ科（Ｔｅｔ
ｒａｎｙｃｈｉｄａｅ）のハダニ（ｓｐｉｄｅｒ　ｍｉｔｅ）（例えば、リンゴハダニ（
Ｅｕｒｏｐｅａｎ　ｒｅｄ　ｍｉｔｅ）（Ｐａｎｏｎｙｃｈｕｓ　ｕｌｍｉ　Ｋｏｃｈ）
、ナミハダニ（ｔｗｏ　ｓｐｏｔｔｅｄ　ｓｐｉｄｅｒ　ｍｉｔｅ）（Ｔｅｔｒａｎｙｃ
ｈｕｓ　ｕｒｔｉｃａｅ　Ｋｏｃｈ）、マクダニエルダニ（ＭｃＤａｎｉｅｌ　ｍｉｔｅ
）（Ｔｅｔｒａｎｙｃｈｕｓ　ｍｃｄａｎｉｅｌｉ　ＭｃＧｒｅｇｏｒ））、ヒメハダニ
科（Ｔｅｎｕｉｐａｌｐｉｄａｅ）のフラットマイト（ｆｌａｔ　ｍｉｔｅ）（例えば、
柑橘類フラットマイト（ｃｉｔｒｕｓ　ｆｌａｔ　ｍｉｔｅ）（Ｂｒｅｖｉｐａｌｐｕｓ
　ｌｅｗｉｓｉ　ＭｃＧｒｅｇｏｒ））、フシダニ科（Ｅｒｉｏｐｈｙｉｄａｅ）のサビ
ダニ（ｒｕｓｔ　ｍｉｔｅ）およびバッドマイト（ｂｕｄ　ｍｉｔｅ）、他の葉面摂食ダ
ニおよびヒトおよび動物の健康において重要なダニ、つまりヒョウヒダニ類（Ｅｐｉｄｅ
ｒｍｏｐｔｉｄａｅ）のチリダニ類（ｄｕｓｔ　ｍｉｔｅ）、ニキビダニ科（Ｄｅｍｏｄ
ｉｃｉｄａｅ）のニキビダニ（ｆｏｌｌｉｃｌｅ　ｍｉｔｅ）、ニクダニ類（Ｇｌｙｃｙ
ｐｈａｇｉｄａｅ）のグレインマイト（ｇｒａｉｎ　ｍｉｔｅ）、マダニ科（Ｉｘｏｄｉ
ｄａｅ）のマダニ（ｔｉｃｋ）（例えば、鹿ダニ（ｄｅｅｒ　ｔｉｃｋ）（Ｉｘｏｄｅｓ
　ｓｃａｐｕｌａｒｉｓ　Ｓａｙ）、オーストラリア麻痺ダニ（Ａｕｓｔｒａｌｉａｎ　
ｐａｒａｌｙｓｉｓ　ｔｉｃｋ）（Ｉｘｏｄｅｓ　ｈｏｌｏｃｙｃｌｕｓ　Ｎｅｕｍａｎ
ｎ）、アメリカイヌカクマダニ（Ａｍｅｒｉｃａｎ　ｄｏｇ　ｔｉｃｋ）（Ｄｅｒｍａｃ
ｅｎｔｏｒ　ｖａｒｉａｂｉｌｉｓ　Ｓａｙ）、アメリカアムブリオマ（ｌｏｎｅ　ｓｔ
ａｒ　ｔｉｃｋ）（Ａｍｂｌｙｏｍｍａ　ａｍｅｒｉｃａｎｕｍ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、
キュウセンヒゼンダニ属（Ｐｓｏｒｏｐｔｉｄａｅ）、シラミダニ類（Ｐｙｅｍｏｔｉｄ
ａｅ）、およびヒゼンダニ科（Ｓａｒｃｏｐｔｉｄａｅ）の疥癬虫（ｓｃａｂ　ｍｉｔｅ
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）およびヒゼンダニ（ｉｔｃｈ　ｍｉｔｅ）；バッタ（ｇｒａｓｓｈｏｐｐｅｒ）、ワタ
リバッタ類（ｌｏｃｕｓｔ）およびコオロギ（ｃｒｉｃｋｅｔ）を含む直翅目（Ｏｒｔｈ
ｏｐｔｅｒａ）の成虫および幼虫（例えば、トビバッタ（ｍｉｇｒａｔｏｒｙ　ｇｒａｓ
ｓｈｏｐｐｅｒ）（例えば、Ｍｅｌａｎｏｐｌｕｓ　ｓａｎｇｕｉｎｉｐｅｓ　Ｆａｂｒ
ｉｃｉｕｓ、Ｍ．ｄｉｆｆｅｒｅｎｔｉａｌｉｓ　Ｔｈｏｍａｓ）、アメリカバッタ（Ａ
ｍｅｒｉｃａｎ　ｇｒａｓｓｈｏｐｐｅｒ）（例えば、Ｓｃｈｉｓｔｏｃｅｒｃａ　ａｍ
ｅｒｉｃａｎａ　Ｄｒｕｒｙ）、エジプトツチイナゴ（ｄｅｓｅｒｔ　ｌｏｃｕｓｔ）（
Ｓｃｈｉｓｔｏｃｅｒｃａ　ｇｒｅｇａｒｉａ　Ｆｏｒｓｋａｌ）、渡りバッタ（ｍｉｇ
ｒａｔｏｒｙ　ｌｏｃｕｓｔ）（Ｌｏｃｕｓｔａ　ｍｉｇｒａｔｏｒｉａ　Ｌｉｎｎａｅ
ｕｓ）、イエコオロギ（ｈｏｕｓｅ　ｃｒｉｃｋｅｔ）（Ａｃｈｅｔａ　ｄｏｍｅｓｔｉ
ｃｕｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ケラ（ｍｏｌｅ　ｃｒｉｃｋｅｔ）（Ｇｒｙｌｌｏｔａｌ
ｐａ　ｓｐｐ．））；双翅目の成虫および幼虫、例えば葉もぐり虫（ｌｅａｆ　ｍｉｎｅ
ｒ）、ミジ（ｍｉｄｇｅ）、ミバエ（ｆｒｕｉｔ　ｆｌｙ）（Ｔｅｐｈｒｉｔｉｄａｅ）
、キモグリバエ科の小バエ（ｆｒｉｔ　ｆｌｙ）（例えば、Ｏｓｃｉｎｅｌｌａ　ｆｒｉ
ｔ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、土壌のウジ（ｓｏｉｌ　ｍａｇｇｏｔ）、イエバエ（ｈｏｕｓ
ｅ　ｆｌｙ）（例えば、Ｍｕｓｃａ　ｄｏｍｅｓｔｉｃａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、小イエ
バエ（ｌｅｓｓｅｒ　ｈｏｕｓｅ　ｆｌｙ）（例えば、Ｆａｎｎｉａ　ｃａｎｉｃｕｌａ
ｒｉｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ、Ｆ．ｆｅｍｏｒａｌｉｓ　Ｓｔｅｉｎ）、サシバエ（ｓｔａ
ｂｌｅ　ｆｌｙ）（例えば、Ｓｔｏｍｏｘｙｓ　ｃａｌｃｉｔｒａｎｓ　Ｌｉｎｎａｅｕ
ｓ）、フェイスフライ（ｆａｃｅ　ｆｌｙ）、ツノサシバエ（ｈｏｒｎ　ｆｌｙ）、クロ
バエ（ｂｌｏｗ　ｆｌｙ）（例えば、Ｃｈｒｙｓｏｍｙａ　ｓｐｐ．、Ｐｈｏｒｍｉａ　
ｓｐｐ．）、および他の環縫類、アブ（ｈｏｒｓｅ　ｆｌｙ）（例えば、Ｔａｂａｎｕｓ
　ｓｐｐ．）、ウマバエ（ｂｏｔ　ｆｌｙ）（例えば、Ｇａｓｔｒｏｐｈｉｌｕｓ　ｓｐ
ｐ．、Ｏｅｓｔｒｕｓ　ｓｐｐ．）、ウシバエ（ｃａｔｔｌｅ　ｇｒｕｂ）（例えば、Ｈ
ｙｐｏｄｅｒｍａ　ｓｐｐ．）、シカバエ（ｄｅｅｒ　ｆｌｙ）（例えば、Ｃｈｒｙｓｏ
ｐｓ　ｓｐｐ．）、ヒツジシラミバエ（ｋｅｄ）（例えば、Ｍｅｌｏｐｈａｇｕｓ　ｏｖ
ｉｎｕｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）および他の短角類（Ｂｒａｃｈｙｃｅｒａ）、蚊（ｍｏｓ
ｑｕｉｔｏｅ）（例えば、Ａｅｄｅｓ　ｓｐｐ．、Ａｎｏｐｈｅｌｅｓ　ｓｐｐ．、Ｃｕ
ｌｅｘ　ｓｐｐ．）、ブユ（ｂｌａｃｋ　ｆｌｙ）（例えば、Ｐｒｏｓｉｍｕｌｉｕｍ　
ｓｐｐ．、Ｓｉｍｕｌｉｕｍ　ｓｐｐ．）、ヌカカ類（ｂｉｔｉｎｇ　ｍｉｄｇｅ）、ス
ナバエ（ｓａｎｄ　ｆｌｙ）、クロバネキノコバエ科のハエ（ｓｃｉａｒｉｄ）、および
他の糸角類（Ｎｅｍａｔｏｃｅｒａ）；総翅目（Ｔｈｙｓａｎｏｐｔｅｒａ）の成虫およ
び幼虫、例えばネギアザミウマ（ｏｎｉｏｎ　ｔｈｒｉｐ）（Ｔｈｒｉｐｓ　ｔａｂａｃ
ｉ　Ｌｉｎｄｅｍａｎ）および他の葉綿摂食アザミウマ；膜翅目（Ｈｙｍｅｎｏｐｔｅｒ
ａ）の害虫、例えばアリ（例えば、アカオオアリ（ｒｅｄ　ｃａｒｐｅｎｔｅｒ　ａｎｔ
）（Ｃａｍｐｏｎｏｔｕｓ　ｆｅｒｒｕｇｉｎｅｕｓ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、クロオオ
アリ（ｂｌａｃｋ　ｃａｒｐｅｎｔｅｒ　ａｎｔ）（Ｃａｍｐｏｎｏｔｕｓ　ｐｅｎｎｓ
ｙｌｖａｎｉｃｕｓ　Ｄｅ　Ｇｅｅｒ）、イエヒメアリ（Ｐｈａｒａｏｈ　ａｎｔ）（Ｍ
ｏｎｏｍｏｒｉｕｍ　ｐｈａｒａｏｎｉｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、チビヒアリ（ｌｉｔｔ
ｌｅ　ｆｉｒｅ　ａｎｔ）（Ｗａｓｍａｎｎｉａ　ａｕｒｏｐｕｎｃｔａｔａ　Ｒｏｇｅ
ｒ）、ヒアリ（ｆｉｒｅ　ａｎｔ）（Ｓｏｌｅｎｏｐｓｉｓ　ｇｅｍｉｎａｔａ　Ｆａｂ
ｒｉｃｉｕｓ）、アカヒアリ（ｒｅｄ　ｉｍｐｏｒｔｅｄ　ｆｉｒｅ　ａｎｔ）（Ｓｏｌ
ｅｎｏｐｓｉｓ　ｉｎｖｉｃｔａ　Ｂｕｒｅｎ）、アルゼンチンアリ（Ａｒｇｅｎｔｉｎ
ｅ　ａｎｔ）（Ｉｒｉｄｏｍｙｒｍｅｘ　ｈｕｍｉｌｉｓ　Ｍａｙｒ）、アシナガキアリ
（ｃｒａｚｙ　ａｎｔ）（Ｐａｒａｔｒｅｃｈｉｎａ　ｌｏｎｇｉｃｏｒｎｉｓ　Ｌａｔ
ｒｅｉｌｌｅ）、トビイロシワアリ（ｐａｖｅｍｅｎｔ　ａｎｔ）（Ｔｅｔｒａｍｏｒｉ
ｕｍ　ｃａｅｓｐｉｔｕｍ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ヒメトビイロケアリ（ｃｏｒｎｆｉｅ
ｌｄ　ａｎｔ）（Ｌａｓｉｕｓ　ａｌｉｅｎｕｓ　Ｆｏｅｒｓｔｅｒ）、臭いのあるイエ
アリ（ｏｄｏｒｏｕｓ　ｈｏｕｓｅ　ａｎｔ）（Ｔａｐｉｎｏｍａ　ｓｅｓｓｉｌｅ　Ｓ
ａｙ））、ハチ（クマバチ（ｃａｒｐｅｎｔｅｒ　ｂｅｅ）を含む）、オオクマバチ（ｈ
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ｏｒｎｅｔ）、スズメバチ（ｙｅｌｌｏｗ　ｊａｃｋｅｔ）およびスズメバチ（ｗａｓｐ
）；イースタンサブタレニアンシロアリ（ｅａｓｔｅｒｎ　ｓｕｂｔｅｒｒａｎｅａｎ　
ｔｅｒｍｉｔｅ）（Ｒｅｔｉｃｕｌｉｔｅｒｍｅｓ　ｆｌａｖｉｐｅｓ　Ｋｏｌｌａｒ）
、ウェスタンサブタレニアンシロアリ（ｗｅｓｔｅｒｎ　ｓｕｂｔｅｒｒａｎｅａｎ　ｔ
ｅｒｍｉｔｅ）（Ｒｅｔｉｃｕｌｉｔｅｒｍｅｓ　ｈｅｓｐｅｒｕｓ　Ｂａｎｋｓ）、イ
エシロアリ（Ｆｏｒｍｏｓａｎ　ｓｕｂｔｅｒｒａｎｅａｎ　ｔｅｒｍｉｔｅ）（Ｃｏｐ
ｔｏｔｅｒｍｅｓ　ｆｏｒｍｏｓａｎｕｓ　Ｓｈｉｒａｋｉ）、ウェスト・インディアン
・ドライウッドシロアリ（Ｗｅｓｔ　Ｉｎｄｉａｎ　ｄｒｙｗｏｏｄ　ｔｅｒｍｉｔｅ）
（Ｉｎｃｉｓｉｔｅｒｍｅｓ　ｉｍｍｉｇｒａｎｓ　Ｓｎｙｄｅｒ）および経済上重要な
他のシロアリ；総尾目（Ｔｈｙｓａｎｕｒａ）の害虫、例えばシミ（ｓｉｌｖｅｒｆｉｓ
ｈ）（Ｌｅｐｉｓｍａ　ｓａｃｃｈａｒｉｎａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）およびマダラシミ（
ｆｉｒｅｂｒａｔ）（Ｔｈｅｒｍｏｂｉａ　ｄｏｍｅｓｔｉｃａ　Ｐａｃｋａｒｄ）；食
毛目（Ｍａｌｌｏｐｈａｇａ）の害虫、例えばアタマジラミ（ｈｅａｄ　ｌｏｕｓｅ）（
Ｐｅｄｉｃｕｌｕｓ　ｈｕｍａｎｕｓ　ｃａｐｉｔｉｓ　Ｄｅ　Ｇｅｅｒ）、コロモジラ
ミ（ｂｏｄｙ　ｌｏｕｓｅ）（（Ｐｅｄｉｃｕｌｕｓ　ｈｕｍａｎｕｓ　ｈｕｍａｎｕｓ
　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ニワトリハジラミ（ｃｈｉｃｋｅｎ　ｂｏｄｙ　ｌｏｕｓｅ）（
Ｍｅｎａｃａｎｔｈｕｓ　ｓｔｒａｍｉｎｅｕｓ　Ｎｉｔｓｚｃｈ）、イヌハジラミ（ｄ
ｏｇ　ｂｉｔｉｎｇ　ｌｏｕｓｅ）（Ｔｒｉｃｈｏｄｅｃｔｅｓ　ｃａｎｉｓ　Ｄｅ　Ｇ
ｅｅｒ）、フラッフシラミ（ｆｌｕｆｆ　ｌｏｕｓｅ）（Ｇｏｎｉｏｃｏｔｅｓ　ｇａｌ
ｌｉｎａｅ　Ｄｅ　Ｇｅｅｒ）、ヒツジハジラミ（ｓｈｅｅｐ　ｂｏｄｙ　ｌｏｕｓｅ）
（Ｂｏｖｉｃｏｌａ　ｏｖｉｓ　Ｓｃｈｒａｎｋ）、ウシジラミ（ｓｈｏｒｔ－ｎｏｓｅ
ｄ　ｃａｔｔｌｅ　ｌｏｕｓｅ）（Ｈａｅｍａｔｏｐｉｎｕｓ　ｅｕｒｙｓｔｅｒｎｕｓ
　Ｎｉｔｚｓｃｈ）、ウシホソジラミ（ｌｏｎｇ－ｎｏｓｅｄ　ｃａｔｔｌｅ　ｌｏｕｓ
ｅ）（Ｌｉｎｏｇｎａｔｈｕｓ　ｖｉｔｕｌｉ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）および、ヒトおよび
動物を攻撃する他の吸血および咬む寄生シラミ；ノミ目（Ｓｉｐｈｏｎｏｐｔｅｒａ）の
害虫、例えばケオプスネズミノミ（ｏｒｉｅｎｔａｌ　ｒａｔ　ｆｌｅａ）（Ｘｅｎｏｐ
ｓｙｌｌａ　ｃｈｅｏｐｉｓ　Ｒｏｔｈｓｃｈｉｌｄ）、ネコノミ（ｃａｔ　ｆｌｅａ）
（Ｃｔｅｎｏｃｅｐｈａｌｉｄｅｓ　ｆｅｌｉｓ　Ｂｏｕｃｈｅ）、イヌノミ（ｄｏｇ　
ｆｌｅａ）（Ｃｔｅｎｏｃｅｐｈａｌｉｄｅｓ　ｃａｎｉｓ　Ｃｕｒｔｉｓ）、ニワトリ
ノミ（ｈｅｎ　ｆｌｅａ）（Ｃｅｒａｔｏｐｈｙｌｌｕｓ　ｇａｌｌｉｎａｅ　Ｓｃｈｒ
ａｎｋ）、ニワトリフトノミ（ｓｔｉｃｋｔｉｇｈｔ　ｆｌｅａ）（Ｅｃｈｉｄｎｏｐｈ
ａｇａ　ｇａｌｌｉｎａｃｅａ　Ｗｅｓｔｗｏｏｄ）、ヒトノミ（ｈｕｍａｎ　ｆｌｅａ
）（Ｐｕｌｅｘ　ｉｒｒｉｔａｎｓ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）および動物および鳥を悩ます他
のノミもまた含まれる。対象として含まれるその他の節足動物有害生物には：真正クモ目
（Ａｒａｎｅａｅ）のクモ、例えばイトグモ（ｂｒｏｗｎ　ｒｅｃｌｕｓｅ　ｓｐｉｄｅ
ｒ）（Ｌｏｘｏｓｃｅｌｅｓ　ｒｅｃｌｕｓａ　Ｇｅｒｔｓｃｈ＆Ｍｕｌａｉｋ）および
クロゴケグモ（ｂｌａｃｋ　ｗｉｄｏｗ　ｓｐｉｄｅｒ）（Ｌａｔｒｏｄｅｃｔｕｓ　ｍ
ａｃｔａｎｓ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、およびゲジ目（Ｓｃｕｔｉｇｅｒｏｍｏｒｐｈａ
）のムカデ類（ｃｅｎｔｉｐｅｄｅ）、例えば蚰蜒（ｈｏｕｓｅ　ｃｅｎｔｉｐｅｄｅ）
（Ｓｃｕｔｉｇｅｒａ　ｃｏｌｅｏｐｔｒａｔａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）が含まれる。本発
明の化合物は、線虫類（Ｎｅｍａｔｏｄａ）、条虫類（Ｃｅｓｔｏｄａ）、吸虫類（Ｔｒ
ｅｍａｔｏｄａ）、および鉤頭虫類（Ａｃａｎｔｈｏｃｅｐｈａｌａ）のメンバー、例え
ば経済上重要な円虫類（Ｓｔｒｏｎｇｙｌｉｄａ）、カイチュウ目（Ａｓｃａｒｉｄｉｄ
ａ）、蟯虫科（Ｏｘｙｕｒｉｄａ）、カンセンチュウ目（Ｒｈａｂｄｉｔｉｄａ）、セン
ビセンチュウ目（Ｓｐｉｒｕｒｉｄａ）、およびエノプルス目（Ｅｎｏｐｌｉｄａ）のメ
ンバー、例えば限定されないが、経済上重要な農業害虫（つまり、キタネコブセンチュウ
（Ｍｅｌｏｉｄｏｇｙｎｅ）属の根瘤線虫（ｒｏｏｔ　ｋｎｏｔ　ｎｅｍａｔｏｄｅ）、
ネグサレセンチュウ（Ｔｒｉｃｈｏｄｏｒｕｓ）属のセンチュウ（ｌｅｓｉｏｎ　ｎｅｍ
ａｔｏｄｅ）、ネグサレセンチュウ属のスタビールートセンチュウ（ｓｔｕｂｂｙ　ｒｏ
ｏｔ　ｎｅｍａｔｏｄｅ）等）、動物およびヒト衛生害虫（つまり、経済上重要なすべて
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の吸虫類、条虫類、および回虫、例えばウマに寄生する普通円虫（Ｓｔｒｏｎｇｙｌｕｓ
　ｖｕｌｇａｒｉｓ）、イヌに寄生するイヌ回虫（Ｔｏｘｏｃａｒａ　ｃａｎｉｓ）、ヒ
ツジに寄生する捻転胃虫（Ｈａｅｍｏｎｃｈｕｓ　ｃｏｎｔｏｒｔｕｓ）、イヌに寄生す
るイヌ糸状虫（Ｄｉｒｏｆｉｌａｒｉａ　ｉｍｍｉｔｉｓ　Ｌｅｉｄｙ）、ウマに寄生す
る葉状条虫（Ａｎｏｐｌｏｃｅｐｈａｌａ　ｐｅｒｆｏｌｉａｔａ）、反芻動物に寄生す
る肝蛭（Ｆａｓｃｉｏｌａ　ｈｅｐａｔｉｃａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）等）に対しても活性
を有する。
【０３３２】
　本発明の化合物は、鱗翅目（Ｌｅｐｉｄｏｐｔｅｒａ）の害虫（ヤガの幼虫（Ａｌａｂ
ａｍａ　ａｒｇｉｌｌａｃｅａ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）、果樹ハマキムシ（Ａｒｃｈｉｐｓ　
ａｒｇｙｒｏｓｐｉｌａ　Ｗａｌｋｅｒ）、セイヨウハマキ（Ａ．ｒｏｓａｎａ　Ｌｉｎ
ｎａｅｕｓ）およびその他のハマキ（Ａｒｃｈｉｐｓ）種、ニカメイチュウ（Ｃｈｉｌｏ
　ｓｕｐｐｒｅｓｓａｌｉｓ　Ｗａｌｋｅｒ）、コブノメイガ（Ｃｎａｐｈａｌｏｃｒｏ
ｓｉｓ　ｍｅｄｉｎａｌｉｓ　Ｇｕｅｎｅｅ）、ハムシモドキの幼虫（Ｃｒａｍｂｕｓ　
ｃａｌｉｇｉｎｏｓｅｌｌｕｓ　Ｃｌｅｍｅｎｓ）、シバツトガ（Ｃｒａｍｂｕｓ　ｔｅ
ｔｅｒｒｅｌｌｕｓ　Ｚｉｎｃｋｅｎ）、コドリンガ（Ｃｙｄｉａ　ｐｏｍｏｎｅｌｌａ
　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ミスジアオリンガ（Ｅａｒｉａｓ　ｉｎｓｕｌａｎａ　Ｂｏｉｓ
ｄｕｖａｌ）、クサオビリンガ（Ｅａｒｉａｓ　ｖｉｔｔｅｌｌａ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ
）、オオタバコガ（Ｈｅｌｉｃｏｖｅｒｐａ　ａｒｍｉｇｅｒａ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）、オ
オタバコガの幼虫（Ｈｅｌｉｃｏｖｅｒｐａ　ｚｅａ　Ｂｏｄｄｉｅ）、オオタバコガの
幼虫（Ｈｅｌｉｏｔｈｉｓ　ｖｉｒｅｓｃｅｎｓ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、クロオビクロ
ノメイガ（Ｈｅｒｐｅｔｏｇｒａｍｍａ　ｌｉｃａｒｓｉｓａｌｉｓ　Ｗａｌｋｅｒ）、
ホソバヒメハマキ（Ｌｏｂｅｓｉａ　ｂｏｔｒａｎａ　Ｄｅｎｉｓ　＆　Ｓｃｈｉｆｆｅ
ｒｍｕｅｌｌｅｒ）、ワタアカミムシガ（Ｐｅｃｔｉｎｏｐｈｏｒａ　ｇｏｓｓｙｐｉｅ
ｌｌａ　Ｓａｕｎｄｅｒｓ）、ミカンコハモグリ（Ｐｈｙｌｌｏｃｎｉｓｔｉｓ　ｃｉｔ
ｒｅｌｌａ　Ｓｔａｉｎｔｏｎ）、オオモンシロチョウ（Ｐｉｅｒｉｓ　ｂｒａｓｓｉｃ
ａｅ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、モンシロチョウ（Ｐｉｅｒｉｓ　ｒａｐａｅ　Ｌｉｎｎａｅ
ｕｓ）、コナガ（Ｐｌｕｔｅｌｌａ　ｘｙｌｏｓｔｅｌｌａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、シロ
イチモジヨトウ（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｅｘｉｇｕａ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）、ハスモンヨ
トウ（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｌｉｔｕｒａ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、ヨトウガの一種（
Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｆｒｕｇｉｐｅｒｄａ　Ｊ．Ｅ．Ｓｍｉｔｈ）、イラクサキンウ
ワバ（Ｔｒｉｃｈｏｐｌｕｓｉａ　ｎｉ　Ｈｕｅｂｎｅｒ）およびキバガの一種（Ｔｕｔ
ａ　ａｂｓｏｌｕｔａ　Ｍｅｙｒｉｃｋ））に対して特に高い活性を示す。本発明の化合
物は、同翅目（Ｈｏｍｏｐｔｅｒａ）のメンバー、例えば：エンドウヒゲナガアブラムシ
（Ａｃｙｒｔｈｉｓｉｐｈｏｎ　ｐｉｓｕｍ　Ｈａｒｒｉｓ）、マメアブラムシ（Ａｐｈ
ｉｓ　ｃｒａｃｃｉｖｏｒａ　Ｋｏｃｈ）、マメクロアブラムシ（Ａｐｈｉｓ　ｆａｂａ
ｅ　Ｓｃｏｐｏｌｉ）、ワタアブラムシ（Ａｐｈｉｓ　ｇｏｓｓｙｐｉｉ　Ｇｌｏｖｅｒ
）、リンゴアブラムシ（Ａｐｈｉｓ　ｐｏｍｉ　Ｄｅ　Ｇｅｅｒ）、ユキヤナギアブラム
シ（Ａｐｈｉｓ　ｓｐｉｒａｅｃｏｌａ　Ｐａｔｃｈ）、ジャガイモヒゲナガアブラムシ
（Ａｕｌａｃｏｒｔｈｕｍ　ｓｏｌａｎｉ　Ｋａｌｔｅｎｂａｃｈ）、イチゴケナガアブ
ラムシ（Ｃｈａｅｔｏｓｉｐｈｏｎ　ｆｒａｇａｅｆｏｌｉｉ　Ｃｏｃｋｅｒｅｌｌ）、
ロシアコムギアブラムシ（Ｄｉｕｒａｐｈｉｓ　ｎｏｘｉａ　Ｋｕｒｄｊｕｍｏｖ／Ｍｏ
ｒｄｖｉｌｋｏ）、バラリンゴアブラムシ（Ｄｙｓａｐｈｉｓ　ｐｌａｎｔａｇｉｎｅａ
　Ｐａａｓｅｒｉｎｉ）、リンゴワタムシ（Ｅｒｉｏｓｏｍａ　ｌａｎｉｇｅｒｕｍ　Ｈ
ａｕｓｍａｎｎ）、モモコフキアブラムシ（Ｈｙａｌｏｐｔｅｒｕｓ　ｐｒｕｎｉ　Ｇｅ
ｏｆｆｒｏｙ）、ニセダイコンアブラムシ（Ｌｉｐａｐｈｉｓ　ｅｒｙｓｉｍｉ　Ｋａｌ
ｔｅｎｂａｃｈ）、穀類につくアブラムシ（Ｍｅｔｏｐｏｌｏｐｈｉｕｍ　ｄｉｒｒｈｏ
ｄｕｍ　Ｗａｌｋｅｒ）、チューリップヒゲナガアブラムシ（Ｍａｃｒｏｓｉｐｕｍ　ｅ
ｕｐｈｏｒｂｉａｅ　Ｔｈｏｍａｓ）、モモアカアブラムシ（Ｍｙｚｕｓ　ｐｅｒｓｉｃ
ａｅ　Ｓｕｌｚｅｒ）、レタスアブラムシ）Ｎａｓｏｎｏｖｉａ　ｒｉｂｉｓｎｉｇｒｉ
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　Ｍｏｓｌｅｙ）、コブアブラムシ（Ｐｅｍｐｈｉｇｕｓ　ｓｐｐ．）、トウモロコシア
ブラムシ（Ｒｈｏｐａｌｏｓｉｐｈｕｍ　ｍａｉｄｉｓ　Ｆｉｔｃｈ）、ムギクビレアブ
ラムシ（Ｒｈｏｐａｌｏｓｉｐｈｕｍ　ｐａｄｉ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、ムギミドリアブ
ラムシ（Ｓｃｈｉｚａｐｈｉｓ　ｇｒａｍｉｎｕｍ　Ｒｏｎｄａｎｉ）、ムギヒゲナガア
ブラムシ（Ｓｉｔｏｂｉｏｎ　ａｖｅｎａｅ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、マダラアルファル
ファアブラムシ（Ｔｈｅｒｉｏａｐｈｉｓ　ｍａｃｕｌａｔａ　Ｂｕｃｋｔｏｎ）、コミ
カンアブラムシ（Ｔｏｘｏｐｔｅｒａ　ａｕｒａｎｔｉｉ　Ｂｏｙｅｒ　ｄｅ　Ｆｏｎｓ
ｃｏｌｏｍｂｅ）およびミカンクロアブラムシ（Ｔｏｘｏｐｔｅｒａ　ｃｉｔｒｉｃｉｄ
ａ　Ｋｉｒｋａｌｄｙ）、カサアブラムシ（Ａｄｅｌｇｅｓ　ｓｐｐ．）、ペカンネアブ
ラムシ（Ｐｈｙｌｌｏｘｅｒａ　ｄｅｖａｓｔａｔｒｉｘ　Ｐｅｒｇａｎｄｅ）、タバコ
コナジラミ（Ｂｅｍｉｓｉａ　ｔａｂａｃｉ　Ｇｅｎｎａｄｉｕｓ）、シルバーリーフコ
ナジラミ（Ｂｅｍｉｓｉａ　ａｒｇｅｎｔｉｆｏｌｉｉ　Ｂｅｌｌｏｗｓ　＆　Ｐｅｒｒ
ｉｎｇ）、ミカンコナジラミ（Ｄｉａｌｅｕｒｏｄｅｓ　ｃｉｔｒｉ　Ａｓｈｍｅａｄ）
およびオンシツコナジラミ（Ｔｒｉａｌｅｕｒｏｄｅｓ　ｖａｐｏｒａｒｉｏｒｕｍ　Ｗ
ｅｓｔｗｏｏｄ）、ジャガイモヒメヨコバイ（Ｅｍｐｏａｓｃａ　ｆａｂａｅ　Ｈａｒｒ
ｉｓ）、ヒメトビウンカ（Ｌａｏｄｅｌｐｈａｘ　ｓｔｒｉａｔｅｌｌｕｓ　Ｆａｌｌｅ
ｎ）、フタテンヨコバイ（Ｍａｃｒｏｌｅｓｔｅｓ　ｑｕａｄｒｉｌｉｎｅａｔｕｓ　Ｆ
ｏｒｂｅｓ）、ツマグロヨコバイ（Ｎｅｐｈｏｔｅｔｔｉｘ　ｃｉｎｔｉｃｅｐｓ　Ｕｈ
ｌｅｒ）、クロスジツマグロヨコバイ（Ｎｅｐｈｏｔｅｔｔｉｘ　ｎｉｇｒｏｐｉｃｔｕ
ｓ　Ｓｔａｌ）、トビイロウンカ（Ｎｉｌａｐａｒｖａｔａ　ｌｕｇｅｎｓ　Ｓｔａｌ）
、トウモロコシウンカ（Ｐｅｒｅｇｒｉｎｕｓ　ｍａｉｄｉｓ　Ａｓｈｍｅａｄ）、セジ
ロウンカ（Ｓｏｇａｔｅｌｌａ　ｆｕｒｃｉｆｅｒａ　Ｈｏｒｖａｔｈ）、イネウンカ（
Ｓｏｇａｔｏｄｅｓ　ｏｒｉｚｉｃｏｌａ　Ｍｕｉｒ）、シロリンゴヨコバイ（Ｔｙｐｈ
ｌｏｃｙｂａ　ｐｏｍａｒｉａ　ＭｃＡｔｅｅ）、チマダラヒメヨコバイ（Ｅｒｙｔｈｒ
ｏｎｅｏｕｒａ　ｓｐｐ．）、十七年ゼミ（Ｍａｇｃｉｄａｄａ　ｓｅｐｔｅｎｄｅｃｉ
ｍ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ）、イセリヤカイガラムシ（Ｉｃｅｒｙａ　ｐｕｒｃｈａｓｉ　Ｍ
ａｓｋｅｌｌ）、サンホゼカイガラムシ（Ｑｕａｄｒａｓｐｉｄｉｏｔｕｓ　ｐｅｒｎｉ
ｃｉｏｓｕｓ　Ｃｏｍｓｔｏｃｋ）、ミカンコナカイガラムシ（Ｐｌａｎｏｃｏｃｃｕｓ
　ｃｉｔｒｉ　Ｒｉｓｓｏ）、他のコナカイガラムシ（Ｐｓｅｕｄｏｃｏｃｃｕｓ　ｓｐ
ｐ．）、ヨーロッパナシキジラミ（Ｃａｃｏｐｓｙｌｌａ　ｐｙｒｉｃｏｌａ　Ｆｏｅｒ
ｓｔｅｒ）、カキキジラミ（Ｔｒｉｏｚａ　ｄｉｏｓｐｙｒｉ　Ａｓｈｍｅａｄ）に対し
て商業上有意な活性もまた有する。これらの化合物は、半翅目（Ｈｅｍｉｐｔｅｒａ）の
メンバー：例えばアオクサカメムシ（Ａｃｒｏｓｔｅｒｎｕｍ　ｈｉｌａｒｅ　Ｓａｙ）
、ヘリカメムシの一種（Ａｎａｓａ　ｔｒｉｓｔｉｓ　Ｄｅ　Ｇｅｅｒ）、コバネナガカ
メの一種（Ｂｌｉｓｓｕｓ　ｌｅｕｃｏｐｔｅｒｕｓ　ｌｅｕｃｏｐｔｅｒｕｓ　Ｓａｙ
）、コットンレースバグ（Ｃｏｒｙｔｈｕｃａ　ｇｏｓｓｙｐｉｉ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ
）、トマトバグ（Ｃｙｒｔｏｐｅｌｔｉｓ　ｍｏｄｅｓｔａ　Ｄｉｓｔａｎｔ）、アカホ
シカメムシ（Ｄｙｓｄｅｒｃｕｓ　ｓｕｔｕｒｅｌｌｕｓ　Ｈｅｒｒｉｃｈ－Ｓｃｈａｅ
ｆｆｅｒ）、茶色のカメムシの一種（Ｅｕｃｈｉｓｔｕｓ　ｓｅｒｖｕｓ　Ｓａｙ）、イ
ッテンカメムシ（Ｅｕｃｈｉｓｔｕｓ　ｖａｒｉｏｌａｒｉｕｓ　Ｐａｌｉｓｏｔ　ｄｅ
　Ｂｅａｕｖｏｉｓ）、ヒメマダラカメムシ（Ｇｒａｐｔｏｓｔｈｅｔｕｓ　ｓｐｐ．）
、マツノミヘリカメムシ（Ｌｅｐｔｏｇｌｏｓｓｕｓ　ｃｏｒｃｕｌｕｓ　Ｓａｙ）、ミ
ドリメクラガメ（Ｌｙｇｕｓ　ｌｉｎｅｏｌａｒｉｓ　Ｐａｌｉｓｏｔ　ｄｅ　Ｂｅａｕ
ｖｏｉｓ）、ミナミアオカメムシ（Ｎｅｚａｒａ　ｖｉｒｉｄｕｌａ　Ｌｉｎｎａｅｕｓ
）、イネカメムシ（Ｏｅｂａｌｕｓ　ｐｕｇｎａｘ　Ｆａｂｒｉｃｉｕｓ）、ナガカメム
シの一種（Ｏｎｃｏｐｅｌｔｕｓ　ｆａｓｃｉａｔｕｓ　Ｄａｌｌａｓ）、ワタノミハム
シ（Ｐｓｅｕｄａｔｏｍｏｓｃｅｌｉｓ　ｓｅｒｉａｔｕｓ　Ｒｅｕｔｅｒ）に対しても
活性を有する。本発明の化合物によって防除される他の昆虫の種類には、総翅目（Ｔｈｙ
ｓａｎｏｐｔｅｒａ）（例えば、ミカンキイロアザミウマ（Ｆｒａｎｋｌｉｎｉｅｌｌａ
　ｏｃｃｉｄｅｎｔａｌｉｓ　Ｐｅｒｇａｎｄｅ）、ミカンアザミウマ（Ｓｃｉｒｔｈｏ
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ｔｈｒｉｐｓ　ｃｉｔｒｉ　Ｍｏｕｌｔｏｎ）、ダイズアザミウマ（Ｓｅｒｉｃｏｔｈｒ
ｉｐｓ　ｖａｒｉａｂｉｌｉｓ　Ｂｅａｃｈ）およびネギアザミウマ（Ｔｈｒｉｐｓ　ｔ
ａｂａｃｉ　Ｌｉｎｄｅｍａｎ））；および鞘翅目（Ｃｏｌｅｏｐｔｅｒａ）（例えば、
コロラドハムシ（Ｌｅｐｔｉｎｏｔａｒｓａ　ｄｅｃｅｍｌｉｎｅａｔａ　Ｓａｙ）、イ
ンゲンテントウ（Ｅｐｉｌａｃｈｎａ　ｖａｒｉｖｅｓｔｉｓ　Ｍｕｌｓａｎｔ）および
アグリオテス（Ａｇｒｉｏｔｅｓ）属、アトウス（Ａｔｈｏｕｓ）属またはリモニウス（
Ｌｉｍｏｎｉｕｓ）属のコメツキムシの幼虫が含まれる。
【０３３３】
　本発明の化合物は、殺虫剤、殺菌剤、抗線虫薬、殺ダニ剤、成長調整剤、例えば発根刺
激物質、化学不妊剤、情報化学物質、忌避剤、誘引剤、フェロモン、摂食刺激物質、他の
生物活性化合物または昆虫病原性細菌、ウイルスまたは菌類を含む１種または複数種の他
の生物活性化合物または生物活性薬剤と混合し、より広範な範囲の農業での有用性を付与
する多成分農薬を形成することもできる。このように本発明の化合物はさらに、生物学的
に有効な量の少なくとも１種の更なる生物活性化合物または薬剤を含んでなることができ
る。それらと配合することができる、かかる生物活性化合物または薬剤の例としては：殺
虫剤、例えばアバメクチン、アセフェート、アセタミプリド、アベルメクチン、アザジラ
クチン、アジンホスメチル、ビフェントリン、ビンフェナザート（ｂｉｎｆｅｎａｚａｔ
ｅ）、ブプロフェジン、カルボフラン、クロルフェナピル、クロルフルアズロン、クロル
ピリホス、クロルピリホスメチル、クロマフェノジド、クロチアニジン、シフルトリン、
β－シフルトリン、シハロトリン、λ－シハロトリン，シペルメトリン、シロマジン、デ
ルタメトリン、ジアフェンチウロン、ダイアジノン、ジフルベンズロン、ジメトエート、
ジオフェノラン、エマメクチン、エンドスルファン、エスフェンバレレート、エチプロー
ル、フェノチカルブ、フェノキシカルブ、フェンプロパトリン、フェンプロキシメート（
ｆｅｎｐｒｏｘｉｍａｔｅ）、フェンバレレート、フィプロニル、フロニカミド、フルシ
スリネート、フルフェネリム、タウ－フルバリネート、フルフェノクスロン、フォノフォ
ス、ハロフェノジド、ヘキサフルムロン、イミダクロプリド、インドキサカルブ、イソフ
ェンフォス、、ルフェヌロン、マラチオン、メタアルデヒド、メタミドフォス、メチダチ
オン、メトミル、メトプレン、メトキシクロル、モノクロトホス、メトキシフェノジド、
ニチアジン、ノバルロン、ノビフルムロン、オキサミル、パラチオン、パラチオンメチル
、ペルメトリン、ホレート、ホサロン、ホスメット、ホスファミドン、ピリミカーブ、プ
ロフェノホス、ピメトロジン、ピリダリル、ピリプロキシフェン、ロテノン、スピノサド
、スピロメシフィン、サルプロス、テブフェノジド、テフルベンズロン、テフルトリン、
テルブホス、テトラクロルビンホス、チアクロプリド、チアメトキサム、チオジカルブ、
チオスルタプ－ナトリウム（ｔｈｉｏｓｕｌｔａｐ－ｓｏｄｉｕｍ）、トラロメトリン、
トリクロルホンおよびトリフルムロン；殺菌剤、例えばアシベンゾラル、アゾキシストロ
ビン、ベノミル、ブラスチシジン－Ｓ、ボルドー混合物（３塩基性硫酸銅）、ブロムコナ
ゾール、カルプロパミド、カプタフォル、カプタン、カルベンダジム、クロロネブ、クロ
ロタロニル、オキシ塩化銅、銅塩、シフルフェナミド、シモキサニル、シプロコナゾール
、シプロジニル、（Ｓ）－３，５－ジクロロ－Ｎ－（３－クロロ－１－エチル－１－メチ
ル－２－オキソプロピル）－４－メチルベンズアミド（ＲＨ　７２８１）、ジクロシメト
（Ｓ－２９００）、ジクロメジン、ジクロラン、ジフェノコナゾール、（Ｓ）－３，５－
ジヒドロ－５－メチル－２－（メチルチオ）－５－フェニル－３－（フェニルアミノ）－
４Ｈ－イミダゾール－４－オン（ＲＰ　４０７２１３）、ジメトモルフ、ジモキシストロ
ビン、ジニコナゾール、ジニコナゾール－Ｍ、ドジン、エジフェンフォス、エポキシコナ
ゾール、ファモキサドン、フェナミドン、フェナリモル、フェンブコナゾール、フェンカ
ラミド（ＳＺＸ０７２２）、フェンピクロニル、フェンプロピジン、フェンプロピモルフ
、フェンチンアセテート、フェンチンヒドロキシド、フルアジナム、フルジオキソニル、
フルメトオーバー（ｆｌｕｍｅｔｏｖｅｒ）（ＲＰＡ　４０３３９７）、フルクインコナ
ゾール、フルシラゾール、フルトラニル、フルトリアフォル、フォルペト、ホセチル－ア
ルミニウム、フララキシル、フラメタピル（Ｓ－８２６５８）、ヘキサコナゾール、イプ
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コナゾール、イプロベンホス、イプロジオン、イソプロチオラン、カスガマイシン、クレ
ソキシムメチル、マンコゼブ、マネブ、メフェノキサム、メプロニル、メタラキシル、メ
トコナゾール、メトミノストロビン／フェノミノストロビン（ＳＳＦ－１２６）、ミクロ
ブタニル、ネオ－アソジン（メタンアルソン酸第二鉄）、オキサジキシル、ペンコナゾー
ル、ペンシクロン、プロベナゾール、プロクロラツ、プロパモカルブ、プロピコナゾール
、ピリフェノクス、ピラクロストロビン、ピリメタニル、ピロキロン、キノキシフェン、
スピロキサミン、硫黄、テブコナゾール、テトラコナゾール、チアベンダゾール、チフル
ザミド、チオファネートメチル、チラム、チアジニル、トリアジメホン、トリアジメノー
ル、トリシクラゾール、トリフロキシストロビン、トリチコナゾール、バリダマイシンお
よびビンクロゾリン；抗線虫薬、例えばアルジカルブ、オキサミル、クロチアゾベン／ベ
ンクロチアズおよびフェナミホス；殺菌剤、例えばストレプトマイシン；殺ダニ剤、例え
ばアミドフルメト、アミトラツ、チノメチオナト、クロロベンジレート、シヘキサチン、
ジコホル、ジエノクロル、エトキサゾール、フェナザキン、フェンブタチンオキシド、フ
ェンプロパトリン、フェンピロキシメート、ヘキシチアゾクス、プロパルギット、ピリダ
ベンおよびテブフェンピラド；および生物剤、例えばアイザワイ（ａｉｚａｗａｉ）系と
クルスターキ（ｋｕｒｓｔａｋｉ）系を含むバチルス・チューリンジェンシス菌（Ｂａｃ
ｉｌｌｕｓ　ｔｈｕｒｉｎｇｉｅｎｓｉｓ）、バチルス・チューリンジェンシス菌のδ－
内毒素、バキュロウイルス、および昆虫病原性細菌、ウイルスおよび菌類が挙げられる。
本発明の化合物およびそれらの組成物は、遺伝学的に形質転換された植物に適用し、無脊
椎有害生物に対して毒性があるタンパク質を発現することができる（バチルス・チューリ
ンジェンシス菌毒素など）。外因的に適用された発明の無脊椎有害生物防除化合物の効果
は、発現した毒性タンパク質と相乗的であることが可能である。
【０３３４】
　これらの農作物保護剤の一般的な参考文献としては、Ｔｈｅ　Ｐｅｓｔｉｃｉｄｅ　Ｍ
ａｎｕａｌ，１２ｔｈ　Ｅｄｉｔｉｏｎ，Ｃ．Ｄ．Ｓ．Ｔｏｍｌｉｎ，Ｅｄ．，Ｂｒｉｔ
ｉｓｈ　Ｃｒｏｐ　Ｐｒｏｔｅｃｔｉｏｎ　Ｃｏｕｎｃｉｌ，Ｆａｒｎｈａｍ，Ｓｕｒｒ
ｅｙ，Ｕ．Ｋ．，２０００が挙げられる。
【０３３５】
　本発明の化合物と混合するための好ましい殺虫剤および殺ダニ剤には、ピレスロイド、
例えばシペルメトリン、シハロトリン、シフルトリンおよびβ－シフルトリン、エスフェ
ンバレレート、フェンバレレートおよびトラロメトリン；カルバメート、例えばフェノチ
オカルブ、メトミル、オキサミルおよびチオジカルブ；ネオニコチノイド、例えばクロチ
アニジン、イミダクロプリドおよびチアクロプリド；ニューロンナトリウムチャンネルブ
ロッカー、例えばインドキサカルブ；殺虫性大環状ラクトン、例えばスピノサド、アバメ
クチン、アベルメクチンおよびエマメクチン；γ－アミノ酪酸（ＧＡＢＡ）拮抗薬、例え
ばエンドスルファン、エチプロールおよびフィプロニル；殺虫性尿素、例えばフルフェノ
クスロンおよびトリフルムロン；擬態幼虫ホルモン、例えばジオフェノランおよびピリプ
ロキシフェン；ピメトロジン；およびアミトラズが含まれる。本発明の化合物と混合する
のに好ましい生物剤には、バチルス・チューリンジェンシス菌およびバチルス・チューリ
ンジェンシス菌のδ－内毒素ならびに自然発生および遺伝子改変されたウイルス殺虫剤、
例えばバキュロウイルス科（Ｂａｃｕｌｏｖｉｒｉｄａｅ）のメンバーならびに食虫性菌
類が含まれる。
【０３３６】
　最も好ましい混合物には、本発明の化合物とシハロトリンとの混合物；本発明の化合物
とβ－シフルトリンとの混合物；本発明の化合物とエスフェンバレレートとの混合物；本
発明の化合物とメトミルとの混合物；本発明の化合物とイミダクロプリドとの混合物；本
発明の化合物とチアクロプリドとの混合物；本発明の化合物とインドキサカルブとの混合
物；本発明の化合物とアバメクチンとの混合物；本発明の化合物とエンドスルファンとの
混合物；本発明の化合物とエチプロールとの混合物；本発明の化合物とフィプロニルとの
混合物；本発明の化合物とフルフェノクスロンとの混合物；本発明の化合物とピリプロキ
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シフェンとの混合物；本発明の化合物とピメトロジンとの混合物；本発明の化合物とアミ
トラズとの混合物；本発明の化合物とバチルス・チューリンジェンシス菌との混合物およ
び本発明の化合物とバチルス・チューリンジェンシス菌のδ－内毒素との混合物が含まれ
る。
【０３３７】
　特定の場合には、異なる作用様式であるが、同様の防除範囲を有する他の無脊椎有害生
物防除化合物または薬剤が特に、耐性管理に特に有利であるだろう。このように、本発明
の組成物はさらに、異なる作用様式であるが、同様の防除範囲を有する、生物学的に有効
な量の少なくとも１種の更なる無脊椎有害生物防除化合物を含んでなることができる。植
物保護化合物（例えば、タンパク質）を発現させるために遺伝子改変された植物またはそ
の植物の場所を生物学的に有効な量の本発明の化合物と接触させることによって、広範な
範囲の植物保護が提供され、かつそれは耐性管理に有利であるだろう。
【０３３８】
　農業上および非農業上の発生場所を含む有害生物の環境に対して、保護すべき領域に対
して、または防除すべき有害生物に直接、１種もしくは複数の本発明の化合物を有効量で
適用することによって、無脊椎有害生物が農業用途および非農業用途において防除される
。このように、本発明はさらに、農業および／または非農業用途において無脊椎有害生物
を防除する方法であって、生物学的に有効な量の本発明の１種または複数種の化合物と、
または少なくとも１種のかかる化合物を含有する組成物、または少なくとも１種のかかる
化合物と有効量の少なくとも１種の更なる生物活性化合物もしくは薬剤を含有する組成物
と、無脊椎有害生物またはその環境とを接触させることを含んでなる方法を含んでなる。
本発明の化合物および有効量の少なくとも１種の更なる生物活性化合物もしくは薬剤を含
んでなる適切な組成物の例には、更なる生物活性化合物もしくは薬剤が、本発明の化合物
と同一顆粒上に存在するか、または本発明の化合と別の顆粒上に存在する、顆粒状組成物
が含まれる。
【０３３９】
　好ましい接触方法は、噴霧による方法である。あるいは、本発明の化合物を含有する顆
粒状組成物は、植物の葉または土壌に適用することができる。本発明の化合物はまた、土
壌に、苗箱の処理または移植苗のくぼみに、液状配合物として土壌を浸して適用される、
顆粒状配合物として適用される本発明の化合物を含有する組成物を植物と接触させること
による、植物による取り込みを介して有効に送達される。化合物はまた、本発明の化合物
を含有する組成物を発生場所に局所的に適用することによって効果的である。他の接触方
法として、直接噴霧および残留噴霧、空中噴霧、ゲル、種子コーティング、マイクロカプ
セル化、浸透性取り込み、餌、耳標、ボーラス、噴霧器、燻蒸剤、エアゾール、微粉剤お
よび多くの他のものによる本発明の化合物または組成物の適用が挙げられる。本発明の化
合物はまた、無脊椎有害生物防除装置を製造するために使用される材料（例えば、昆虫綱
）中に含浸させてもよい。
【０３４０】
　本発明の化合物は、無脊椎有害生物によって摂取される餌の中に、またはわな等の装置
内に組み込むことができる。活性成分を０．０１～５％、水分保持剤（１種または複数種
）を０．０５～１０％、野菜粉を４０～９９％含有する顆粒剤または餌が、非常に低い施
用量で、特に直接接触ではなく摂取により致死的である活性成分の用量で、土壌の昆虫を
防除するのに有効である。
【０３４１】
　本発明の化合物は純粋状態で適用することができるが、ほとんどの場合、適切な担体、
希釈剤、および界面活性剤と共に、１種または複数種の化合物を含有する製剤、あるいは
企図される最終用途に応じて食物と併用して適用されるだろう。好ましい適用方法は、化
合物の水分散液または精製油溶液を噴霧することを含む。噴霧オイル、噴霧オイル濃縮物
、展着剤、アジュバント、他の溶媒、および協力剤、例えばピペロニルブトキシドと組み
合わせると、化合物の効力が高められる場合が多い。
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　有効な防除に必要とされる施用量（つまり、「生物学的に有効な量」）は、防除する無
脊椎有害生物の種類、有害生物の生活環、ライフステージ、そのサイズ、場所、時期、宿
主作物または宿主動物、摂食行動、交尾行動、周囲湿度、温度等の因子に応じて異なるだ
ろう。通常の環境下では、活性成分約０．０１～２ｋｇ／ヘクタールの施用量が、農業生
態系において有害生物を防除するのに十分である場合もあるが、０．０００１ｋｇ／ヘク
タールという少量でも十分な場合もあるし、あるいは８ｋｇ／ヘクタールという高い施用
量が必要とされる場合もある。非農業用途に関しては、有効な施用量は、約１．０～５０
ｍｇ／平方メートルと様々であるが、０．１ｍｇ／平方メートルという少量で十分な場合
もあるし、あるいは１５０ｍｇ／平方メートルという高い施用量が必要とされる場合もあ
る。当業者であれば、所望のレベルの無脊椎有害生物防除に必要な生物学的に有効な量を
容易に決定することができる。
【０３４３】
　以下の試験によって、特定の有害生物に対する本発明の化合物の防除有効性が実証され
ている。「防除有効性」とは、有意に摂食を低減する無脊椎有害生物発生の抑制（死亡率
を含む）を表す。しかしながら、本発明の化合物によって得られる有害生物防除の保護は
、これらの種類に限定されない。化合物の詳細については、インデックス表ＡからＦを参
照のこと。以下の略語が以下のインデックス表で使用されている：Ｍｅはメチルである。
「Ｅｘ」という略語は「実施例」を表し、化合物が調製される実施例を示す数が続く。
【０３４４】
【表１１５】

【０３４５】
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【表１１６】

【０３４６】
【表１１７】

【０３４７】
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【０３４８】
【表１１９】

【０３４９】
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【表１２０】

【０３５０】
本発明の生物学的実施例
試験Ａ
　コナガ（Ｐｌｕｔｅｌｌａ　ｘｙｌｏｓｔｅｌｌａ）の防除の評価では、試験ユニット
は、１２～１４日目のラディッシュ植物を中に有する小さな開放容器からなる。コアサン
プラーを用いて、これに昆虫の食餌１片上の幼虫１０～１５匹を予めたからせて、その上
で成長する多くの幼虫を有する硬くなった昆虫の食餌のシートからプラグを除去し、幼虫
および食餌を含有するそのプラグを試験ユニットに移す。食餌のプラグが乾燥するにした
がって、幼虫が試験用植物上に移動する。
【０３５１】
　別段の指定がない限り、アセトン１０％と、水９０％と、アルキルアリールポリオキシ
エチレン、遊離脂肪酸、グリコールおよびイソプロパノールを含有するＸ－７７（登録商
標）スプレッダー（Ｓｐｒｅａｄｅｒ）Ｌｏ－フォーム・フォーミュラ（Ｌｏ－Ｆｏａｍ
　Ｆｏｒｍｕｌａ）非イオン界面活性剤（ラブランド・インダストリーズ社（Ｌｏｖｅｌ
ａｎｄ　Ｉｎｄｕｓｔｒｉｅｓ，Ｉｎｃ．））３００ｐｐｍと、を含有する溶液を用いて
、試験化合物を配合した。配合した化合物を、各試験ユニットの上部より１．２７ｃｍ（
０．５インチ）上に位置付けられる１／８ＪＪ特注本体を有するＳＵＪ２噴霧器ノズル（
スプレイング・システムズ社（Ｓｐｒａｙｉｎｇ　Ｓｙｓｔｅｍｓ　Ｃｏ．））を通して
液体１ｍｌで適用した。このスクリーンにおけるすべての実験化合物を２５０ｐｐｍ（ま
たは未満）で噴霧し、３回繰り返した。配合した試験化合物を噴霧した後、各試験ユニッ
トを１時間乾燥させ、次いで黒色の網を張った蓋を上に置いた。試験ユニットを２５℃お
よび相対湿度７０％のグロースチャンバ内で６日間保持した。植物の摂食被害を目視評価
した。
【０３５２】
　試験した化合物の中で、以下の化合物：１＊、２＊、３、４＊、５＊、６、７＊、８、
１０＊、１１＊、１２＊、１３＊、１４＊、１５＊および１７＊が、優れたレベルの植物
保護（摂食被害２０％以下）を提供した。
【０３５３】
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試験Ｂ
　フォールアーミーワーム（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ　ｆｒｕｇｉｐｅｒｄａ）の防除の評
価では、試験ユニットは、４～５日目のコーン（トウモロコシ）植物を中に有する小さな
開放容器からなる。試験Ａについて記載のように、コアサンプラーを用いて、これに昆虫
の食餌１片上の生後１日の幼虫１０～１５匹を予めたからせた。
【０３５４】
　試験Ａについて記載のように、試験化合物を配合し、２５０ｐｐｍ（または以下）で噴
霧した。施用を３回繰り返した。噴霧後、試験Ａに記載のように試験ユニットをグロース
チャンバ内で保持し、目視で評価した。
【０３５５】
　試験した化合物の中で、以下の化合物：７＊、１０、１２＊、１３＊、１４＊および１
７＊が、優れたレベルの植物保護（摂食被害２０％以下）を提供した。
【０３５６】
試験Ｃ
　オオタバコガの幼虫（Ｈｅｌｉｏｔｈｉｓ　ｖｉｒｅｓｃｅｎｓ）の防除の評価につい
ては、試験ユニットは、６～７日目のワタの木（ｃｏｔｔｏｎ　ｐｌａｎｔ）を中に有す
る小さな開放容器からなる。試験Ａについて記載のように、コアサンプラーを用いて、こ
れに昆虫の食餌１片上の生後２日の幼虫８匹を予めたからせた。
【０３５７】
　試験Ａについて記載のように、試験化合物を配合し、２５０ｐｐｍ（または以下）で噴
霧した。施用を３回繰り返した。噴霧後、試験Ａに記載のように試験ユニットをグロース
チャンバ内で保持し、目視で評価した。
【０３５８】
　試験した化合物の中で、以下の化合物：７*、１０*、１１*、１２*、１３、１４*およ
び１７*が、優れたレベルの植物保護（摂食被害２０％以下）を提供した。
*５０ｐｐｍで試験した。
　なお、本発明の特徴または主な態様は次のとおりである。
１．
　式Ｉ：
【化６２】

　（式中、ＡはＯまたはＳであり；
　ＧはＣ（＝Ｏ）、ＳＯまたはＳ（Ｏ）2からなる群から独立して選択される１つまたは
２つの環員を場合により含む、５員もしくは６員芳香族複素環または５員もしくは６員非
芳香族複素環であり、各環は場合により１～４つのＲ2で置換され；
　ＪはＪ－５、Ｊ－６、Ｊ－７、Ｊ－８、Ｊ－９およびＪ－１０からなる群から選択され
るピラゾールまたはピロール環であり、各環はＲ3で置換され、そして場合によりＲ6お
よびＲ7で置換され；
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【化６３】

　Ｒ1はＨ；またはＣ1～Ｃ6アルキル、Ｃ2～Ｃ6アルケニル、Ｃ2～Ｃ6アルキニルまたは
Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルであり、それぞれが場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ヒドロ
キシ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフィニル、Ｃ

1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、
Ｃ2～Ｃ8ジアルキルアミノおよびＣ3～Ｃ6シクロアルキルアミノからなる群から独立して
選択される１つまたは複数の置換基で置換され；あるいは
　Ｒ1はＣ2～Ｃ6アルキルカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキ
ルアミノカルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ（＝Ａ）Ｊであり；
　Ｒ2またはＲ3はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ2～Ｃ6アルケニル、Ｃ2～
Ｃ6アルキニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ6ハロアルケ
ニル、Ｃ2～Ｃ6ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＣＯ2

Ｈ、ＣＯＮＨ2、ＮＯ2、ヒドロキシ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ

1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ

1～Ｃ4ハロアルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルス
ルホニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、Ｃ2～Ｃ8ジアルキルアミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキ
ルアミノ、Ｃ2～Ｃ6アルキルカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アル
キルアミノカルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ3～Ｃ6トリアルキ
ルシリルであり；あるいは
　Ｒ2またはＲ3はそれぞれ独立してフェニル、ベンジル、ベンゾイル、フェノキシまたは
５員もしくは６員芳香族複素環、ナフチル環系、または芳香族もしくは非芳香族８員、９
員もしくは１０員複素二環式縮合環系であって、各環または環系がＲ5から独立して選択
される１～３つの置換基で置換され；
　Ｒ4はそれぞれ独立してＣ1～Ｃ6アルキル、Ｃ2～Ｃ6アルケニル、Ｃ2～Ｃ6アルキニル
、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ6ハロアルケニル、Ｃ2～Ｃ6

ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ヒドロキシ、
Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキ
ルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4ハ
ロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、
Ｃ2～Ｃ8ジアルキルアミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルアミノ、またはＣ3～Ｃ6トリアルキ
ルシリルであり；あるいは
　Ｒ4はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたはフェノキシ環であり、各環はＲ5から
独立して選択される１～３つの置換基で置換され；
　Ｒ5はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ2～Ｃ4アルキ
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ニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、Ｃ2～Ｃ4ハロアルケニル、Ｃ2

～Ｃ4ハロアルキニル、Ｃ3～Ｃ6ハロシクロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4

アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフ
ィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルアミノ、Ｃ2～Ｃ8ジアルキルア
ミノ、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルアミノ、Ｃ4～Ｃ7（アルキル）シクロアルキルアミノ、Ｃ

2～Ｃ4アルキルカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキルアミノカ
ルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカルボニルまたはＣ3～Ｃ6トリアルキルシリルであ
り；
　Ｒ6はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハ
ロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、またはＣ

1～Ｃ4ハロアルキルチオであり；
　Ｒ7はＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル、Ｃ3～Ｃ6アルケニル、Ｃ3～Ｃ6

ハロアルケニル、Ｃ3～Ｃ6アルキニルまたはＣ3～Ｃ6ハロアルキニルであり；
　ｎは１～４の整数である）
の化合物、およびそのＮ－オキシドおよびその塩。
２．
　ＡはＯであり；
　ＧはＧ－１、Ｇ－２、Ｇ－３、Ｇ－４、Ｇ－５、Ｇ－６、Ｇ－７およびＧ－４３からな
る群から選択され、各Ｇは１～４つのＲ2で場合により置換され
【化６４】

　ＱはＯ、ＳまたはＮＲ2であり；
　Ｗ、Ｘ、ＹおよびＺは独立してＮまたはＣＲ2であり、ただし、Ｇ－４およびＧ－５に
おいてはＷ、Ｘ、ＹもしくはＺの少なくとも１つがＮであり；
　Ｑ1はＯ、ＳまたはＮＲ3であり；
　Ｗ1、Ｘ1、Ｙ1およびＺ1は独立してＮまたはＣＲ3であり、ただし、Ｊ－３およびＪ－
４においてはＷ1、Ｘ1、Ｙ1もしくはＺ1の少なくとも１つがＮであり；
　Ｒ3はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、ハロゲン、Ｃ
Ｎ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1

～Ｃ4アルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチオ
、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニル、Ｃ2～Ｃ4アル
コキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキルアミノカルボニルまたはＣ3～Ｃ8ジアルキルアミノ
カルボニルであり；あるいは
　Ｒ3はそれぞれ独立してフェニル、ベンジルまたは５員もしくは６員芳香族複素環であ
り、各環がＲ5から独立して選択される１～３つの置換基で置換され；
　１つのＲ4基はフェニル環の２位または５位のいずれかで式Ｉの残部に結合し、かつ前
記Ｒ4がＣ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4ア
ルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフィ
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ニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチオ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル
スルフィニルまたはＣ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニルであり；
ｍは０～４の整数である、
前記第１項に記載の化合物。
３．
　Ｒ1はＨまたはＣ2～Ｃ6アルキルであり；
　Ｒ3基がそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、ハロゲン、
ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシ、Ｃ1～Ｃ4アルキルチオ、
Ｃ1～Ｃ4アルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4アルキルスルホニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルチ
オ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルフィニル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキルスルホニル、Ｃ2～Ｃ4ア
ルコキシカルボニル、Ｃ2～Ｃ6アルキルアミノカルボニル、Ｃ3～Ｃ8ジアルキルアミノカ
ルボニル；またはフェニル、ベンジル、または５員もしくは６員芳香族複素環であり、各
環がハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ2～Ｃ4アルケニル、Ｃ2～Ｃ4アルキ
ニル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、Ｃ1～Ｃ4アルコキシまたはＣ1

～Ｃ4ハロアルコキシで場合により置換され；
　ｎは１または２である、
前記第２項に記載の化合物。
４．
　Ｒ1はＨであり；
　１つのＲ4がＮＲ1Ｃ（＝Ａ）Ｊ部分に対してオルトのフェニル環の２位で式Ｉの残部に
結合し且つＣ1～Ｃ3アルキル、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＯＣＨＦ2、Ｓ（Ｏ）pＣＦ3、Ｓ（Ｏ）p

ＣＨＦ2およびハロゲンからなる群から選択され、場合により第２のＲ4がＮＲ1Ｃ（＝Ａ
）Ｊ部分に対してパラのフェニル環の４位で結合し且つハロゲン、Ｃ1～Ｃ3アルキルおよ
びＣ1～Ｃ3ハロアルキルからなる群から選択され；
ｐは０、１または２である、
前記第３項に記載の化合物。
５．
　Ｒ3はＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、または

【化６５】

であり；
　ＶはＮ、ＣＨ、ＣＦ、ＣＣｌ、ＣＢｒまたはＣＩであり；
　Ｒ5はそれぞれ独立してＨ、Ｃ1～Ｃ6アルキル、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル、Ｃ1～Ｃ6ハ
ロアルキル、ハロゲン、ＣＮ、Ｃ1～Ｃ4アルコキシ、Ｃ1～Ｃ4ハロアルコキシまたはＣ1

～Ｃ4ハロアルキルチオである、前記第４項に記載の化合物。
６．
　ＶはＮである前記第５項に記載の化合物。
７．
　ＶはＣＨ、ＣＦ、ＣＣｌまたはＣＢｒである前記第５項に記載の化合物。
８．
　Ｒ5はＨ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、Ｃ1～Ｃ4ハロアルキル、ハロゲンまたはＣＮであり；
　Ｒ6はＨ、ＣＨ3、ＣＦ3、ＯＣＨ2ＣＦ3、ＯＣＨＦ2またはハロゲンであり；
　Ｒ7はＣＨ2ＣＦ3、ＣＨＦ2またはＣＦ3である、
前記第６または７項に記載の化合物。
９．
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　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ6で置換されるＪがＪ－５であり；Ｒ5はＣｌまた
はＢｒであり；Ｒ6はハロゲン、ＯＣＨ2ＣＦ3、ＯＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８
項に記載の化合物。
１０．
　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ7で置換されるＪがＪ－６であり；Ｒ9はＣｌまた
はＢｒであり；Ｒ7はＣＨ2ＣＦ3、ＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８項に記載の化合
物。
１１．
　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ7で置換されるＪがＪ－７であり；Ｒ9はＣｌまた
はＢｒであり；Ｒ7はＣＨ2ＣＦ3、ＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８項に記載の化合
物。
１２．
　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ6で置換されるＪがＪ－８であり；Ｒ5はＣｌまた
はＢｒであり；Ｒ6はハロゲン、ＯＣＨ2ＣＦ3、ＯＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８
項に記載の化合物。
１３．
　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ6およびＲ7で置換されるＪがＪ－９であり；Ｒ5は
ＣｌまたはＢｒであり；Ｒ6はハロゲン、ＯＣＨ2ＣＦ3、ＯＣＨＦ2またはＣＦ3であり；
Ｒ7はＣＨ2ＣＦ3、ＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８項に記載の化合物。
１４．
　Ｒ3で置換され、そして場合によりＲ7で置換されるＪがＪ－１０であり；Ｒ9はＣｌま
たはＢｒであり；Ｒ7はＣＨ2ＣＦ3、ＣＨＦ2またはＣＦ3である、前記第８項に記載の化
合物。
１５．
　１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（１Ｈ－イミダゾール－２－イル）
－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボ
キサミド、
１－（２－クロロメチル－Ｎ－［２－メチル－６－（１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－
２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキ
サミド、
１－（２－クロロフェニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミ
ダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピ
ラゾール－５－カルボキサミド、
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１
Ｈ－イミダゾール－２－イル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－
１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－１－（２－クロロフェニル）－３－（トリフルオロメチル
）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
Ｎ－［４－ブロモ－２－（４，５－ジヒドロ－１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－２－イ
ル）－６－メチルフェニル］－１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－３－（トリフルオ
ロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カルボキサミド、
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２－（４，５－ジヒドロ－２－オキサゾリ
ル）－６－メチルフェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－ピラゾール－５－カ
ルボキサミド、および
１－（３－クロロ－２－ピリジニル）－Ｎ－［２，４－ジクロロ－６－（４，５－ジヒド
ロ－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）フェニル］－３－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－
ピラゾール－５－カルボキサミドからなる群から選択される、前記第１項に記載の化合物
。
１６．
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　生物学的に有効な量の前記第１項に記載の化合物、そのＮ－オキシドまたはその適切な
塩と無脊椎有害生物またはその環境を接触させることを含んでなる無脊椎有害生物の防除
方法。
１７．
　無脊椎有害生物を防除するための少なくとも１種の更なる化合物または薬剤を適用する
ことをさらに含んでなる前記第１６項に記載の方法。
１８．
　生物学的に有効な量の前記第１項に記載の化合物と、界面活性剤、固体希釈剤および液
体希釈剤からなる群から選択される少なくとも１種の更なる成分を含んでなる、無脊椎有
害生物を防除するための組成物。
１９．
　無脊椎有害生物を防除するための少なくとも１種の更なる化合物または薬剤をさらに含
んでなる、前記第１８項に記載の組成物。
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