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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　一般式（Ｉ）：
【化１】

［式中、Ｒ1は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル
基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカ
ルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、５又は６員複素環基（当該複
素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒
素原子を含有してよい。）、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又は置換されてよい５又は６員
複素環オキシ基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含
有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、置換されてよいベンゾイ
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ル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）及びＣ1～Ｃ6アルキ
ル基からなる群から選ばれる置換基である。｝であり、
　Ｒ2は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルキル基、置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ば
れる置換基である。）、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェノキシ基
（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、置換されてよいフェニ
ルチオ基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又はトリ（Ｃ1

～Ｃ6アルキル）ケイ素基であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、互いに独立して、水素原子、ハロゲン原子、置換され
てよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、下記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。
）、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニル基（当該置換基は、シアノ基又はニトロ基である
。）、Ｃ2～Ｃ6アルキニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルキル基（当該置換基は
、下記置換基群Ｃから選ばれる置換基である。）、Ｃ4～Ｃ10ビシクロアルキル基、シア
ノ基、ホルミル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、置換されてよいベンゾイル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、カルボキシル基、Ｃ2～Ｃ7ア
ルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換
されてよいフェニル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、
置換されてよい３～６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子
又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、ベンゼン環と縮合して
よい。当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）、置換されてよいア
ミノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸
基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、１個の水酸基又は、ハ
ロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個
の置換基により置換されたピリダジニルオキシ基である。）、置換されてよい５～６員複
素環オキシ基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有
し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれ
る置換基である。）、置換されてよいフェニルスルホニルオキシ基（当該置換基は、下記
置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキル
スルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル基又はトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基
であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素
原子と一緒になって、置換されてよい３～６員環状炭化水素基（当該環状炭化水素は、窒
素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の複素
原子により中断してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、ヒドロキ
シＣ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、オキソ基、ヒドロキシイミノ基又はＣ1

～Ｃ6アルコキシイミノ基であり、Ｃ1～Ｃ6アルキル基が置換した場合、他のＣ1～Ｃ6ア
ルキル基又は環上の炭素原子と結合して新たな３員環を形成してよい。）を形成してよく
、
　ｍ及びｎは、互いに独立して、０又は１を表し、
　置換基群Ａは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、Ｃ3～
Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基からなる群であ
り、
　置換基群Ｂは、ハロゲン原子、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキ
ルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基
、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基、Ｃ1～Ｃ4アルキレンジオキシ基、ヒドロキシイミノ基及びＣ1～Ｃ6アルコキシイ
ミノ基からなる群であり、
　置換基群Ｃは、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、上
記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。）、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アル
ケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、ベンゾイル基、カルボキシル基、
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Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイ
ル基、置換されてよいフェニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置換基で
ある。）、５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又
は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）、置換されてよいアミ
ノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸基
、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、フェノキシ基、Ｃ1～Ｃ6アルキル
チオ基、フェニルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｄは、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコ
キシカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｅは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、水酸基
、置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置
換基である。）及びジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基からなる群である。］
で表される化合物、その塩及びそのエステル誘導体（ここで、エステル誘導体は、ピリダ
ジン環の４位に結合する水酸基の酸素原子に、
　置換されてよいＣ2～Ｃ15アルキルカルボニル基［当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～
Ｃ6アルコキシ基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニ
ルオキシカルボニル基｛当該置換基は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及び置換さ
れてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハ
ロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホ
ニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群
から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、置換されてよいＣ3～Ｃ6シ
クロアルケニルオキシカルボニル基｛当該置換基は、オキソ基及び置換されてよいベンゾ
イル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、
Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる
群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～２個の置換基である。｝、置換されてよい５又は６員複素環オキシカ
ルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル
基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボ
ニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒ
ドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン
原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基
、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。｝、置換されてよいフェニル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキ
ル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニ
ル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、フェノキシ
基及びＣ1～Ｃ6アルキルチオ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換
基である。］、
　Ｃ4～Ｃ7シクロアルキルカルボニル基、
　アダマンチルカルボニル基、
　置換されてよいＣ3～Ｃ7アルケニルカルボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子及びフ
ェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。）、
　Ｃ3～Ｃ7アルキニルカルボニル基、
　置換されてよいベンゾイル基［当該置換基は、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6

アルキル基（当該置換基は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ
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2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ7アルケニルオキシカルボニル基
｛当該置換基は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及び置換されてよいベンゾイル基
（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～
Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群か
ら選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。｝、置換されてよいＣ4～Ｃ7シクロアルケニルオキ
シカルボニル基｛当該置換基は、オキソ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基
は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシ
カルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
２個の置換基である。｝、フェニル基、ニトロ基、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルコキシ基
（当該置換基は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）、フェノキシ基、置換されてよい５又は６員複素環オキシカ
ルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル
基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボ
ニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒ
ドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン
原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基
、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。｝及び置換されてよい５又は６員複素環オキシスルホニル基｛当該複素環は、環
中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含
有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノ
キシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、
Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる
同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及
び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ

1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキ
ルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）か
らなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝からなる群から選ば
れる同一又は異なった１～３個の置換基である。］、
　ナフトイル基、
　置換されてよい３～８員複素環カルボニル基［当該複素環は、環中に、１個の、窒素原
子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、複素環内
の任意の炭素原子上で１～２個の酸素原子を含む５～６員スピロ環を形成してもよい。当
該置換基は、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、ハロゲ
ン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である
。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置
換されてよいフェニル基（当該置換基は、同一又は異なった１～３個のハロゲン原子であ
る。）、置換されてよい５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子
、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基
は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
３個の置換基である。）、ニトロ基、水酸基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、フェノキシ基、オ
キソ基、ヒドロキシイミノ基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシイミノ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、
Ｃ2～Ｃ6アルケニルチオ基、フェニルチオ基、置換されてよい５又は６員複素環カルボニ
ル基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に
１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル
基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、及び置換され



(5) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

てよい５又は６員複素環オキシカルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子
、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基
は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、
ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル
基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３
個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾ
イル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、
Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる
群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基である。｝からなる群から選ばれる同一又は異なった１
～３個の置換基である。］、
　置換されてよい７～１４員の縮合二又は三環式複素環カルボニル基（当該複素環は、環
中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子又は
酸素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる
群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、
　５又は６員複素環カルボニルカルボニル基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子
、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）、
　置換されてよいＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1

～Ｃ6アルコキシ基及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の
置換基である。）、
　Ｃ3～Ｃ7アルケニルオキシカルボニル基、
　置換されてよいフェノキシカルボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、
ニトロ基及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の
置換基である。）、
　縮合多環式炭化水素オキシカルボニル基、
　置換されてよい５又は６員複素環オキシカルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。
当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当該
置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シク
ロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異な
った１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されて
よいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロア
ルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル
基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、
　置換されてよいカルバモイル基｛当該置換基は、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（
当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、シアノ基、フェニル基
及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基で
ある。）、Ｃ3～Ｃ6アルケニル基、フェニル基、置換されてよい５又は６員複素環基（当
該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個
の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からな
る群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、Ｃ2～Ｃ7アルキルカル
ボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選
ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、
　（Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ）カルボニル基、
　（Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルチオ）カルボニル基、
　（フェニルチオ）カルボニル基、
　置換されてよいＣ1～Ｃ8アルキルスルホニル基（当該置換基は、同一又は異なった１～
３個のハロゲン原子である。）、
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　置換されてよいフェニルスルホニル基［当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキ
ル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニ
トロ基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニルオキシスルホニル基
｛当該置換基は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及び置換されてよいベンゾイル基
（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～
Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群か
ら選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。｝、置換されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルケニルオキ
シスルホニル基｛当該置換基は、オキソ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基
は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシ
カルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
２個の置換基である。｝及び置換されてよい５又は６員複素環オキシスルホニル基｛当該
複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の
窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換され
てよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロ
アルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群
から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニ
ルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6ア
ルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ

1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝からな
る群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。］、
　置換されてよい５又は６員複素環スルホニル基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素
原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置
換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）、
　置換されてよい５又は６員複素環オキシスルホニル基｛当該複素環は、環中に、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。
当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当該
置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シク
ロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異な
った１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されて
よいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロア
ルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル
基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、
　ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基、
　Ｃ1～Ｃ6アルコキシスルホニル基、
　ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ホスホリル基、
　トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基又は
　トリフェニルケイ素基
　が結合した式（Ｉ）の化合物である。）からなる群より選ばれる1種又は2種以上の3-フ
ェノキシ-4-ピリダジノール誘導体と、第２除草活性化合物として、2-ベンゾチアゾール-
2-イルオキシ-N-メチルアセトアニリド、（RS）-2-［2-（3-クロロフェニル）-2,3-エポ
キシプロピル］-2-エチルインダン-1,3-ジオン、S-〔N-（4-クロロフェニル）-N-イソプ
ロピルカルバモイルメチル〕-O，O-ジメチルジチオホスファート、2-クロロ-2'，6'-ジエ
チル-N-（2-プロポキシエチル）アセトアニリド、N-ブトキシメチル-2-クロロ-2'，6'-ジ
エチルアセトアニリド、2-クロロ-N-（3-メトキシ-2-テニル）-2'，6'-ジメチルアセトア
ニリド、S-ベンジル　1，2-ジメチルプロピル（エチル）チオカルバマート、S-エチルヘ
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キサヒドロ-1H-アゼピン-1-カルボチオアート、S-（4-クロロベンジル）N,N-ジエチルチ
オールカルバマート、O-3-tert-ブチルフェニル　N-（6-メトキシ-2-ピリジル）N-メチル
チオカルバマート、O-エチル　O-6-ニトロ-m-トリル　sec-ブチルホスホロアミドチオエ
ート、2'，3'-ジクロロ-4-エトキシメトキシベンズアニリド、3'，4'-ジクロロプロピオ
ンアニリド、1-（3-クロロ-4,5,6,7-テトラヒドロピラゾロ〔1,5-a〕ピリジン-2-イル）-
5-〔メチル（プロップ-2-イニル）アミノ〕ピラゾール-4-カルボニトリル、5-tert-ブチ
ル-3-（2,4-ジクロロ-5-イソプロポキシフェニル）-1,3,4-オキサジアゾール-2（3H）-オ
ン、5-tert-ブチル-3-〔2,4-ジクロロ-5-（プロップ-2-イニルオキシ）フェニル〕-1,3,4
-オキサジアゾール-2（3H）-オン、メチル　5-（2,4-ジクロロフェノキシ）-2-ニトロベ
ンゾエート、メチル　2-〔（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）オキシ〕-6-〔1-（メト
キシイミノ）エチル〕ベンゾエート、7-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イルスルファニ
ル）-3-メチル-3H-イソベンゾフラン-1-オン、一般式（G-20）:
【化２】

で表される化合物から選ばれる少なくとも１種、1-（α,α-ジメチルベンジル）-3-p-ト
リル尿素、1-（2-クロロベンジル）-3-（α,α-ジメチルベンジル）尿素、エチル　5-（4
,6-ジメトキシピリミジン-2-イルカルバモイルスルファモイル）-1-メチルピラゾール-4-
カルボキシラート、メチル　3-クロロ-5-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イルカルバモイ
ルスルファモイル）-1-メチルピラゾール-4-カルボキシラート、1-（2-クロロイミダゾ［
1,2-a］ピリジン-3-イルスルホニル）-3-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）尿素、1-
［2-（シクロプロピルカルボニル）フェニルスルファモイル］-3-（4,6-ジメトキシピリ
ミジン-2-イル）尿素、2,6-ビス（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イルオキシ）安息香酸ナ
トリウム塩、2-［（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）ヒドロキシメチル］-6-メトキシ
メチル-N-トリフルオロメタンスルホニルアニリド、2-［（4,6-ジメトキシピリミジン-2-
イル）ヒドロキシメチル］-6-メトキシメチル-N-ジフルオロメタンスルホニルアニリド、
2-（2,2-ジフルオロエトキシ）-Ｎ-（5,8-ジメトキシ［1,2,4］トリアゾロ［1,5-c］ピリ
ミジン-2-イル）-6-（トリフルオロメチル）ベンゼンスルホンアミド、2,4-ビス（エチル
アミノ）-6-メチルチオ-1,3,5-トリアジン、N-（1,2-ジメトルプロピル）-N'-エチル-6-
（メチルチオ）-1,3,5-トリアジン-2,4-ジアミン、4-クロロ-2-メチルフェノキシ酢酸、4
-クロロ-2-メチルフェノキシ酪酸エチル、2,4-ジクロロフェノキシ酢酸、3-イソプロピル
-1H-2,1,3-ベンゾチアジアジン-4（3H）-オン　2,2-ジオキシド　ナトリウム塩からなる
群より選ばれる1種又は2種以上の化合物を有効成分として含有する除草性組成物。
【請求項２】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ1が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ

3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子で
ある。）、シクロプロピル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカル
ボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基｛当該置
換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル
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基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同
一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びト
リ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置
換基である。｝、フリル基、チエニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、置換されてよいフェノ
キシ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～
Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）、シクロプ
ロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～２個の置換基である。｝又は置換されたピラゾリルオキシ基（当該置換
基は、２個の塩素原子により置換された１個のベンゾイル基及び２個のＣ1～Ｃ3アルキル
基である。）である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項３】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ1が、塩素原子、臭素原子、トリフルオロメチル基又はシア
ノ基である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項４】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ1が、塩素原子又は臭素原子である、請求項１に記載の除草
性組成物。
【請求項５】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ1が、塩素原子である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項６】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素
原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ）Ｃ1～Ｃ3アルキル基、置換されてよ
いベンゾイル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基
、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子か
らなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロ
ピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～２個の置換基である。｝、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、置換されて
よいフェノキシ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル
基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子
からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプ
ロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～２個の置換基である。｝、置換されてよいフェニルチオ基｛当該置換基
は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（
当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又
は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（
Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基
である。｝又はトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基である、請求項１～５のいずれか１つ
に記載の除草性組成物。
【請求項７】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素
原子、メチル基、エトキシカルボニル基又はトリメチルシリル基である、請求項１～５の
いずれか１つに記載の除草性組成物。
【請求項８】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ2が、水素原子である、請求項１～５のいずれか１つに記載
の除草性組成物。
【請求項９】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、
フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当
該置換基は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同一又は異なっ
た１～３個の置換基、又は、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基若しく
はＣ1～Ｃ3アルコキシイミノ基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、Ｃ2～Ｃ3アルキニル
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基、置換されてよいＣ3～Ｃ5シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ1～Ｃ3アルコ
キシ基及びＣ1～Ｃ3アルキルチオ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の
置換基である。）、Ｃ6～Ｃ7ビシクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニ
ル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェニル基｛当該置換基は、フ
ッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基又はＣ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該
ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異
なった１～３個のハロゲン原子である。）である。｝、置換されてよい５～６員複素環基
｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～
２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1

～Ｃ3アルキル基及びＣ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素
原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子であ
る。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、ニトロ基
、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、
Ｃ1～Ｃ3ハロアルコキシ基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子か
らなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、置換されて
よいフェノキシ基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子及びＣ1～Ｃ3アルコ
キシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基により置換されたピリ
ダジニルオキシ基である。）又はＣ1～Ｃ3アルキルチオ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5

、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、-CH2CH2-、
-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-CH2CH2CH2CH2-、-CH=CH-CH=CH-、-OCH2CH2-、
-OCH=CH-、-OCH=C(CH3)-、-SCH=CH-、-N=CH-CH=CH-、-OCH2O-、-OCH2CH2O-、
【化３】

で表される基を形成する、請求項１～８のいずれか１つに記載の除草性組成物。
【請求項１０】
一般式（Ｉ）において、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フ
ッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当該
置換基は、１～３個のフッ素原子、又は、１個のシクロプロピル基である。）、Ｃ2～Ｃ3

アルケニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、
塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ2アルキル基、シクロプロピル基及びＣ1～Ｃ2アルコキシ基
からなる群から選ばれる同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルコ
キシカルボニル基、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基又はトリフルオロメトキシ基であり
、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、-CH2CH2CH2-、
-CH(CH3)CH2CH2-、-OCH2CH2-、-OCH=CH-又は
【化４】

で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子ではない、請求項１～８のいずれか１つに
記載の除草性組成物。
【請求項１１】
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　一般式（Ｉ）において、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、
フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニ
ル基、置換されてよいＣ3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、塩素原子及びＣ1～Ｃ2

アルキル基からなる群から選ばれる同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基又はＣ

1～Ｃ2アルコキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一
緒になって、-CH2CH2CH2-又は-OCH=CH-で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子では
ない、請求項１～８のいずれか１つに記載の除草性組成物。
【請求項１２】
　一般式（Ｉ）において、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、
フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エチル基、アリル基、イソプ
ロピル基、置換されてよいシクロプロピル基（当該置換基は、２個の塩素原子である。）
又はメトキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒に
なって、-CH2CH2CH2-又は-OCH=CH-で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子ではない
、請求項１～８のいずれか１つに記載の除草性組成物。
【請求項１３】
　一般式（Ｉ）において、ｍ及びｎが、共に０である、請求項１～１２のいずれか１つに
記載の除草性組成物。
【請求項１４】
　Ｒ1が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3

ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）、シクロプロピ
ル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ3

アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩
素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は
、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個
のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）
ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、フリル
基、チエニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基｛当該置換基は、
フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該
ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びト
リ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置
換基である。｝又は置換されたピラゾリルオキシ基（当該置換基は、２個の塩素原子によ
り置換された１個のベンゾイル基及び２個のＣ1～Ｃ3アルキル基である。）であり、
　Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル
基、（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ）Ｃ1～Ｃ3アルキル基、置換されてよいベンゾイル基｛当該置
換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル
基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同
一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びト
リ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置
換基である。｝、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェノキシ基｛当該
置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキ
ル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた
同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及び
トリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の
置換基である。｝、置換されてよいフェニルチオ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原
子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フ
ッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハ
ロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ
素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝又はトリ（Ｃ

1～Ｃ3アルキル）ケイ素基であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、
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、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基、又
は、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基若しくはＣ1～Ｃ3アルコキシイ
ミノ基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、Ｃ2～Ｃ3アルキニル基、置換されてよいＣ3

～Ｃ5シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3ア
ルキル基、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基及びＣ1～Ｃ3ア
ルキルチオ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、Ｃ

6～Ｃ7ビシクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アルコ
キシカルボニル基、置換されてよいフェニル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基又はＣ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ
素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロ
ゲン原子である。）である。｝、置換されてよい５～６員複素環基｛当該複素環は、環中
に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有
してよい。当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基及びＣ

1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からな
る群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）からなる群から選
ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基
、Ｃ1～Ｃ3ハロアルコキシ基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子
からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、置換され
てよいフェノキシ基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子及びＣ1～Ｃ3アル
コキシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基により置換されたピ
リダジニルオキシ基である。）又はＣ1～Ｃ3アルキルチオ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ
5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、－ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ2

－、－ＣＨ（ＣＨ3）ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ＝ＣＨ－ＣＨ＝
ＣＨ－、－ＯＣＨ2ＣＨ2－、－ＯＣＨ＝ＣＨ－、－ＯＣＨ＝Ｃ（ＣＨ3）－、－ＳＣＨ＝
ＣＨ－、－Ｎ＝ＣＨ－ＣＨ＝ＣＨ－、－ＯＣＨ2Ｏ－、－ＯＣＨ2ＣＨ2Ｏ－、
【化３５】

で表される基を形成し、
　ｍ及びｎが、共に０である化合物である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項１５】
　Ｒ1が、塩素原子、臭素原子、トリフルオロメチル基又はシアノ基であり、
　Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エトキ
シカルボニル基又はトリメチルシリル基であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当該置換基は、１～３個の
フッ素原子、又は、１個のシクロプロピル基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置換さ
れてよいＣ3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、
Ｃ1～Ｃ2アルキル基、シクロプロピル基及びＣ1～Ｃ2アルコキシ基からなる群から選ばれ
る同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基、ニ
トロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基又はトリフルオロメトキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ
5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ（ＣＨ

3）ＣＨ2ＣＨ2－、
－ＯＣＨ2ＣＨ2－、－ＯＣＨ＝ＣＨ－又は
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【化３６】

で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　ｍ及びｎが、共に０である化合物である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項１６】
　Ｒ1が、塩素原子又は臭素原子であり、
　Ｒ2が、水素原子であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置換されてよいＣ

3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、塩素原子及びＣ1～Ｃ2アルキル基からなる群か
ら選ばれる同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基又はＣ1～Ｃ2アルコキシ基であ
り、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、－ＣＨ2ＣＨ

2ＣＨ2－又は－ＯＣＨ＝ＣＨ－で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　ｍ及びｎが、共に０である化合物である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項１７】
　Ｒ1が、塩素原子であり、
　Ｒ2が、水素原子であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エチル基、アリル基、イソプロピル基、置換されてよ
いシクロプロピル基（当該置換基は、２個の塩素原子である。）又はメトキシ基であり、
又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7のうち、隣合う２個が一緒になって、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ
Ｈ2－又は－ＯＣＨ＝ＣＨ－で表される基を形成し、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　ｍ及びｎが、共に０である化合物である、請求項１に記載の除草性組成物。
【請求項１８】
　一般式（Ｉ）で表される化合物が、6-クロロ-3-(2-ヨードフェノキシ)-4-ピリダジノー
ル、6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-イソプロピル
フェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジ
ノール、6-クロロ-3-(2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イルオキシ)-4-ピリダジノール、3-(
1-ベンゾフラン-7-イルオキシ)-6-クロロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2,5-ジメチル
フェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)-4-ピリ
ダジノール、6-クロロ-3-(2-クロロ-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-
3-(2-クロロ-6-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール、3-(2-ブロモ-6-メチルフ
ェノキシ)-6-クロロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-エチル-6-メチルフェノキシ)-4-
ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノー
ル、3-（2-アリル-6-メチルフェノキシ）-6-クロロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-
シクロプロピル-3,5-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-[(5-メチル-2
,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イル)オキシ]-4-ピリダジノール又は6-クロロ-3-(2,3,5,6-
テトラメチルフェノキシ)-4-ピリダジノールである、請求項１記載の除草性組成物。

【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、3-フェノキシ-4-ピリダジノール化合物、その塩、そのエステル誘導体と他
の除草活性を有する特定の化合物を有効成分として含有する除草性組成物に関する。
【背景技術】
【０００２】
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　現在、水田除草剤として数多くの除草剤が実用化され、単剤及び混合剤として広く一般
に使用されている。しかしながら、水田雑草は多種類に及び、また各雑草の発芽及び生育
時期は一様ではなく、特に多年生雑草の発生は長期におよぶ。そのため一回の除草剤散布
ですべての雑草を防除することは非常に困難である。したがって除草剤としては、一年生
雑草及び多年生雑草を含めた多くの種類の雑草を枯殺できる、すなわち殺草スペクトルが
広く、生育の進んだ雑草にも有効で、抑草効果が一定期間維持でき、かつ水稲に安全性の
高い薬剤の出現が最も要望されている。
【０００３】
　本発明の一方の有効成分である一般式（Ｉ）：
【０００４】
【化５】

【０００５】
［式中、Ｒ1は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル
基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカ
ルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、５又は６員複素環基（当該複
素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒
素原子を含有してよい。）、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又は置換されてよい５又は６員
複素環オキシ基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含
有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、置換されてよいベンゾイ
ル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）及びＣ1～Ｃ6アルキ
ル基からなる群から選ばれる置換基である。｝であり、
　Ｒ2は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルキル基、置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ば
れる置換基である。）、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェノキシ基
（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、置換されてよいフェニ
ルチオ基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又はトリ（Ｃ1

～Ｃ6アルキル）ケイ素基であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、互いに独立して、水素原子、ハロゲン原子、置換され
てよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、下記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。
）、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニル基（当該置換基は、シアノ基又はニトロ基である
。）、Ｃ2～Ｃ6アルキニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルキル基（当該置換基は
、下記置換基群Ｃから選ばれる置換基である。）、Ｃ4～Ｃ10ビシクロアルキル基、シア
ノ基、ホルミル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、置換されてよいベンゾイル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、カルボキシル基、Ｃ2～Ｃ7ア
ルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換
されてよいフェニル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、
置換されてよい３～６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子
又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、ベンゼン環と縮合して
よい。当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）、置換されてよいア
ミノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸
基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、水酸基又は、ハロゲン
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原子及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基から選ばれる置換基により置換されたピリダジニルオキシ
基である。）、置換されてよい５～６員複素環オキシ基（当該複素環は、環中に、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。
当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）、置換されてよいフェニル
スルホニルオキシ基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、Ｃ

1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル
基又はトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は
、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、置換されてよい３～６員
環状炭化水素基（当該環状炭化水素は、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～２個の複素原子により中断してよい。当該置換基は、ハロ
ゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、ヒドロキシＣ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基
、オキソ基、ヒドロキシイミノ基又はＣ1～Ｃ6アルコキシイミノ基であり、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基が置換した場合、他のＣ1～Ｃ6アルキル基又は環上の炭素原子と結合して新たな３
員環を形成してよい。）を形成してよく、
　ｍ及びｎは、互いに独立して、０又は１を表し、
　置換基群Ａは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、Ｃ3～
Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基からなる群であ
り、
　置換基群Ｂは、ハロゲン原子、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキ
ルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基
、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基、Ｃ1～Ｃ4アルキレンジオキシ基、ヒドロキシイミノ基及びＣ1～Ｃ6アルコキシイ
ミノ基からなる群であり、
　置換基群Ｃは、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、上
記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。）、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アル
ケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、ベンゾイル基、カルボキシル基、
Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイ
ル基、置換されてよいフェニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置換基で
ある。）、５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又
は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）、置換されてよいアミ
ノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸基
、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、フェノキシ基、Ｃ1～Ｃ6アルキル
チオ基、フェニルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｄは、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコ
キシカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｅは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、水酸基
、置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置
換基である。）及びジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基からなる群である。］で表
される化合物、その塩及びそのエステル誘導体である3-フェノキシ-4-ピリダジノール誘
導体〔以下、化合物（Ｉ）と略す〕は新規化合物である。
【０００６】
　他の有効成分である2-ベンゾチアゾール-2-イルオキシ-N-メチルアセトアニリド〔以下
化合物（G-1）と略す。一般名メフェナセット〕、（RS）-2-［2-（3-クロロフェニル）-2
,3-エポキシプロピル］-2-エチルインダン-1,3-ジオン〔以下化合物（G-2）と略す。一般
名インダノファン〕、S-〔N-（4-クロロフェニル）-N-イソプロピルカルバモイルメチル
〕-O，O-ジメチルジチオホスファート〔以下化合物（G-3）と略す。一般名アニロホス〕
、2-クロロ-2'，6'-ジエチル-N-（2-プロポキシエチル）アセトアニリド〔以下化合物（G
-4）と略す。一般名プレチラクロール〕、N-ブトキシメチル-2-クロロ-2'，6'-ジエチル
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アセトアニリド〔以下化合物（G-5）と略す。一般名ブタクロール〕、2-クロロ-N-（3-メ
トキシ-2-テニル）-2'，6'-ジメチルアセトアニリド〔以下化合物（G-6）と略す。一般名
テニルクロール〕、S-ベンジル　1，2-ジメチルプロピル（エチル）チオカルバマート〔
以下化合物（G-7）と略す。一般名エスプロカルブ〕、S-エチルヘキサヒドロ-1H-アゼピ
ン-1-カルボチオアート〔以下化合物（G-8）と略す。一般名モリネート〕、S-（4-クロロ
ベンジル）N,N-ジエチルチオールカルバマート〔以下化合物（G-9）と略す。一般名ベン
チオカーブ〕、O-3-tert-ブチルフェニル　N-（6-メトキシ-2-ピリジル）N-メチルチオカ
ルバマート〔以下化合物（G-10）と略す。一般名ピリブチカルブ〕、O-エチル　O-6-ニト
ロ-m-トリル　sec-ブチルホスホロアミドチオエート〔以下化合物（G-11）と略す。一般
名ブタミホス〕、2'，3'-ジクロロ-4-エトキシメトキシベンズアニリド〔以下化合物（G-
12）と略す。一般名エトベンザニド〕、3'，4'-ジクロロプロピオンアニリド〔以下化合
物（G-13）と略す。一般名プロパニル〕、1-（3-クロロ-4,5,6,7-テトラヒドロピラゾロ
〔1,5-a〕ピリジン-2-イル）-5-〔メチル（プロップ-2-イニル）アミノ〕ピラゾール-4-
カルボニトリル〔以下化合物（G-14）と略す。〕、5-tert-ブチル-3-（2,4-ジクロロ-5-
イソプロポキシフェニル）-1,3,4-オキサジアゾール-2（3H）-オン〔以下化合物（G-15）
と略す。一般名オキサジアゾン〕、5-tert-ブチル-3-〔2,4-ジクロロ-5-（プロップ-2-イ
ニルオキシ）フェニル〕-1,3,4-オキサジアゾール-2（3H）-オン〔以下化合物（G-16）と
略す。一般名オキサジアルギル〕、メチル　5-（2,4-ジクロロフェノキシ）-2-ニトロベ
ンゾエート〔以下化合物（G-17）と略す。一般名ビフェノックス〕、メチル　2-〔（4,6-
ジメトキシピリミジン-2-イル）オキシ〕-6-〔1-（メトキシイミノ）エチル〕ベンゾエー
ト〔以下化合物（G-18）と略す。一般名ピリミノバックメチル〕、7-（4,6-ジメトキシピ
リミジン-2-イルスルファニル）-3-メチル-3H-イソベンゾフラン-1-オン〔以下化合物（G
-19）と略す。一般名ピリフタリド〕、一般式（G-20）:
【０００７】
【化６】

【０００８】
で表される化合物はいずれも公知の除草性化合物であり、それぞれThe Pesticide Manual
 12th Edition 593-594、543、38、755-756、117-118、893-894、354-355、652-653、901
-902、802、119-120、371、771-772頁、国際公開第94/08999号パンフレット、The Pestic
ide Manual 12th Edition 691-692、690-691、87-88、810-811頁、SHIBUYA INDEX (Index
 of Pesticides) 9th Edition（2002）212-14頁、国際公開第98/38176号パンフレットに
記載されている。これらの化合物は、主にヒエに対する除草効果が強い化合物群であるが
、一年生広葉雑草に対する除草効果は、必ずしも十分でなく、また多年生雑草に対する除
草効果は十分ではない。ここで、一般式(G-20)で表される化合物としては以下の化合物を
挙げることができる。１‐（２,４‐ジクロロフェニル）‐N-（２,４‐ジフルオロフェニ
ル）‐N‐イソプロピル-５-オキソ-１,５-ジヒドロ-４H-１,２,４-トリアゾール-４-カル
ボキサミド（G-20-1）、１‐（２‐クロロフェニル）‐N-（２,４‐ジフルオロフェニル
）‐N‐イソプロピル-５-オキソ-１,５-ジヒドロ-４H-１,２,４-トリアゾール-４-カルボ
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キサミド（G-20-2）、１‐（２‐クロロフェニル）‐N-（２,４‐ジクロロフェニル）‐N
‐イソプロピル-５-オキソ-１,５-ジヒドロ-４H-１,２,４-トリアゾール-４-カルボキサ
ミド（G-20-3）、N-（４‐フルオロフェニル）‐N‐イソプロピル-５-オキソ-１‐[２‐(
トリフルオロメチル)フェニル]‐１,５-ジヒドロ-４H-１,２,４-トリアゾール-４-カルボ
キサミド（G-20-4）。
【０００９】
　また他の有効成分である、1-（α,α-ジメチルベンジル）-3-p-トリル尿素〔以下化合
物（S-1）と略す。一般名ダイムロン〕、1-（2-クロロベンジル）-3-（α,α-ジメチルベ
ンジル）尿素〔以下化合物（S-2）と略す。一般名クミルロン〕は公知の除草性化合物で
あり、それぞれThe Pesticide Manual 12th Edition 247、209-210頁に記載されている。
これらの化合物は、主にホタルイに対する除草効果が強い化合物群であるが、イネ科雑草
、一年生広葉雑草、多年生雑草に対する除草効果は十分ではない。
【００１０】
　また他の有効成分である、エチル　5-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イルカルバモイ
ルスルファモイル）-1-メチルピラゾール-4-カルボキシラート〔以下化合物（A-1）と略
す。一般名ピラゾスルフロンエチル〕、メチル　3-クロロ-5-（4,6-ジメトキシピリミジ
ン-2-イルカルバモイルスルファモイル）-1-メチルピラゾール-4-カルボキシラート〔以
下化合物（A-2）と略す。一般名ハロスルフロン〕、1-（2-クロロイミダゾ［1,2-a］ピリ
ジン-3-イルスルホニル）-3-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）尿素〔以下化合物（A
-3）と略す。一般名イマゾスルフロン〕、1-［2-（シクロプロピルカルボニル）フェニル
スルファモイル］-3-（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）尿素〔以下化合物（A-4）と
略す。一般名シクロスルファムロン〕、2,6-ビス（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イルオ
キシ）安息香酸ナトリウム塩〔以下化合物（A-5）と略す。一般名ビスピリバックナトリ
ウム塩〕、2-［（4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）ヒドロキシメチル］-6-メトキシメ
チル-N-トリフルオロメタンスルホニルアニリド〔以下化合物（A-6-1）と略す〕、2-［（
4,6-ジメトキシピリミジン-2-イル）ヒドロキシメチル］-6-メトキシメチル-N-ジフルオ
ロメタンスルホニルアニリド〔以下化合物（A-6-2）と略す〕、2-（2,2-ジフルオロエト
キシ）-Ｎ-（5,8-ジメトキシ［1,2,4］トリアゾロ［1,5-c］ピリミジン-2-イル）-6-（ト
リフルオロメチル）ベンゼンスルホンアミド〔以下化合物（A-7）と略す。〕は公知の除
草性化合物であり、それぞれThe Pesticide Manual 12th Edition 795-796、497-499、53
4-535、217-218、97-98頁、特開2000-63360号公報、特開2000-44546号公報、特表2000－5
01431号公報に記載されている。これらの化合物は、主に一年生広葉雑草、多年生雑草に
対する除草効果が強い化合物群であるが、一部の一年生広葉雑草、多年生雑草に対する除
草効果は必ずしも十分ではない。
【００１１】
　また他の有効成分である、2,4-ビス（エチルアミノ）-6-メチルチオ-1,3,5-トリアジン
〔以下化合物（B-1）と略す。一般名シメトリン〕、N-（1,2-ジメトルプロピル）-N'-エ
チル-6-（メチルチオ）-1,3,5-トリアジン-2,4-ジアミン〔以下化合物（B-2）と略す。一
般名ジメタメトリン〕、4-クロロ-2-メチルフェノキシ酢酸〔以下化合物（B-3）と略す。
一般名MCPA〕、4-クロロ-2-メチルフェノキシ酪酸エチル〔以下化合物（B-4）と略す。一
般名MCPB〕、2,4-ジクロロフェノキシ酢酸〔以下化合物（B-5）と略す。一般名2,4-D〕、
3-イソプロピル-1H-2,1,3-ベンゾチアジアジン-4（3H）-オン　2,2-ジオキシド〔以下化
合物（B-6）と略す。一般名ベンタゾン〕は公知の除草性化合物であり、それぞれThe Pes
ticide Manual 12th Edition 837-838、304-305、583-585、586-588、243-246、80-81頁
に記載されている。これらの化合物は、主に一年生広葉雑草、多年生雑草に対する除草効
果が強い化合物群であるが、一部の一年生広葉雑草、多年生雑草に対する除草効果は必ず
しも十分ではない。
【特許文献１】国際公開第94/08999号パンフレット
【特許文献２】国際公開第98/38176号パンフレット
【特許文献３】特開2000-63360号公報
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【特許文献４】特表2000－501431号公報
【特許文献５】特開2000-44546号公報
【非特許文献１】The Pesticide Manual 12th Edition 593-594、543、38、755-756、117
-118、893-894、354-355、652-653、901-902、802、119-120、371、771-772、691-692、6
90-691、87-88、810-811、247、209-210、795-796、497-499、534-535、217-218、97-98
、837-838、304-305、583-585、586-588、243-246、80-81頁
【非特許文献２】SHIBUYA INDEX (Index of Pesticides) 9th Edition（2002）212-14頁
【発明の開示】
【発明が解決しようとする課題】
【００１２】
　本発明者らは、従来の除草剤の上記問題点を改良する目的で、一回の散布で各種雑草を
完全に防除し、しかも水稲に対して高度の安全性を有し、人畜毒性の極めて低い安全な除
草剤の探索を続けた結果、前記3-フェノキシ-4-ピリダジノール誘導体と前記他の除草活
性化合物より選ばれる2種以上の化合物を有効成分として配合することによって、殺草ス
ペクトルを拡大するとともに、相乗的作用により、より少量の有効成分で重要雑草を防除
できることを見出し、本発明を完成した。
【課題を解決するための手段】
【００１３】
　本発明は、一般式（Ｉ）：
【００１４】
【化７】

【００１５】
［式中、Ｒ1は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル
基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカ
ルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、５又は６員複素環基（当該複
素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒
素原子を含有してよい。）、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又は置換されてよい５又は６員
複素環オキシ基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含
有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、置換されてよいベンゾイ
ル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）及びＣ1～Ｃ6アルキ
ル基からなる群から選ばれる置換基である。｝であり、
　Ｒ2は、水素原子、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルキル基、置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ば
れる置換基である。）、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェノキシ基
（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、置換されてよいフェニ
ルチオ基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）又はトリ（Ｃ1

～Ｃ6アルキル）ケイ素基であり、
　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、互いに独立して、水素原子、ハロゲン原子、置換され
てよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、下記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。
）、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニル基（当該置換基は、シアノ基又はニトロ基である
。）、Ｃ2～Ｃ6アルキニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルキル基（当該置換基は
、下記置換基群Ｃから選ばれる置換基である。）、Ｃ4～Ｃ10ビシクロアルキル基、シア
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ノ基、ホルミル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、置換されてよいベンゾイル基（当該
置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、カルボキシル基、Ｃ2～Ｃ7ア
ルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基、置換
されてよいフェニル基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、
置換されてよい３～６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子
又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、ベンゼン環と縮合して
よい。当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）、置換されてよいア
ミノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸
基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～
Ｃ6アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、水酸基又は、ハロゲン
原子及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基から選ばれる置換基により置換されたピリダジニルオキシ
基である。）、置換されてよい５～６員複素環オキシ基（当該複素環は、環中に、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。
当該置換基は、下記置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）、置換されてよいフェニル
スルホニルオキシ基（当該置換基は、下記置換基群Ａから選ばれる置換基である。）、Ｃ

1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル
基又はトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は
、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、置換されてよい３～６員
環状炭化水素基（当該環状炭化水素は、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～２個の複素原子により中断してよい。当該置換基は、ハロ
ゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、ヒドロキシＣ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基
、オキソ基、ヒドロキシイミノ基又はＣ1～Ｃ6アルコキシイミノ基であり、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基が置換した場合、他のＣ1～Ｃ6アルキル基又は環上の炭素原子と結合して新たな３
員環を形成してよい。）を形成してよく、
　ｍ及びｎは、互いに独立して、０又は１を表し、
　置換基群Ａは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、Ｃ3～
Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基からなる群であ
り、
　置換基群Ｂは、ハロゲン原子、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキ
ルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基
、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基、Ｃ1～Ｃ4アルキレンジオキシ基、ヒドロキシイミノ基及びＣ1～Ｃ6アルコキシイ
ミノ基からなる群であり、
　置換基群Ｃは、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、上
記置換基群Ｂから選ばれる置換基である。）、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、Ｃ2～Ｃ6アル
ケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、ベンゾイル基、カルボキシル基、
Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイ
ル基、置換されてよいフェニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置換基で
ある。）、５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又
は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）、置換されてよいアミ
ノ基（当該置換基は、下記置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）、ニトロ基、水酸基
、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基、フェノキシ基、Ｃ1～Ｃ6アルキル
チオ基、フェニルチオ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｄは、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコ
キシカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基及びＣ1～Ｃ6アルキルスルホ
ニル基からなる群であり、
　置換基群Ｅは、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基、水酸基
、置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、上記置換基群Ａから選ばれる置
換基である。）及びジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基からなる群である。］
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で表される化合物、その塩又はそのエステル誘導体からなる群から選ばれる１種又は２種
以上の3-フェノキシ-4-ピリダジノール誘導体と、前記化合物（G-1～20）、化合物（S-1
、2）、化合物（A-1～7）及び化合物（B-1～6）から選ばれる1種又は2種以上の化合物と
を有効成分として含有する除草性組成物である。
【００１６】
　本発明において、「ハロゲン原子」は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子又はヨウ素原
子であり、好適には、フッ素原子、塩素原子又は臭素原子であり、より好適には、塩素原
子又は臭素原子であり、更により好適には、塩素原子である。
【００１７】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」は、炭素数１～６個の直鎖又は分枝鎖アルキ
ル基であり、例えば、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、イソブチル、
s-ブチル、t-ブチル、ペンチル、イソペンチル、2-メチルブチル、ネオペンチル、1-エチ
ルプロピル、ヘキシル、4-メチルペンチル、3-メチルペンチル、2-メチルペンチル、1-メ
チルペンチル、3,3-ジメチルブチル、2,2-ジメチルブチル、1,1-ジメチルブチル、1,2-ジ
メチルブチル、1,3-ジメチルブチル、2,3-ジメチルブチル又は2-エチルブチル基であり得
、好適には、炭素数１～４個の直鎖又は分枝鎖アルキル基（Ｃ1～Ｃ4アルキル基）であり
、より好適には、炭素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキル基（Ｃ1～Ｃ3アルキル基）で
あり、更により好適には、炭素数１～２個のアルキル基（Ｃ1～Ｃ2アルキル基）であり、
特に好適には、メチル基である。
【００１８】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」は、同一又は異なった１～５個の前記「
ハロゲン原子」が置換した前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」であり、例えば、クロルメチル、
ジクロルメチル、トリクロルメチル、1-クロルエチル、2-クロルエチル、2,2,2-トリクロ
ルエチル、1-クロルプロピル、3-クロルプロピル、1-クロルブチル、4-クロルブチル、フ
ルオロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、1-フルオロエチル、2-フルオロ
エチル、2,2,2-トリフルオロエチル、ペンタフルオロエチル、フルオロクロルメチル、ブ
ロモメチル、1-ブロモエチル、2-ブロモエチル又はヨードメチル基であり得、好適には、
フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の
置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基であり、より好適には、同一の１～３個の、フッ素
原子又は塩素原子が置換したＣ1～Ｃ2アルキル基であり、更により好適には、フルオロメ
チル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル又は2,2,2-トリクロルエチル基であり、特
に好適には、トリフルオロメチル基である。
【００１９】
　本発明において、「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」は、シクロプロピル、シクロブチル、
シクロペンチル又はシクロヘキシル基であり、好適には、シクロプロピル又はシクロブチ
ル基であり、より好適には、シクロプロピル基である。
【００２０】
　本発明において、「Ｃ2～Ｃ6アルケニル基」は、炭素数２～６個の直鎖又は分枝鎖アル
ケニル基であり、例えば、ビニル、１－メチルビニル、アリル、1-プロペニル、1-メチル
-1-プロペニル、2-プロペニル、1-メチル-2-プロペニル、2-メチル-2-プロペニル、2-エ
チル-2-プロペニル、2-ブテニル、1-メチル-2-ブテニル、2-メチル-2-ブテニル、1-エチ
ル-2-ブテニル、3-ブテニル、1-メチル-3-ブテニル、2-メチル-3-ブテニル、1-エチル-3-
ブテニル、2-ペンテニル、1-メチル-2-ペンテニル、2-メチル-2-ペンテニル、3-ペンテニ
ル、1-メチル-3-ペンテニル、2-メチル-3-ペンテニル、4-ペンテニル、1-メチル-4-ペン
テニル、2-メチル-4-ペンテニル、2-ヘキセニル、3-ヘキセニル、4-ヘキセニル又は5-ヘ
キセニル基であり得、好適には、炭素数２～４個の直鎖又は分枝鎖アルケニル基（Ｃ2～
Ｃ4アルケニル基）であり、より好適には、ビニル、アリル、1-メチルビニル、2-プロペ
ニル又は1-メチル-2-プロペニル基である。
【００２１】
　本発明において、「Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基」は、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」
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が結合したカルボニル基であり、例えば、アセチル、プロピオニル、ブチリル、イソブチ
リル、バレリル、イソバレリル、ピバロイル、ヘキサノイル又はヘプタノイル基であり得
、好適には、炭素数１～４個の直鎖又は分枝鎖アルキル基が結合したカルボニル基（Ｃ2

～Ｃ5アルキルカルボニル基）であり、更により好適には、炭素数１～３個の直鎖又は分
枝鎖アルキル基が結合したカルボニル基（Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基）であり、特に
好適には、アセチル、プロピオニル、バレリル又はピバロイル基であり、最も好適には、
アセチル基である。
【００２２】
　本発明において、「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基」は、同一又は異なった２
つの前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」が窒素原子に結合したカルバモイル基であり、例えば、
ジメチルカルバモイル、メチルエチルカルバモイル、ジエチルカルバモイル、ジプロピル
カルバモイル、ジブチルカルバモイル又はジヘキシルカルバモイル基であり得、好適には
、同一の２つの炭素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキル基が結合したカルバモイル基｛
ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）カルバモイル基｝であり、より好適には、ジメチルカルバモイル
基又はジエチルカルバモイル基であり、更により好適には、ジメチルカルバモイル基であ
る。
【００２３】
　本発明において、「トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」は、同一又は異なった３つの
前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」が結合したケイ素原子であり、例えば、トリメチルシリル、
トリエチルシリル、トリイソプロピルシリル、ジメチルイソプロピルシリル、t-ブチルジ
メチルシリル又はトリヘキシルシリル基であり得、好適には、同一又は異なった３つの炭
素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキル基が結合したケイ素原子｛トリ（Ｃ1～Ｃ3アルキ
ル）ケイ素基｝であり、より好適には、トリメチルシリル又はジメチルイソプロピルシリ
ル基であり、更により好適には、トリメチルシリル基である。
【００２４】
　本発明において、「置換されてよいフェニル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ばれ
る置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記「
Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シアノ基及び前記「ト
リ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～５個の
置換基が置換してよいフェニル基であり、例えば、フェニル、フルオロフェニル、ジフル
オロフェニル、トリフルオロフェニル、クロロフェニル、ジクロロフェニル、トリクロロ
フェニル、フルオロクロロフェニル、メチルフェニル、ジメチルフェニル、トリメチルフ
ェニル、テトラメチルフェニル、ペンタメチルフェニル、エチルフェニル、フルオロ(メ
チル)フェニル、クロロ(メチル)フェニル、ブロモ(メチル)フェニル、シクロプロピルフ
ェニル、シクロプロピル(フルオロ)フェニル、クロロ(シクロプロピル)フェニル、シクロ
プロピル(メチル)フェニル、(トリフルオロメチル)フェニル又はフルオロ(トリフルオロ
メチル)フェニル基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3ア
ルキル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なっ
た１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シア
ノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１
～３個の置換基が置換してよいフェニル基であり、より好適には、フェニル、クロロフェ
ニル、メチルフェニル、トリフルオロフェニル又はシアノフェニル基である。
【００２５】
　本発明において、「５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、
酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）」は、複素
原子として、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原
子を含有してよい、５～６員複素環基であり、例えば、フリル、チエニル、ピロリル、ピ
ラゾリル、イミダゾリル、イソオキサゾリル、オキサゾリル、イソチアゾリル、チアゾリ
ル、トリアゾリル、ピラニル、ピリジル、ピラジニル、ピリミジニル、ピリダジニル又は
トリアジニル基であり得、好適には、５員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒
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素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有する。）であり、より好適には、フリル又はチエニ
ル基である。
【００２６】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」は、炭素数１～６個の直鎖又は分枝鎖アル
コキシ基であり、例えば、メトキシ、エトキシ、プロポキシ、イソプロポキシ、ブトキシ
、イソブトキシ、s-ブトキシ、t-ブトキシ、ペントキシ、イソペントキシ、2-メチルブト
キシ、ネオペントキシ、1-エチルプロポキシ、ヘキシルオキシ、4-メチルペントキシ、3-
メチルペントキシ、2-メチルペントキシ、1-メチルペントキシ、3,3-ジメチルブトキシ、
2,2-ジメチルブトキシ、1,1-ジメチルブトキシ、1,2-ジメチルブトキシ、1,3-ジメチルブ
トキシ、2,3-ジメチルブトキシ又は2-エチルブトキシ基であり得、好適には、炭素数１～
３個の直鎖又は分枝鎖アルコキシ基（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基）であり、より好適には、メ
トキシ又はエトキシ基であり、更により好適には、メトキシ基である。
【００２７】
　本発明において、「置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、置換基群Ａから選ば
れる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記
「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シアノ基及び前記「
トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～５個
の置換基が置換してよいフェノキシ基であり、例えば、フェノキシ、フルオロフェノキシ
、ジフルオロフェノキシ、トリフルオロフェノキシ、クロロフェノキシ、ジクロロフェノ
キシ、トリクロロフェノキシ、フルオロクロロフェノキシ、メチルフェノキシ、ジメチル
フェノキシ、トリメチルフェノキシ、テトラメチルフェノキシ、ペンタメチルフェノキシ
、エチルフェノキシ、フルオロ(メチル)フェノキシ、クロロ(メチル)フェノキシ、ブロモ
(メチル)フェノキシ、シクロプロピルフェノキシ、シクロプロピル(フルオロ)フェノキシ
、クロロ(シクロプロピル)フェノキシ、シクロプロピル(メチル)フェノキシ、(トリフル
オロメチル)フェノキシ又はフルオロ(トリフルオロメチル)フェノキシ基であり得、好適
には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原子、塩素原子
及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1

～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル
）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基が置換してよいフ
ェノキシ基であり、より好適には、フェノキシ、クロロフェノキシ、メチルフェノキシ、
トリフルオロフェノキシ又はシアノフェノキシ基である。
【００２８】
　本発明において、「置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ば
れる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記
「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シアノ基及び前記「
トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～５個
の置換基が置換してよいベンゾイル基であり、例えば、ベンゾイル、フルオロベンゾイル
、ジフルオロベンゾイル、トリフルオロベンゾイル、クロロベンゾイル、ジクロロベンゾ
イル、トリクロロベンゾイル、フルオロクロロベンゾイル、メチルベンゾイル、ジメチル
ベンゾイル、トリメチルベンゾイル、テトラメチルベンゾイル、ペンタメチルベンゾイル
、エチルベンゾイル、フルオロ(メチル)ベンゾイル、クロロ(メチル)ベンゾイル、ブロモ
(メチル)ベンゾイル、シクロプロピルベンゾイル、シクロプロピル(フルオロ)ベンゾイル
、クロロ(シクロプロピル)ベンゾイル、シクロプロピル(メチル)ベンゾイル、(トリフル
オロメチル)ベンゾイル又はフルオロ(トリフルオロメチル)ベンゾイル基であり得、好適
には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原子、塩素原子
及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1

～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル
）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基が置換してよいベ
ンゾイル基であり、より好適には、ベンゾイル、クロロベンゾイル、ジクロロベンゾイル
、メチルベンゾイル、トリフルオロベンゾイル又はシアノベンゾイル基である。
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【００２９】
　本発明において、「置換されてよい５又は６員複素環オキシ基｛当該複素環は、環中に
、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有し
てよい。当該置換基は、置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、置換基群Ａから選
ばれる置換基である。）及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から選ばれる置換基である。
｝」は、前記「置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ばれる置
換基である。）」及び前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」からなる群から選ばれる同一又は異な
った１～３個の置換基により置換されてよい「複素原子として、１個の、窒素原子、酸素
原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい、５～６員複素環オ
キシ基」であり、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「
フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の
置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基及びトリ
（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換
基が置換してよいベンゾイル基、並びに、同一の２個のＣ1～Ｃ3アルキル基により置換さ
れた、「複素原子として、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１個
の窒素原子を含有してよい、５員複素環オキシ基」であり、より好適には、２個の塩素原
子により置換された１個のベンゾイル基及び２個のＣ1～Ｃ2アルキル基により置換された
ピラゾリルオキシ基である。
【００３０】
　本発明において、「（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～Ｃ6アルキル基」は、１個の前記「Ｃ

1～Ｃ6アルコキシ基」が置換した前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」であり、例えば、メトキシ
メチル、エトキシメチル、プロポキシメチル、ブトキシメチル、s-ブトキシメチル、t-ブ
トキシメチル、ペンチルオキシメチル、ヘキシルオキシメチル、メトキシエチル、エトキ
シエチル、プロポキシエチル、ブトキシエチル、メトキシプロピル、メトキシブチル、メ
トキシペンチル又はメトキシヘキシル基であり得、好適には、１個のＣ1～Ｃ3アルコキシ
基が置換したＣ1～Ｃ6アルキル基であり、より好適には、メトキシエチル、エトキシエチ
ル又はエトキシメチル基である。
【００３１】
　本発明において、「Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基」は、前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ
基」が結合したカルボニル基であり、例えば、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル
、プロポキシカルボニル、イソプロポキシカルボニル、ブトキシカルボニル、イソブトキ
シカルボニル、s-ブトキシカルボニル、t-ブトキシカルボニル、ペントキシカルボニル、
イソペントキシカルボニル、2-メチルブトキシカルボニル、ネオペントキシカルボニル、
1-エチルプロポキシカルボニル、ヘキシルオキシカルボニル、4-メチルペントキシカルボ
ニル、3-メチルペントキシカルボニル、2-メチルペントキシカルボニル、1-メチルペント
キシカルボニル、3,3-ジメチルブトキシカルボニル、2,2-ジメチルブトキシカルボニル、
1,1-ジメチルブトキシカルボニル、1,2-ジメチルブトキシカルボニル、1,3-ジメチルブト
キシカルボニル、2,3-ジメチルブトキシカルボニル又は2-エチルブトキシカルボニル基で
あり得、好適には、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基が結合したカルボニル基（Ｃ2～Ｃ4アルコキシ
カルボニル基）であり、より好適には、メトキシカルボニル又はエトキシカルボニル基で
あり、更により好適には、メトキシカルボニル基である。
【００３２】
　本発明において、「置換されてよいフェニルチオ基（当該置換基は、置換基群Ａから選
ばれる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前
記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シアノ基及び前記
「トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～５
個の置換基が置換してよいフェニルチオ基であり、例えば、フェニルチオ、フルオロフェ
ニルチオ、ジフルオロフェニルチオ、トリフルオロフェニルチオ、クロロフェニルチオ、
ジクロロフェニルチオ、トリクロロフェニルチオ、フルオロクロロフェニルチオ、メチル
フェニルチオ、ジメチルフェニルチオ、トリメチルフェニルチオ、テトラメチルフェニル
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チオ、ペンタメチルフェニルチオ、エチルフェニルチオ、フルオロ(メチル)フェニルチオ
、クロロ(メチル)フェニルチオ、ブロモ(メチル)フェニルチオ、シクロプロピルフェニル
チオ、シクロプロピル(フルオロ)フェニルチオ、クロロ(シクロプロピル)フェニルチオ、
シクロプロピル(メチル)フェニルチオ、(トリフルオロメチル)フェニルチオ又はフルオロ
(トリフルオロメチル)フェニルチオ基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素
原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれ
た同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロ
アルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基が置換してよいフェニルチオ基であり、より好適には、
フェニルチオ、クロロフェニルチオ、メチルフェニルチオ、トリフルオロフェニルチオ又
はシアノフェニルチオ基である。
【００３３】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基」は、炭素数１～６個の直鎖又は分枝鎖ア
ルキルチオ基であり、例えば、メチルチオ、エチルチオ、プロピルチオ、イソプロピルチ
オ、ブチルチオ、イソブチルチオ、s-ブチルチオ、t-ブチルチオ、ペンチルチオ、イソペ
ンチルチオ、2-メチルブチルチオ、ネオペンチルチオ、1-エチルプロピルチオ、ヘキシル
チオ、4-メチルペンチルチオ、3-メチルペンチルチオ、2-メチルペンチルチオ、1-メチル
ペンチルチオ、3,3-ジメチルブチルチオ、2,2-ジメチルブチルチオ、1,1-ジメチルブチル
チオ、1,2-ジメチルブチルチオ、1,3-ジメチルブチルチオ、2,3-ジメチルブチルチオ又は
2-エチルブチルチオ基であり得、好適には、炭素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキルチ
オ基（Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基）であり、より好適には、メチルチオ又はエチルチオ基で
あり、更により好適には、メチルチオ基である。
【００３４】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基」は、炭素数１～６個の直鎖又は
分枝鎖アルキルスルフィニル基であり、例えば、メチルスルフィニル、エチルスルフィニ
ル、プロピルスルフィニル、イソプロピルスルフィニル、ブチルスルフィニル、イソブチ
ルスルフィニル、s-ブチルスルフィニル、t-ブチルスルフィニル、ペンチルスルフィニル
、イソペンチルスルフィニル、2-メチルブチルスルフィニル、ネオペンチルスルフィニル
、1-エチルプロピルスルフィニル、ヘキシルスルフィニル、4-メチルペンチルスルフィニ
ル、3-メチルペンチルスルフィニル、2-メチルペンチルスルフィニル、1-メチルペンチル
スルフィニル、3,3-ジメチルブチルスルフィニル、2,2-ジメチルブチルスルフィニル、1,
1-ジメチルブチルスルフィニル、1,2-ジメチルブチルスルフィニル、1,3-ジメチルブチル
スルフィニル、2,3-ジメチルブチルスルフィニル又は2-エチルブチルスルフィニル基であ
り得、好適には、炭素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキルスルフィニル基（Ｃ1～Ｃ3ア
ルキルスルフィニル基）であり、より好適には、メチルスルフィニル又はエチルスルフィ
ニル基であり、更により好適には、メチルスルフィニル基である。
【００３５】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル基」は、炭素数１～６個の直鎖又は分
枝鎖アルキルスルホニル基であり、例えば、メチルスルホニル、エチルスルホニル、プロ
ピルスルホニル、イソプロピルスルホニル、ブチルスルホニル、イソブチルスルホニル、
s-ブチルスルホニル、t-ブチルスルホニル、ペンチルスルホニル、イソペンチルスルホニ
ル、2-メチルブチルスルホニル、ネオペンチルスルホニル、1-エチルプロピルスルホニル
、ヘキシルスルホニル、4-メチルペンチルスルホニル、3-メチルペンチルスルホニル、2-
メチルペンチルスルホニル、1-メチルペンチルスルホニル、3,3-ジメチルブチルスルホニ
ル、2,2-ジメチルブチルスルホニル、1,1-ジメチルブチルスルホニル、1,2-ジメチルブチ
ルスルホニル、1,3-ジメチルブチルスルホニル、2,3-ジメチルブチルスルホニル又は2-エ
チルブチルスルホニル基であり得、好適には、炭素数１～３個の直鎖又は分枝鎖アルキル
スルホニル基（Ｃ1～Ｃ3アルキルスルホニル基）であり、より好適には、メチルスルホニ
ル又はエチルスルホニル基であり、更により好適には、メチルスルホニル基である。
【００３６】
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　本発明において、「Ｃ1～Ｃ4アルキレンジオキシ基」は、炭素数１～４個の直鎖又は分
枝鎖アルキレンジオキシ基であり、例えば、メチレンジオキシ、エチレンジオキシ、プロ
ピレンジオキシ、トリメチレンジオキシ又はテトラメチレンジオキシ基であり得、好適に
は、炭素数１～２個のアルキレンジオキシ基であり、より好適には、1,2-エチレンジオキ
シ基である。
【００３７】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6アルコキシイミノ基」は、炭素数１～６個の直鎖又は分枝
鎖アルコキシイミノ基であり、例えば、メトキシイミノ、エトキシイミノ、プロポキシイ
ミノ、イソプロポキシイミノ、ブトキシイミノ、イソブトキシイミノ、s-ブトキシイミノ
、t-ブトキシイミノ、ペントキシイミノ、イソペントキシイミノ、2-メチルブトキシイミ
ノ、ネオペントキシイミノ、1-エチルプロポキシイミノ、ヘキシルオキシイミノ、4-メチ
ルペントキシイミノ、3-メチルペントキシイミノ、2-メチルペントキシイミノ、1-メチル
ペントキシイミノ、3,3-ジメチルブトキシイミノ、2,2-ジメチルブトキシイミノ、1,1-ジ
メチルブトキシイミノ、1,2-ジメチルブトキシイミノ、1,3-ジメチルブトキシイミノ、2,
3-ジメチルブトキシイミノ又は2-エチルブトキシイミノ基であり得、好適には、炭素数１
～３個の直鎖又は分枝鎖アルコキシイミノ基（Ｃ1～Ｃ3アルコキシイミノ基）であり、よ
り好適には、メトキシイミノ又はエトキシイミノ基であり、更により好適には、メトキシ
イミノ基である。
【００３８】
　本発明において、「置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、置換基群Ｂか
ら選ばれる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、又は、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロ
アルキル基」、シアノ基、前記「Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基」、前記「Ｃ2～Ｃ7アル
コキシカルボニル基」、フェニル基、前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」、前記「Ｃ1～Ｃ6ア
ルキルチオ基」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキルスルフィニル基」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキルス
ルホニル基」、前記「Ｃ1～Ｃ4アルキレンジオキシ基」、ヒドロキシイミノ基若しくは前
記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシイミノ基」により置換されてよい前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」で
あり、例えば、フルオロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、2,2,2-トリク
ロルエチル、シクロプロピルメチル、シアノメチル、アセチルメチル、アセチルエチル、
メトキシカルボニルメチル、メトキシカルボニルエチル、エトキシカルボニルメチル、エ
トキシカルボニルエチル、ベンジル、メトキシメチル、メトキシエチル、エトキシメチル
、エトキシエチル、メチルチオメチル、メチルチオエチル、エチルチオメチル、エチルチ
オエチル、メチルスルフィニルメチル、メチルスルホニルメチル、2-(1,3-ジオキソラニ
ル)、ヒドロキシイミノメチル又はメトキシイミノメチル基であり得、好適には、フッ素
原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基
が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基、又は、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4

アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコ
キシ基、Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ3アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ3アルキル
スルホニル基、Ｃ1～Ｃ2アルキレンジオキシ基、ヒドロキシイミノ基若しくはＣ1～Ｃ3ア
ルコキシイミノ基が置換してよいＣ1～Ｃ3アルキル基であり、より好適には、同一の１～
３個の、フッ素原子又は塩素原子が置換したＣ1～Ｃ2アルキル基、又は、シクロプロピル
基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基、フェ
ニル基、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ2アルキルチオ基、Ｃ1～Ｃ2アルキルスルフィニ
ル基、Ｃ1～Ｃ2アルキルスルホニル基、エチレンジオキシ基、ヒドロキシイミノ基若しく
はＣ1～Ｃ2アルコキシイミノ基が置換してよいＣ1～Ｃ2アルキル基である。
【００３９】
　本発明において、「置換されたＣ2～Ｃ6アルケニル基（当該置換基は、シアノ基又はニ
トロ基である。）」は、シアノ基又はニトロ基が置換した前記「Ｃ2～Ｃ6アルケニル基」
であり、好適には、シアノ基又はニトロ基が置換したＣ2～Ｃ3アルケニル基であり、より
好適には、シアノビニル又はニトロビニル基である。
【００４０】
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　本発明において、「Ｃ2～Ｃ6アルキニル基」は、炭素数２～６個の直鎖又は分枝鎖アル
キニル基であり、例えば、エチニル、2-プロピニル、1-メチル-2-プロピニル、1-エチル-
2-プロピニル、2-ブチニル、1-メチル-2-ブチニル、1-エチル-2-ブチニル、3-ブチニル、
1-メチル-3-ブチニル、2-メチル-3-ブチニル、1-エチル-3-ブチニル、2-ペンチニル、1-
メチル-2-ペンチニル、1-エチル-2-ペンチニル、3-ペンチニル、1-メチル-3-ペンチニル
、2-メチル-3-ペンチニル、4-ペンチニル、1-メチル-4-ペンチニル、2-メチル-4-ペンチ
ニル、2-ヘキシニル、3-ヘキシニル、4-ヘキシニル又は5-ヘキシニルであり得、好適には
、炭素数３～４個の直鎖又は分枝鎖アルキニル基（Ｃ3～Ｃ4アルキニル基）であり、より
好適には、エチニル、1-プロピニル又は2-プロピニル基である。
【００４１】
　本発明において、「置換されてよいアミノ基（当該置換基は、置換基群Ｄから選ばれる
置換基である。）」は、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記「Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニ
ル基」、前記「Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基」、前記「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カル
バモイル基」及び前記「Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル基」からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～２個の置換基により置換されてよいアミノ基であり、例えば、アミノ、メ
チルアミノ、エチルアミノ、プロピルアミノ、イソプロピルアミノ、ブチルアミノ、イソ
ブチルアミノ、s-ブチルアミノ、t-ブチルアミノ、ペンチルアミノ、イソペンチルアミノ
、(2-メチルブチル)アミノ、ネオペンチルアミノ、(1-エチルプロピル)アミノ、ヘキシル
アミノ、(4-メチルペンチル)アミノ、(3-メチルペンチル)アミノ、(2-メチルペンチル)ア
ミノ、(1-メチルペンチル)アミノ、(3,3-ジメチルブチル)アミノ、(2,2-ジメチルブチル)
アミノ、(1,1-ジメチルブチル)アミノ、(1,2-ジメチルブチル)アミノ、(1,3-ジメチルブ
チル)アミノ、(2,3-ジメチルブチル)アミノ、(2-エチルブチル)アミノ、ジメチルアミノ
、(メチル)(エチル)アミノ、ジエチルアミノ、ジプロピルアミノ、(メチル)(イソプロピ
ル)アミノ、ジイソプロピルアミノ、ジブチルアミノ、ジイソブチルアミノ、ジs-ブチル
アミノ、ジt-ブチルアミノ、ジペンチルアミノ、ジイソペンチルアミノ、ジ(2-メチルブ
チル)アミノ、ジネオペンチルアミノ、ジ(1-エチルプロピル)アミノ、ジヘキシルアミノ
、ジ(4-メチルペンチル)アミノ、ジ(3-メチルペンチル)アミノ、ジ(2-メチルペンチル)ア
ミノ、ジ(1-メチルペンチル)アミノ、ジ(3,3-ジメチルブチル)アミノ、ジ(2,2-ジメチル
ブチル)アミノ、ジ(1,1-ジメチルブチル)アミノ、ジ(1,2-ジメチルブチル)アミノ、ジ(1,
3-ジメチルブチル)アミノ、ジ(2,3-ジメチルブチル)アミノ、ジ(2-エチルブチル)アミノ
、アセチルアミノ、プロピオニルアミノ、ブタノイルアミノ、(2-メチルプロパノイル)ア
ミノ、ペンタノイルアミノ、(2,2-ジメチルプロパノイル)アミノ、(2,2-ジメチルペンタ
ノイル)アミノ、(2-メチルブタノイル)アミノ、(3-メチルブタノイル)アミノ、ヘキサノ
イルアミノ、ヘプタノイルアミノ、(3,3-ジメチルブタノイル)アミノ、メトキシカルボニ
ルアミノ、エトキシカルボニルアミノ、プロポキシカルボニルアミノ、イソプロポキシカ
ルボニルアミノ、ブトキシカルボニルアミノ、イソブトキシカルボニルアミノ、s-ブトキ
シカルボニルアミノ、t-ブトキシカルボニルアミノ、ペントキシカルボニルアミノ、イソ
ペントキシカルボニルアミノ、(2-メチルブトキシカルボニル)アミノ、ネオペントキシカ
ルボニルアミノ、(1-エチルプロポキシカルボニル)アミノ、ヘキシルオキシカルボニルア
ミノ、(4-メチルペントキシカルボニル)アミノ、(3-メチルペントキシカルボニル)アミノ
、(2-メチルペントキシカルボニル)アミノ、(1-メチルペントキシカルボニル)アミノ、(3
,3-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(2,2-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(1
,1-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(1,2-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(1
,3-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(2,3-ジメチルブトキシカルボニル)アミノ、(2
-エチルブトキシカルボニル)アミノ、ジメチルカルバモイルアミノ、(メチルエチルカル
バモイル)アミノ、ジエチルカルバモイルアミノ、ジプロピルカルバモイルアミノ、ジブ
チルカルバモイルアミノ、ジヘキシルカルバモイルアミノ、メチルスルホニルアミノ、エ
チルスルホニルアミノ、プロピルスルホニルアミノ、イソプロピルスルホニルアミノ、ブ
チルスルホニルアミノ、t-ブチルスルホニルアミノ又はヘキシルスルホニルアミノであり
得、好適には、同一又は異なった１～２個のＣ1～Ｃ3アルキル基、又は、Ｃ2～Ｃ4アルキ
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ルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）カルバモイ
ル基若しくはＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基により置換されてよいアミノ基であり、より
好適には、メチルアミノ、エチルアミノ、ジメチルアミノ、ジエチルアミノ、アセチルア
ミノ、プロピオニルアミノ、(2-メチルプロパノイル)アミノ、(2,2-ジメチルプロパノイ
ル)アミノ、メトキシカルボニルアミノ、エトキシカルボニルアミノ、ジメチルカルバモ
イルアミノ、ジエチルカルバモイルアミノ、メチルスルホニルアミノ又はエチルスルホニ
ルアミノ基である。
【００４２】
　本発明において、「Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基」は、同一又は異なった１～５個の前記
「ハロゲン原子」が置換した前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」であり、例えば、クロルメト
キシ、ジクロルメトキシ、トリクロルメトキシ、1-クロルエトキシ、2-クロルエトキシ、
2,2,2-トリクロルエトキシ、1-クロルプロポキシ、3-クロルプロポキシ、1-クロルブトキ
シ、4-クロルブトキシ、フルオロメトキシ、ジフルオロメトキシ、トリフルオロメトキシ
、1-フルオロエトキシ、2-フルオロエトキシ、2,2,2-トリフルオロエトキシ、ペンタフル
オロエトキシ、フルオロクロルメトキシ、ブロモメトキシ、1-ブロモエトキシ、2-ブロモ
エトキシ又はヨードメトキシ基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子
からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルコキ
シ基であり、より好適には、同一の１～３個の、フッ素原子又は塩素原子が置換したＣ1

～Ｃ2アルコキシ基であり、更により好適には、フルオロメトキシ、ジフルオロメトキシ
、トリフルオロメトキシ又は2,2,2-トリクロルエトキシ基であり、特に好適には、トリフ
ルオロメトキシ基である。
【００４３】
　本発明において、「置換されたＣ3～Ｃ6シクロアルキル基（当該置換基は、置換基群Ｃ
から選ばれる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「置換されてよいＣ1

～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、置換基群Ｂから選ばれる置換基である。）」、前記「
Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、前記「Ｃ2～Ｃ6アルケニル基」、シアノ基、前記「Ｃ2～
Ｃ7アルキルカルボニル基」、ベンゾイル基、カルボキシル基、前記「Ｃ2～Ｃ7アルコキ
シカルボニル基」、カルバモイル基、前記「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）カルバモイル基」、
前記「置換されてよいフェニル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ばれる置換基である
。）」、前記「５又は６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原
子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）」、前記「置換さ
れてよいアミノ基（当該置換基は、置換基群Ｄから選ばれる置換基である。）」、ニトロ
基、水酸基、前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」、前記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルコキシ基」、フェ
ノキシ基、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基」、フェニルチオ基、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル
スルフィニル基」及び前記「Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニル基」からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～５個の置換基により置換された前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」で
あり、例えば、フルオロシクロプロピル、ジフルオロシクロプロピル、クロロシクロプロ
ピル、ジクロロシクロプロピル、ブロモシクロプロピル、ジブロモシクロプロピル、ヨー
ドシクロプロピル、メチルシクロプロピル、エチルシクロプロピル、プロピルシクロプロ
ピル、イソプロピルシクロプロピル、ブチルシクロプロピル、t-ブチルシクロプロピル、
ヘキシルシクロプロピル、シクロプロピルシクロプロピル、シクロブチルシクロプロピル
、シクロペンチルシクロプロピル、(フルオロメチル)シクロプロピル、(クロロメチル)シ
クロプロピル、(ブロモメチル)シクロプロピル、(ジフルオロメチル)シクロプロピル、(
トリフルオロメチル)シクロプロピル、(トリクロロメチル)シクロプロピル、(2,2,2-トリ
フルオロエチル)シクロプロピル、(2,2,2-トリクロロエチル)シクロプロピル、ビニルシ
クロプロピル、(メトキシメチル)シクロプロピル、(エトキシメチル)シクロプロピル、(
イソプロポキシメチル)シクロプロピル、(メチルチオメチル)シクロプロピル、(エチルチ
オメチル)シクロプロピル、(イソプロピルチオメチル)シクロプロピル、(メチルスルフィ
ニルメチル)シクロプロピル、(エチルスルフィニルメチル)シクロプロピル、(メチルスル
ホニルメチル)シクロプロピル、(エチルスルホニルメチル)シクロプロピル、シアノシク
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ロプロピル、(1-メトキシイミノエチル)シクロプロピル、アセチルシクロプロピル、プロ
ピオニルシクロプロピル、ベンゾイルシクロプロピル、カルボキシルシクロプロピル、メ
トキシカルボニルシクロプロピル、エトキシカルボニルシクロプロピル、カルバモイルシ
クロプロピル、(ジメチルカルバモイル)シクロプロピル、(ジエチルカルバモイル)シクロ
プロピル、フェニルシクロプロピル、(フルオロフェニル)シクロプロピル、(クロロフェ
ニル)シクロプロピル、トリルシクロプロピル、フリルシクロプロピル、チエニルシクロ
プロピル、ピリジルシクロプロピル、アミノシクロプロピル、(メチルアミノ)シクロプロ
ピル、(ジメチルアミノ)シクロプロピル、(アセチルアミノ)シクロプロピル、(メトキシ
カルボニルアミノ)シクロプロピル、(3,3-ジメチルウレイド)シクロプロピル、(メチルス
ルホニルアミノ)シクロプロピル、ニトロシクロプロピル、ヒドロキシシクロプロピル、
メトキシシクロプロピル、エトキシシクロプロピル、(トリフルオロメトキシ)シクロプロ
ピル、フェノキシシクロプロピル、メチルチオシクロプロピル、エチルチオシクロプロピ
ル、フェニルチオシクロプロピル、メチルスルフィニルシクロプロピル、エチルスルフィ
ニルシクロプロピル、メチルスルホニルシクロプロピル、エチルスルホニルシクロプロピ
ル、ジメチルシクロプロピル、メチル(エチル)シクロプロピル、ジエチルシクロプロピル
、ビスシアノシクロプロピル、トリメチルシクロプロピル、テトラメチルシクロプロピル
、ペンタメチルシクロプロピル、メチルシクロブチル、ビニルシクロブチル、シアノシク
ロブチル、カルボキシルシクロブチル、アセチルシクロブチル、メトキシカルボニルシク
ロブチル又はアミノシクロブチル基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原
子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基及びシアノ基からなる群から選ばれ
る同一又は異なった１～５個の置換基、又は、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子から
なる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基、
又は、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4

アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基
、Ｃ1～Ｃ3アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ3アルキルスルホニル基、Ｃ1～Ｃ2アルキレ
ンジオキシ基、イミノ基若しくはＣ1～Ｃ3アルコキシイミノ基が置換したＣ1～Ｃ3アルキ
ル基」、Ｃ2～Ｃ4アルケニル基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、ベンゾイル基、カルボ
キシル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）
カルバモイル基、「フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原
子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が
置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～
Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基が置
換してよいフェニル基」、５員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸
素原子又は硫黄原子を含有する。）、「同一又は異なった１～２個のＣ1～Ｃ3アルキル基
、又は、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、ジ（Ｃ1～
Ｃ3アルキル）カルバモイル基若しくはＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基により置換されて
よいアミノ基」、ニトロ基、水酸基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルコキシ基
、フェノキシ基、Ｃ1～Ｃ3アルキルチオ基、フェニルチオ基、Ｃ1～Ｃ3アルキルスルフィ
ニル基若しくはＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基により置換されたＣ3～Ｃ4シクロアルキル
基であり、より好適には、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ2アルキル基、シクロプロピル基
及びシアノ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基、又は、「塩素
原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一の１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ2ア
ルキル基、又は、シクロプロピル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルキルカルボニル基、Ｃ2～
Ｃ3アルコキシカルボニル基、フェニル基、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ2アルキルチ
オ基、Ｃ1～Ｃ2アルキルスルフィニル基、Ｃ1～Ｃ2アルキルスルホニル基、1,2-エチレン
ジオキシ基、イミノ基若しくはＣ1～Ｃ2アルコキシイミノ基が置換したＣ1～Ｃ2アルキル
基」、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、Ｃ2～Ｃ3アルキルカルボニル基、ベンゾイル基、カルボキ
シル基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基、カルバモイル基、ジ（Ｃ1～Ｃ2アルキル）カ
ルバモイル基、「塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ2アルキル基、「同一の１～３個の、フッ
素原子又は塩素原子が置換したＣ1～Ｃ2アルキル基」、シクロプロピル基、シアノ基及び
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トリ（Ｃ1～Ｃ2アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の
置換基が置換してよいフェニル基」、フリル基、チエニル基、「同一の１～２個のＣ1～
Ｃ2アルキル基、又は、Ｃ2～Ｃ3アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル
基、ジ（Ｃ1～Ｃ2アルキル）カルバモイル基若しくはＣ1～Ｃ2アルキルスルホニル基によ
り置換されてよいアミノ基」、ニトロ基、水酸基、Ｃ1～Ｃ2アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ2ハロ
アルコキシ基、フェノキシ基、Ｃ1～Ｃ2アルキルチオ基、フェニルチオ基、Ｃ1～Ｃ2アル
キルスルフィニル基若しくはＣ1～Ｃ2アルキルスルホニル基により置換されたシクロプロ
ピル基である。
【００４４】
　本発明において、「Ｃ4～Ｃ10ビシクロアルキル基」は、炭素数４～１０個の２環式炭
化水素であり、例えば、ビシクロブチル、ビシクロペンチル、ビシクロヘキシル、ビシク
ロヘプチル、ビシクロオクチル、ビシクロノニル又はビシクロデシル基であり得、好適に
は、ビシクロヘキシル又はビシクロヘプチル基であり、より好適には、ビシクロ[3.1.0]
ヘキシル又はビシクロ[4.1.0]ヘプチル基であり、更により好適には、ビシクロ[3.1.0]ヘ
キサン-6-イル基である。
【００４５】
　本発明において、「置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、置換基群Ａ
から選ばれる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基
」、前記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シアノ基及
び前記「トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～５個の置換基が置換してよいフェニルスルホニル基であり、例えば、フェニルスルホ
ニル、フルオロフェニルスルホニル、ジフルオロフェニルスルホニル、トリフルオロフェ
ニルスルホニル、クロロフェニルスルホニル、ジクロロフェニルスルホニル、トリクロロ
フェニルスルホニル、フルオロクロロフェニルスルホニル、メチルフェニルスルホニル、
ジメチルフェニルスルホニル、トリメチルフェニルスルホニル、テトラメチルフェニルス
ルホニル、ペンタメチルフェニルスルホニル、エチルフェニルスルホニル、フルオロ(メ
チル)フェニルスルホニル、クロロ(メチル)フェニルスルホニル、ブロモ(メチル)フェニ
ルスルホニル、シクロプロピルフェニルスルホニル、シクロプロピル(フルオロ)フェニル
スルホニル、クロロ(シクロプロピル)フェニルスルホニル、シクロプロピル(メチル)フェ
ニルスルホニル、(トリフルオロメチル)フェニルスルホニル又はフルオロ(トリフルオロ
メチル)フェニルスルホニル基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、
Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一
又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキ
ル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は
異なった１～３個の置換基が置換してよいフェニルスルホニル基であり、より好適には、
フェニルスルホニル、クロロフェニルスルホニル、メチルフェニルスルホニル、トリフル
オロフェニルスルホニル又はシアノフェニルスルホニル基である。
【００４６】
　本発明において、「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基」は、同一又は異なった
２個の前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」が窒素原子に結合したスルファモイル基であり、例え
ば、ジメチルスルファモイル、メチルエチルスルファモイル、ジエチルスルファモイル、
ジプロピルスルファモイル、ジブチルスルファモイル又はジヘキシルスルファモイルであ
り得、好適には、同一又は異なった２個の
Ｃ1～Ｃ3アルキル基が結合したスルファモイル基であり、より好適には、ジメチルスルフ
ァモイル又はジエチルスルファモイル基であり、更により好適には、ジメチルスルファモ
イル基である。
【００４７】
　本発明において、「置換されてよい３～６員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、
ベンゼン環と縮合してよい。当該置換基は、置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）」
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は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」及び前記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキ
ル基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基、又は、水酸基、前記
「置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ばれる置換基
である。）」若しくは前記「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基」により置換され
てよく、ベンゼン環と縮合してもよい「複素原子として、１個の、窒素原子、酸素原子又
は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい、３～６員複素環基」であ
り、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基及び「フッ素原子
、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置
換したＣ1～Ｃ3アルキル基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基
、又は、水酸基、「フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原
子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が
置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～
Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基が置
換してよいフェニルスルホニル基」若しくは「同一又は異なった２個のＣ1～Ｃ3アルキル
基が結合したスルファモイル基」が置換してよく、ベンゼン環と縮合してよい、「複素原
子として、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１個の窒素原子を含
有してよい、３～６員複素環基」であり、より好適には、塩素原子、臭素原子、メチル基
、エチル基及びトリフルオロメチル基からなる群から選ばれる同一の１～２個の置換基、
又は、水酸基、フェニルスルホニル基、トリルスルホニル基又はジメチルスルファモイル
基が置換してよい、アジリジン、オキシラニル、オキセタニル、ピロリル、フリル、チエ
ニル、ピラゾリル、チアゾリル、ピリジル、ベンズイミダゾリル又はベンゾチアゾリルで
あり、更により好適には、塩素原子、メチル基及びトリフルオロメチル基からなる同一又
は異なった１～２個の置換基が置換してよい、チエニル、ピラゾリル、チアゾリル基であ
る。
【００４８】
　本発明において、「（Ｃ1～Ｃ6アルコキシ）Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」は、炭素数１～６
個のアルコキシ基が結合した炭素数１～６個のアルコキシ基であり、例えば、メトキシメ
トキシ、エトキシメトキシ、プロポキシメトキシ、ブトキシメトキシ、s-ブトキシメトキ
シ、t-ブトキシメトキシ、ペンチルオキシメトキシ、ヘキシルオキシメトキシ、メトキシ
エトキシ、エトキシエトキシ、プロポキシエトキシ、ブトキシエトキシ、メトキシプロポ
キシ、メトキシブトキシ、メトキシペンチルオキシ又はメトキシヘキシルオキシ基であり
得、好適には、炭素数１～３個のアルコキシ基が置換した炭素数１～３個のアルコキシ基
であり、より好適には、メトキシエトキシ、エトキシエトキシ又はエトキシメトキシ基で
ある。
【００４９】
　本発明において、「置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、水酸基又は、ハロゲ
ン原子及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基から選ばれる置換基により置換されたピリダジニルオキ
シ基である。）」は、１個の水酸基が置換してよいフェノキシ基、又は、前記「ハロゲン
原子」及び前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
３個の置換基が置換したピリダジニルオキシ基が置換したフェノキシ基であり、好適には
、ヒドロキシフェノキシ基、又は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子及びＣ1～Ｃ3アルコ
キシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基が置換したピリダジニ
ルオキシ基が置換したフェノキシ基であり、より好適には、塩素原子、及び、メトキシ若
しくはエトキシ基が１個ずつ置換したピリダジニルオキシ基が置換したフェノキシ基であ
る。
【００５０】
　本発明において、「置換されてよい５～６員複素環オキシ基（当該複素環は、環中に、
１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有して
よい。当該置換基は、置換基群Ｅから選ばれる置換基である。）は、前記「ハロゲン原子
」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、水酸基、前記「置
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換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、置換基群Ａから選ばれる置換基であ
る。）」及び前記「ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基」からなる群から選ばれる
同一又は異なった１～２個の置換基により置換されてよい「複素原子として、１個の、窒
素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい、５～
６員複素環オキシ基」であり、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3ア
ルキル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なっ
た１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、水酸基、「フッ素原子、塩素原子
、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から
選ばれた同一又は異なった１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4

シクロアルキル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ば
れる同一又は異なった１～３個の置換基が置換してよいフェニルスルホニル基」及び「同
一又は異なった２個のＣ1～Ｃ3アルキル基が結合したスルファモイル基」からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基が置換してよい、「複素原子として、１個の
、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１個の窒素原子を含有してよい、５～
６員複素環オキシ基」であり、より好適には、塩素原子、臭素原子、メチル基、エチル基
、トリフルオロメチル基、水酸基、フェニルスルホニル基、トリルスルホニル基及びジメ
チルスルファモイル基からなる群から選ばれる異なった１～２個の置換基が置換してよい
、ピリジルオキシ、ピロリルオキシ、フリルオキシ、チエニルオキシ、ピラゾリルオキシ
、チアゾリルオキシ、ピリミジルオキシ、ピラジニルオキシ又はピリダジニルオキシ基で
あり、更により好適には、塩素原子及び水酸基が置換してよいピリダジニルオキシ基であ
る。
【００５１】
　本発明において、「置換されてよいフェニルスルホニルオキシ基（当該置換基は、置換
基群Ａから選ばれる置換基である。）」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アル
キル基」、前記「Ｃ1～Ｃ6ハロアルキル基」、前記「Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基」、シア
ノ基及び前記「トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基」からなる群から選ばれる同一又は異
なった１～５個の置換基が置換してよいフェニルスルホニルオキシ基であり、例えば、フ
ェニルスルホニルオキシ、フルオロフェニルスルホニルオキシ、ジフルオロフェニルスル
ホニルオキシ、トリフルオロフェニルスルホニルオキシ、クロロフェニルスルホニルオキ
シ、ジクロロフェニルスルホニルオキシ、トリクロロフェニルスルホニルオキシ、フルオ
ロクロロフェニルスルホニルオキシ、メチルフェニルスルホニルオキシ、ジメチルフェニ
ルスルホニルオキシ、トリメチルフェニルスルホニルオキシ、テトラメチルフェニルスル
ホニルオキシ、ペンタメチルフェニルスルホニルオキシ、エチルフェニルスルホニルオキ
シ、フルオロ(メチル)フェニルスルホニルオキシ、クロロ(メチル)フェニルスルホニルオ
キシ、ブロモ(メチル)フェニルスルホニルオキシ、シクロプロピルフェニルスルホニルオ
キシ、シクロプロピル(フルオロ)フェニルスルホニルオキシ、クロロ(シクロプロピル)フ
ェニルスルホニルオキシ、シクロプロピル(メチル)フェニルスルホニルオキシ、(トリフ
ルオロメチル)フェニルスルホニルオキシ又はフルオロ(トリフルオロメチル)フェニルス
ルホニルオキシ基であり得、好適には、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アル
キル基、「フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった
１～３個の置換基が置換したＣ1～Ｃ3アルキル基」、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ
基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
３個の置換基が置換してよいフェニルスルホニルオキシ基であり、より好適には、フェニ
ルスルホニルオキシ、クロロフェニルスルホニルオキシ、メチルフェニルスルホニルオキ
シ、トリフルオロフェニルスルホニルオキシ又はシアノフェニルスルホニルオキシ基であ
る。
【００５２】
　本発明のＲ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7において、「隣合う２個が、それぞれが結合する
炭素原子と一緒になって形成してよい、置換されてよい３～６員環状炭化水素基（当該環
状炭化水素は、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から選ばれる同一又は異なっ
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た１～２個の複素原子により中断してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、ヒドロキシＣ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、オキソ基、ヒドロキシ
イミノ基又はＣ1～Ｃ6アルコキシイミノ基であり、Ｃ1～Ｃ6アルキル基が置換した場合、
他のＣ1～Ｃ6アルキル基又は環上の炭素原子と結合して新たな３員環を形成してよい。）
」は、前記「ハロゲン原子」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、１～２個の水酸基により置
換された前記「Ｃ1～Ｃ6アルキル基」、前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基」、オキソ基、ヒド
ロキシイミノ基及び前記「Ｃ1～Ｃ6アルコキシイミノ基」からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～４個の置換基が置換してよく、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる
群から選ばれる同一又は異なった１～２個の複素原子により中断してよい、飽和若しくは
不飽和３～６員環状炭化水素基であり、更に環上でシクロプロパン環を形成してよく、好
適には、-CH2-、-CH2CH2-、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-CH2CH(CH3)CH2-、-C(CH3)2
CH2CH2-、-CH2C(CH3)2CH2-、-CH(OCH3)CH2CH2-、-C(OCH3)2CH2CH2-、-CH2C(OCH3)2CH2-、
-C(=O)CH2CH2-、-CH2C(=O)CH2-、-C(=NOCH3)CH2CH2-、-CH2CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2C
H2-、-C(CH3)2CH2CH2CH2-、-CH(OCH3)CH2CH2CH2-、-CH=CH-CH=CH-、-OCH2CH2-、-OCH(CH3
)CH2-、-OCH2CH(CH3)-、-OC(CH3)2CH2-、-OCH=CH-、-OC(CH3)=CH-、-OCH=C(CH3)-、-SCH=
CH-、-N=CH-CH=CH-、-OCH2O-、-OCH(CH3)O-、-OC(CH3)2O-、-OCF2O-、-OCH2CH2O-、-OCH=
N-、-OC(CH3)=N-、
【００５３】
【化８】

【００５４】
で表される基であり、より好適には、-CH2CH2-、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-CH2CH

2CH2CH2-、-CH=CH-CH=CH-、-OCH2CH2-、-OCH=CH-、-OCH=C(CH3)-、-SCH=CH-、-N=CH-CH=C
H-、-OCH2O-、-OCH2CH2O-、
【００５５】

【化９】

【００５６】
で表される基であり、更により好適には、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-OCH2CH2-、-
OCH=CH-又は
【００５７】

【化１０】

【００５８】
で表される基である。
【００５９】
　本発明の化合物（Ｉ）は、通常の農薬に用いられる塩にすることができ、例えば、アル
カリ金属塩、アルカリ土類金属塩又はアンモニウム塩にすることができ、又、分子中に塩
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基性部分がある場合には、例えば、硫酸塩、塩酸塩、硝酸塩、リン酸塩のような塩にする
ことができる。それらの塩は、農園芸用の除草剤として使用できるかぎり、本発明に包含
される。
【００６０】
　本発明において、「アルカリ金属塩」は、例えば、ナトリウム塩、カリウム塩又はリチ
ウム塩であり得、好適には、ナトリウム塩又はカリウム塩である。
【００６１】
　本発明において、「アルカリ土類金属塩」は、例えば、カルシウム塩又はマグネシウム
塩であり得、好適には、カルシウム塩である。
【００６２】
　本発明化合物の溶媒和物も、本発明に包含されるものである。
【００６３】
　本発明化合物中には不斉炭素を有する化合物もあり、その場合には、本願発明は、一種
の光学活性体及び数種の光学活性体の任意の割合の混合物をも包含する。
【００６４】
　本発明において、「エステル誘導体」は、ピリダジン環の４位に結合する水酸基の酸素
原子にアシル基などが結合した化合物であり、例えば、置換されてよいＣ2～Ｃ15アルキ
ルカルボニル基［当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、Ｃ2～Ｃ7アルコ
キシカルボニル基、置換されてよいＣ2～Ｃ6アルケニルオキシカルボニル基｛当該置換基
は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基
は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシ
カルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～
３個の置換基である。｝、置換されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルケニルオキシカルボニル基
｛当該置換基は、オキソ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原
子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、
ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１
～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基で
ある。｝、置換されてよい５又は６員複素環オキシカルボニル基｛当該複素環は、環中に
、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有し
てよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ
基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3

～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び
置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1

～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキ
ルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）か
らなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、置換されてよいフ
ェニル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基
、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基である。）、フェノキシ基及びＣ1～Ｃ6アルキルチオ基
からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。］、Ｃ4～Ｃ7シクロ
アルキルカルボニル基、アダマンチルカルボニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ7アルケニル
カルボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～２個の置換基である。）、Ｃ3～Ｃ7アルキニルカルボニル基、置換され
てよいベンゾイル基［当該置換基は、ハロゲン原子、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基
（当該置換基は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アル
コキシカルボニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ7アルケニルオキシカルボニル基｛当該置換
基は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、シアノ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換
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基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキ
シカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１
～３個の置換基である。｝、置換されてよいＣ4～Ｃ7シクロアルケニルオキシカルボニル
基｛当該置換基は、オキソ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン
原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基
、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基
である。｝、フェニル基、ニトロ基、置換されてよいＣ1～Ｃ6アルコキシ基（当該置換基
は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置
換基である。）、フェノキシ基、置換されてよい５又は６員複素環オキシカルボニル基｛
当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２
個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換
されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3

ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からな
る群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-イン
デニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～
Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基
及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の
置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝
及び置換されてよい５又は６員複素環オキシスルホニル基｛当該複素環は、環中に、１個
の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい
。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当
該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シ
クロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異
なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換され
てよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロ
アルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニ
ル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群か
ら選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。］、ナフトイル基、置換されてよい３～８員複素環
カルボニル基［当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有
し、更に１～２個の窒素原子を含有してよく、複素環内の任意の炭素原子上で１～２個の
酸素原子を含む５～６員スピロ環を形成してもよい。当該置換基は、ハロゲン原子、置換
されてよいＣ1～Ｃ6アルキル基（当該置換基は、ハロゲン原子及びフェニル基からなる群
から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキ
ルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェニル基（当該置
換基は、同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、置換されてよい５又は６
員複素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6ア
ルキル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、ニトロ
基、水酸基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、フェノキシ基、オキソ基、ヒドロキシイミノ基、Ｃ

1～Ｃ6アルコキシイミノ基、Ｃ1～Ｃ6アルキルチオ基、Ｃ2～Ｃ6アルケニルチオ基、フェ
ニルチオ基、置換されてよい５又は６員複素環カルボニル基（当該複素環は、環中に、１
個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよ
い。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。）、及び置換されてよい５又は６員複素環オキシカ
ルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル
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基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボ
ニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒ
ドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン
原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基
、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。｝からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。］、置換
されてよい７～１４員の縮合二又は三環式複素環カルボニル基（当該複素環は、環中に、
１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子又は酸素原
子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、５又は６員複素環カルボニルカ
ルボニル基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。）、置換されてよいＣ2～Ｃ7アルコキシカル
ボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基及びフェニル基からなる
群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、Ｃ3～Ｃ7アルケニルオキ
シカルボニル基、置換されてよいフェノキシカルボニル基（当該置換基は、ハロゲン原子
、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシ
カルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選ばれる同一又は異な
った１～３個の置換基である。
）、縮合多環式炭化水素オキシカルボニル基、置換されてよい５又は６員複素環オキシカ
ルボニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し
、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル
基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキシカルボ
ニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、2,3-ジヒ
ドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン
原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基
、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。｝、置換されてよいカルバモイル基｛当該置換基は、置換されてよいＣ1～Ｃ6ア
ルキル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、シアノ基、
フェニル基及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個
の置換基である。）、Ｃ3～Ｃ6アルケニル基、フェニル基、置換されてよい５又は６員複
素環基（当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更
に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキ
ル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、Ｃ2～Ｃ7ア
ルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基及びＣ1～Ｃ6アルコキシ基からな
る群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、（Ｃ1～Ｃ6アルキルチ
オ）カルボニル基、（Ｃ3～Ｃ6シクロアルキルチオ）カルボニル基、（フェニルチオ）カ
ルボニル基、置換されてよいＣ1～Ｃ8アルキルスルホニル基（当該置換基は、同一又は異
なった１～３個のハロゲン原子である。）、置換されてよいフェニルスルホニル基［当該
置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ7アルキルカルボニル
基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシ基、置換されてよ
いＣ2～Ｃ6アルケニルオキシスルホニル基｛当該置換基は、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基、
シアノ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アル
キル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1

～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。｝、置換
されてよいＣ3～Ｃ6シクロアルケニルオキシスルホニル基｛当該置換基は、オキソ基及び
置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1



(35) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキ
ルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）か
らなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝及び置換されてよい
５又は６員複素環オキシスルホニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素
原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハ
ロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲ
ン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及び
Ｃ2～Ｃ7アルコキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置
換基である。）、2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基
（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～
Ｃ7アルコキシカルボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群か
ら選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又
は異なった１～３個の置換基である。｝からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３
個の置換基である。］、置換されてよい５又は６員複素環スルホニル基（当該複素環は、
環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を
含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子及びＣ1～Ｃ6アルキル基からなる群から選ば
れる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、置換されてよい５又は６員複素環オ
キシスルホニル基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を
含有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～
Ｃ6アルキル基、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6

アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ3～Ｃ6シクロアルキル基及びＣ2～Ｃ7アルコキ
シカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、
2,3-ジヒドロ-1H-インデニルオキシ基及び置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、
ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基、Ｃ2～Ｃ7アルコキシカル
ボニル基、ニトロ基及びＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基からなる群から選ばれる同一又は
異なった１～３個の置換基である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個
の置換基である。｝、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）スルファモイル基、Ｃ1～Ｃ6アルコキシス
ルホニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ホスホリル基、トリ（Ｃ1～Ｃ6アルキル）ケイ素基
又はトリフェニルケイ素基が結合した化合物であり得、好適には、Ｃ2～Ｃ10アルキルカ
ルボニル基、置換されてよいベンゾイル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素
原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基又は4-(2,4-ジクロロベンゾイル)-1,3
-ジメチル-1H-ピラゾール-5-イルオキシカルボニル基からなる群から選ばれる同一又は異
なった１～２個の置換基である。）、ピロリジニルカルボニル基、アゼチジニルカルボニ
ル基、モルホリンカルボニル基、置換されてよいＣ2～Ｃ5アルコキシカルボニル基（当該
置換基は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～３個の置換基である。）、ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）カルバモイル基、（Ｃ1～Ｃ3アル
キル）（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ）カルバモイル基、置換されてよいＣ1～Ｃ3アルキルスルホ
ニル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同一
又は異なった１～３個の置換基である。）又は置換されてよいフェニルスルホニル基（当
該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、4-(2,4-ジクロロ
ベンゾイル)-1,3-ジメチル-1H-ピラゾール-5-イルオキシスルホニル基及びニトロ基から
なる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。）が結合した化合物であ
り、より好適には、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、置換されてよいベンゾイル基（当該
置換基は、メチル基又は4-(2,4-ジクロロベンゾイル)-1,3-ジメチル-1H-ピラゾール-5-イ
ルオキシカルボニル基である。）、1-アゼチジニルカルボニル基、4-モルホリニルカルボ
ニル基、置換されてよいＣ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基（当該置換基は、１～３個の塩
素原子である。）、ジメチルカルバモイル基、メトキシ（メチル）カルバモイル基、置換
されてよいＣ1～Ｃ3アルキルスルホニル基（当該置換基は、１～３個のフッ素原子である
。）又は置換されてよいフェニルスルホニル基（当該置換基は、塩素原子、メチル基、4-
(2,4-ジクロロベンゾイル)-1,3-ジメチル-1H-ピラゾール-5-イルオキシスルホニル基又は
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ニトロ基である。）が結合した化合物である。
【００６５】
　（ａ）　本発明において、Ｒ1は、好適には、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素
原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個の
フッ素原子である。）、シクロプロピル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4

アルキルカルボニル基、ジ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニ
ル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3

ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群か
ら選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シ
アノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった
１～２個の置換基である。｝、フリル基、チエニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、置換され
てよいフェノキシ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキ
ル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）
、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選
ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝又は置換されたピラゾリルオキシ基
（当該置換基は、２個の塩素原子により置換された１個のベンゾイル基及び２個のＣ1～
Ｃ3アルキル基である。）であり、
　より好適には、塩素原子、臭素原子、トリフルオロメチル基又はシアノ基であり、
　更により好適には、塩素原子又は臭素原子であり、
　特に好適には、塩素原子である。
【００６６】
　（ｂ）　本発明において、Ｒ2は、好適には、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素
原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ）Ｃ1～Ｃ3アルキル基、
置換されてよいベンゾイル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～
Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子
及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。
）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル
基、置換されてよいフェノキシ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ

1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原
子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である
。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群か
ら選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、置換されてよいフェニルチオ
基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハ
ロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から
選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シア
ノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１
～２個の置換基である。｝又はトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基であり、
　より好適には、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、
エトキシカルボニル基又はトリメチルシリル基であり、
　更により好適には、水素原子である。
【００６７】
　（ｃ）　本発明において、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、好適には、互いに独立して
、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4ア
ルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同
一又は異なった１～３個の置換基、又は、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、Ｃ1～Ｃ3アルキル
チオ基若しくはＣ1～Ｃ3アルコキシイミノ基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、Ｃ2～
Ｃ3アルキニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ5シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原
子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、
Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基及びＣ1～Ｃ3アルキルチオ基からなる群から選ばれる同一又は異な
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った１～３個の置換基である。）、Ｃ6～Ｃ7ビシクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4ア
ルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェニル基｛当
該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基又はＣ1～Ｃ3ハロア
ルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ば
れた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）である。｝、置換されてよい５
～６員複素環基｛当該複素環は、環中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含
有し、更に１～２個の窒素原子を含有してよい。当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、
臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基及びＣ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ
素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロ
ゲン原子である。）からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。
｝、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルコキシ基（当該ハロゲン原子は
、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個
のハロゲン原子である。）、置換されてよいフェノキシ基（当該置換基は、フッ素原子、
塩素原子、臭素原子及びＣ1～Ｃ3アルコキシ基から選ばれる置換基により置換されたピリ
ダジニルオキシ基である。）又はＣ1～Ｃ3アルキルチオ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5

、Ｒ6及びＲ7は、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、-CH2CH2-
、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-CH2CH2CH2CH2-、-CH=CH-CH=CH-、-OCH2CH2-、-OCH=C
H-、-OCH=C(CH3)-、-SCH=CH-、-N=CH-CH=CH-、-OCH2O-、-OCH2CH2O-、
【００６８】
【化１１】

【００６９】
で表される基であり、
　より好適には、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素
原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当該置換基は、１～３個のフッ素原子、又は
、１個のシクロプロピル基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ4

シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ2アルキル
基、シクロプロピル基及びＣ1～Ｃ2アルコキシ基からなる群から選ばれる同一の１～２個
の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3

アルコキシ基又はトリフルオロメトキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は
、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)C
H2CH2-、-OCH2CH2-、-OCH=CH-又は
【００７０】

【化１２】

【００７１】
で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　更により好適には、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨ
ウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置換されてよいＣ3～Ｃ4シクロ
アルキル基（当該置換基は、塩素原子及びＣ1～Ｃ2アルキル基からなる群から選ばれる同
一の１～２個の置換基である。）、シアノ基又はＣ1～Ｃ2アルコキシ基であり、又は、Ｒ
3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になっ



(38) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

て、-CH2CH2CH2-又は-OCH=CH-で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　特に好適には、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素
原子、メチル基、エチル基、アリル基、イソプロピル基、置換されてよいシクロプロピル
基（当該置換基は、２個の塩素原子である。）又はメトキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、
Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、-CH2C
H2CH2-又は-OCH=CH-で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
　最も好適には、Ｒ3が、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エ
チル基、イソプロピル基、シクロプロピル基又はメトキシ基であり、かつ、Ｒ7が、水素
原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エチル基、イソプロピ
ル基、シクロプロピル基又はメトキシ基であり、かつ、Ｒ4、Ｒ5及びＲ6が、互いに独立
して、水素原子又はメチル基である。
【００７２】
　（ｄ）　本発明において、ｍ及びｎは、好適には、共に０である。
【００７３】
　本発明の化合物（Ｉ）は、好適には、
(1a)　Ｒ1が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～
Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）、シクロプ
ロピル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、ジ（Ｃ1

～Ｃ3アルキル）カルバモイル基、置換されてよいフェニル基｛当該置換基は、フッ素原
子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン
原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１
～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アル
キル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、
フリル基、チエニル基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基、置換されてよいフェノキシ基｛当該置換
基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基
（当該ハロゲン原子は、１～３個のフッ素原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基
及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２
個の置換基である。｝又は置換されたピラゾリルオキシ基（当該置換基は、２個の塩素原
子により置換された１個のベンゾイル基及び２個のＣ1～Ｃ3アルキル基である。）であり
、
(1b)　Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アル
キル基、（Ｃ1～Ｃ3アルコキシ）Ｃ1～Ｃ3アルキル基、置換されてよいベンゾイル基｛当
該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアル
キル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれ
た同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及
びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個
の置換基である。｝、Ｃ2～Ｃ4アルコキシカルボニル基、置換されてよいフェノキシ基｛
当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロア
ルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ば
れた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基
及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２
個の置換基である。｝、置換されてよいフェニルチオ基｛当該置換基は、フッ素原子、塩
素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は
、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個
のハロゲン原子である。）、シクロプロピル基、シアノ基及びトリ（Ｃ1～Ｃ3アルキル）
ケイ素基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝又はトリ
（Ｃ1～Ｃ3アルキル）ケイ素基であり、
(1c)　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原
子、臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当該置換基は、フッ素
原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基
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シイミノ基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、Ｃ2～Ｃ3アルキニル基、置換されてよい
Ｃ3～Ｃ5シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3

アルキル基、Ｃ3～Ｃ4シクロアルキル基、シアノ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基及びＣ1～Ｃ3

アルキルチオ基からなる群から選ばれる同一又は異なった１～３個の置換基である。）、
Ｃ6～Ｃ7ビシクロアルキル基、シアノ基、Ｃ2～Ｃ4アルキルカルボニル基、Ｃ2～Ｃ4アル
コキシカルボニル基、置換されてよいフェニル基｛当該置換基は、フッ素原子、塩素原子
、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基又はＣ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フ
ッ素原子、塩素原子及び臭素原子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハ
ロゲン原子である。）である。｝、置換されてよい５～６員複素環基｛当該複素環は、環
中に、１個の、窒素原子、酸素原子又は硫黄原子を含有し、更に１～２個の窒素原子を含
有してよい。当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基及び
Ｃ1～Ｃ3ハロアルキル基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原子から
なる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）からなる群から
選ばれる同一又は異なった１～２個の置換基である。｝、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ
基、Ｃ1～Ｃ3ハロアルコキシ基（当該ハロゲン原子は、フッ素原子、塩素原子及び臭素原
子からなる群から選ばれた同一又は異なった１～３個のハロゲン原子である。）、置換さ
れてよいフェノキシ基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原子及びＣ1～Ｃ3ア
ルコキシ基から選ばれる置換基により置換されたピリダジニルオキシ基である。）又はＣ

1～Ｃ3アルキルチオ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、隣合う２個が、そ
れぞれが結合する炭素原子と一緒になって、-CH2CH2-、-CH2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、
-CH2CH2CH2CH2-、-CH=CH-CH=CH-、-OCH2CH2-、-OCH=CH-、-OCH=C(CH3)-、-SCH=CH-、-N=C
H-CH=CH-、-OCH2O-、-OCH2CH2O-、
【００７４】
【化１３】

【００７５】
で表される基であり、
(1d)　ｍ及びｎが、共に０である化合物であり、
　より好適には、
(2a)　Ｒ1が、塩素原子、臭素原子、トリフルオロメチル基又はシアノ基であり、
(2b)　Ｒ2が、水素原子、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エ
トキシカルボニル基又はトリメチルシリル基であり、
(2c)　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原
子、臭素原子、ヨウ素原子、置換されてよいＣ1～Ｃ4アルキル基（当該置換基は、１～３
個のフッ素原子、又は、１個のシクロプロピル基である。）、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置
換されてよいＣ3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、フッ素原子、塩素原子、臭素原
子、Ｃ1～Ｃ2アルキル基、シクロプロピル基及びＣ1～Ｃ2アルコキシ基からなる群から選
ばれる同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基、Ｃ2～Ｃ3アルコキシカルボニル基
、ニトロ基、Ｃ1～Ｃ3アルコキシ基又はトリフルオロメトキシ基であり、又は、Ｒ3、Ｒ4

、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子と一緒になって、-CH

2CH2CH2-、-CH(CH3)CH2CH2-、-OCH2CH2-、-OCH=CH-又は
【００７６】
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【化１４】

【００７７】
で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原子ではなく、
(2d)　ｍ及びｎが、共に０である化合物であり、
　更により好適には、
(3a)　Ｒ1が、塩素原子又は臭素原子であり、
(3b)　Ｒ2が、水素原子であり、
(3c)　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原
子、臭素原子、ヨウ素原子、Ｃ1～Ｃ3アルキル基、Ｃ2～Ｃ3アルケニル基、置換されてよ
いＣ3～Ｃ4シクロアルキル基（当該置換基は、塩素原子及びＣ1～Ｃ2アルキル基からなる
群から選ばれる同一の１～２個の置換基である。）、シアノ基又はＣ1～Ｃ2アルコキシ基
であり、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素
原子と一緒になって、-CH2CH2CH2-又は-OCH=CH-で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原
子ではなく、
(3d)　ｍ及びｎが、共に０である化合物であり、
　特に好適には、
(4a)　Ｒ1が、塩素原子であり、
(4b)　Ｒ2が、水素原子であり、
(4c)　Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、互いに独立して、水素原子、フッ素原子、塩素原
子、臭素原子、ヨウ素原子、メチル基、エチル基、アリル基、イソプロピル基、置換され
てよいシクロプロピル基（当該置換基は、２個の塩素原子である。）又はメトキシ基であ
り、又は、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7が、隣合う２個が、それぞれが結合する炭素原子
と一緒になって、-CH2CH2CH2-又は-OCH=CH-で表される基であり、但し、Ｒ3は水素原子で
はなく、
(4d)　ｍ及びｎが、共に０である化合物であり、
　最も好適には、6-クロロ-3-(2-ヨードフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-
メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-イソプロピルフェノキシ)-4-ピリ
ダジノール、6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3
-(2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イルオキシ)-4-ピリダジノール、3-(1-ベンゾフラン-7-
イルオキシ)-6-クロロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2,5-ジメチルフェノキシ)-4-ピ
リダジノール、6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-ク
ロロ-3-(2-クロロ-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-クロロ-6-シ
クロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール、3-(2-ブロモ-6-メチルフェノキシ)-6-クロ
ロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-エチル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、
6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、3-（2-アリル-
6-メチルフェノキシ）-6-クロロ-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-3,5
-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール、6-クロロ-3-[(5-メチル-2,3-ジヒドロ-1H-イ
ンデン-4-イル)オキシ]-4-ピリダジノール又は6-クロロ-3-(2,3,5,6-テトラメチルフェノ
キシ)-4-ピリダジノールである。
【００７８】
　本発明の代表的化合物を下記表１に例示するが、本発明はこれらの化合物に限定される
ものではない。
【００７９】
　以下、R3～R7において「2-Cl」はＲ3が塩素原子であることを、「Me」はメチル基を、
「Et」はエチル基を、「iPr」はイソプロピル基を、「cPr」はシクロプロピル基を、「cP
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r-2,2-Cl2」は、2,2-ジクロロシクロプロピル基を、「iBu」はイソブチル基を、「tBu」
はtert-ブチル基を、R3～R7において「2-CH2CH2CH2-3」はＲ3及びＲ4がトリメチレン基で
ありそれらの結合する炭素原子と一緒になって５員環を形成していることを、「Morp」は
モルホリニル基を、「Azet」はアゼチジニル基を、「Q1」は１，３－オキサゾリジン-３
－イル基を、それぞれ示す。
【００８０】
【化１５】

【００８１】



(42) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

【表１】

【発明の効果】
【００８２】
　本発明の除草性組成物は、その有効成分である、3-フェノキシ-4-ピリダジノール誘導
体及び第二除草活性化合物を混合施用することにより、各単剤で得られていた適用範囲を
越えて殺草幅が拡大される。本発明組成物の殺草幅は、イネ科、一年生広葉雑草及びオモ
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ダカ科、カヤツリグサ科等の多年生雑草全般にまでおよぶ。更に、本発明組成物は、水稲
に対する安全性が高く、散布適期幅が広い。また、本発明組成物は、その除草効果におい
て相乗作用を示し、各有効成分を単剤で使用するときの薬量よりはるかに低薬量同志の混
合で充分その効果を発揮する。その結果、本発明組成物は、一回処理剤として充分な程に
殺草効力が増大し、その効力は長期間持続する。また、本発明組成物は、水稲に対して薬
害がなく、移植前及び移植直後の処理も可能である。
【発明を実施するための最良の形態】
【００８３】
　本発明の３－フェノキシ－４－ピリダジノール化合物及びそのエステル誘導体は、以下
に記載する工程Ａ～Ｑの方法によって製造することができる。
【００８４】
　（工程Ａ）
【００８５】
【化１６】

【００８６】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、前記と同意義を示し、
Ｌは、脱離基を示し、例えば、ハロゲン原子、Ｃ1～Ｃ6アルキルスルホニルオキシ基又は
フェニルスルホニルオキシ基（当該フェニルスルホニルオキシ基は、同一又は異なった１
～５個のハロゲン原子又はＣ1～Ｃ6アルキル基により置換されていてよい。）であり得、
Ｘは、水素原子又はアシル基を示し、
Ｙは、Ｘの他、水酸基のその他の保護基であり、例えば、メチル基、メトキシメチル基、
メトキシエトキシメチル基又はベンジル基であり得る。
【００８７】
　工程Ａは、一般式（ＩＩ）で表されるピリダジン化合物に、一般式（ＩＩＩ）で表され
るフェノール化合物を反応させ、次いで塩素化し、更に酸素求核剤を反応させることによ
り、本発明化合物（Ｉａ）又は一般式（ＶＩＩ）で示される水酸基が保護された化合物を
製造する工程であり、更にまた化合物（ＶＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｂ
）を製造する工程である。
【００８８】
　（工程Ａ－１）
　工程Ａ－１は、化合物（ＩＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の
存在下で、化合物（ＩＩＩ）と反応させ、一般式（ＩＶ）で表されるフェノキシピリダジ
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ン化合物を製造する工程である。
【００８９】
　使用される塩基は、通常ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に制限はなく、例えば、水酸
化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸カ
リウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水
素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；ナトリウム、カリウムのようなアルカリ金
属；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンのような脂肪族
三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、１，８
－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７－エン（ＤＢＵ）のような脂肪族環状三級
アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）ピリジンのようなピリ
ジン類；ｎ－ブチルリチウム、ｓ－ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、
ナトリウム　ビス（トリメチルシリル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）ア
ミドのような有機金属塩基類であり得、好適には、アルカリ金属水酸化物、アルカリ金属
炭酸塩、金属アルコキシド、アルカリ金属水素化物又はアルカリ金属であり、より好適に
は、炭酸カリウム、カリウムｔ－ブトキシド、水素化ナトリウム又はナトリウムである。
【００９０】
　使用される塩基の量は、化合物（ＩＩ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～５ｍｏｌであ
り、好適には、１～３ｍｏｌである。
【００９１】
　使用される溶媒としては、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば
特に限定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコ
ール類；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのような
ニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエ
タンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサ
ンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジ
メチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類等
；又は、これらの混合溶剤をであり得、好適には、ニトリル類、ハロゲン化炭化水素類、
エーテル類、芳香族炭化水素類、アミド類又はスルホキシド類であり、より好適には、ジ
オキサン、トルエン、ジメチルホルムアミド又はジメチルスルホキシドである。
【００９２】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び溶媒等により異なるが、通常、－９０℃～２０
０℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【００９３】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常、５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【００９４】
　（工程Ａ－２）
　工程Ａ－２は化合物（ＩＶ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、塩素化剤により塩素
化し、一般式（Ｖ）で表されるピリダジン環の４位に塩素原子を導入した化合物を製造す
る工程である。
【００９５】
　使用される塩素化剤としては芳香環を塩素化するものであれば特に限定はなく、例えば
、塩素、塩素－塩化鉄、スルフリルクロライド、塩化銅、N－クロロスクシイミド又は五
塩化リンであり得、好適には、塩素である。
【００９６】
　使用される塩素化剤の量は化合物（ＩＶ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～１０ｍｏｌ
であり、好適には１～２ｍｏｌである。
【００９７】
　使用される溶媒としては、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば
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特に限定はなく、例えば、オキシ塩化リン；水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノー
ルのようなアルコール類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンのようなハロゲ
ン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのようなエーテル
類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチルアセトアミド
のようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；ヘキサン、シクロヘ
キサン、ヘプタンのような脂肪族炭化水素類；又は、これらの混合溶剤であり得、好適に
は、オキシ塩化リン、水、ハロゲン化炭化水素類又はエーテル類であり、より好適には、
オキシ塩化リンである。
【００９８】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、通常
、－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～５０℃である。
【００９９】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常、５分間～２４時間であり、好適には、１５分間～６時間である。
【０１００】
　（工程Ａ－３）
　工程Ａ－３は化合物（Ｖ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の存在
下に、一般式（ＶＩ）で示される酸素求核剤と反応させ、本発明化合物（Ｉａ）又は一般
式（ＶＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１０１】
　使用される塩基は、通常、ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水
酸化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸
カリウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウ
ムエトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；酢酸ナトリウム、酢
酸カリウム、蟻酸ナトリウム、蟻酸カリウムのような有機酸のアルカリ金属塩；水素化ナ
トリウム、水素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；ナトリウム、カリウムのよう
なアルカリ金属；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンの
ような脂肪族三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣ
Ｏ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７－エン（ＤＢＵ）のような脂
肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）ピリジン
のようなピリジン類；ブチルリチウム、ｓ－ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピル
アミド、ナトリウム　ビス（トリメチルシリル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシ
リル）アミドのような有機金属塩基類であり得、好適には、アルカリ金属水酸化物、アル
カリ金属炭酸塩、金属アルコキシド、有機酸のアルカリ金属塩、アルカリ金属水素化物又
はアルカリ金属であり、より好適には、水酸化ナトリウム、水酸化カリウム、炭酸カリウ
ム、カリウムｔ－ブトキシド、酢酸ナトリウム、蟻酸ナトリウム、水素化ナトリウム又は
ナトリウムである。
【０１０２】
　使用される溶媒としては、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば
特に限定はなく、例えは、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコ
ール類；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのような
ニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエ
タンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサ
ンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジ
メチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；
又は、これらの混合溶剤であり得、好適には、水、アルコール類、ニトリル類、エーテル
類、アミド類又はスルホキシド類であり、より好適には、水、メタノール、アセトニトリ
ル、テトラヒドロフラン、ジオキサン、ジメチルホルムアミド又はジメチルスルホキシド
である。
【０１０３】
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　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、通常
、－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０１０４】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常、５分間～２４時間であり、好適には、１５分間～６時間である。
【０１０５】
　なお、本工程において化合物（ＶＩ）は予め塩基と反応させて塩にした後に、本工程に
用いることもできる。
【０１０６】
　（工程Ａ－４）
　工程Ａ－４は化合物（ＶＩＩ）の水酸基の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｂ）を製
造する工程である。
【０１０７】
　本工程において使用される保護基は、化合物（ＶＩＩ）から選択的に除去でき化合物（
Ｉｂ）を与えるものであれば特に限定はなく、例えば、メチル基、メトキシメチル基、ベ
ンジルオキシメチル基、メトキシエトキシメチル基、２－（トリメチルシリル）エトキシ
メチル基、メチルチオメチル基、フェニルチオメチル基、２，２－ジクロロ－１，１－ジ
フルオロエチル基、テトラヒドロピラニル基、フェナシル基、ｐ－ブロモフェナシル基、
シクロプロピルメチル基、アリル基、イソプロピル基、シクロヘキシル基、ｔ－ブチル基
、ベンジル基、２，６－ジメチルベンジル基、４－メトキシベンジル基、２－ニトロベン
ジル基、２，６－ジクロロベンジル基、４－（ジメチルアミノカルボニル）ベンジル基、
９－アントリルメチル基、４－ピコリル基、ヘプタフルオロ－ｐ－トリル基又はテトラフ
ルオロ－４－ピリジル基であり得、好適には、メチル基、メトキシメチル基、メトキシエ
トキシメチル基、メチルチオメチル基、テトラヒドロピラニル基、フェナシル基、アリル
基又はベンジル基であり、より好適には、メチル基である。
【０１０８】
　本工程において使用される保護基の除去方法は、水酸基の保護基を選択的に除去できる
方法であれば特に限定はなく、それぞれの保護基に関して公知の方法（例えば、プロテク
ティヴ・グループス・イン・オーガニック・シンセシス(Protective Groups in Organic 
Synthesis)、13版、Theodora W. Greene及びPeter G. M. Wuts著、JOHN WILEY & SONS, I
NCに記載の方法）により又はこれらの方法に準じて行うことができる。例えば、保護基が
メチル基の場合、メチル基の除去は、例えば、ジメチルスルホキシド中で2－ヒドロキシ
ピリジンのカリウム塩若しくはナトリウム塩、ジメチルホルムアミド中でエタンチオール
のナトリウム塩、又は、塩化メチレン中で３臭化ホウ素を作用させて行うことができる。
例えば、保護基がメトキシメチル基の場合は、メトキシメチル基の除去は、例えば、トリ
フルオロ酢酸を作用させて行うことができる。例えば、保護基がメトキシエトキシメチル
基である場合、メトキシエトキシメチル基の除去は、例えば、トリフルオロ酢酸を作用さ
せて行うことができる。また、例えば、保護基がベンジル基である場合、ベンジル基の除
去は接触水素添加により行うことができる。
【０１０９】
　（工程Ｂ）
【０１１０】
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【化１７】

【０１１１】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｌ、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示
す。
【０１１２】
　工程Ｂは一般式（ＩＩ）で表されるピリダジン化合物を酸化後、一般式（ＩＩＩ）で表
されるフェノール化合物を反応させ、次いで塩素化し、更に酸素求核剤を反応させること
により、本発明化合物（Ｉａ）又は一般式（ＶＩＩ）で示される水酸基が保護された化合
物を製造する工程であり、更にまた、化合物（ＶＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物
（Ｉｂ）を製造する工程である。
【０１１３】
　（工程Ｂ－１）
　工程Ｂ－１は、化合物（ＩＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、酸化剤により酸化
し、一般式（ＶＩＩＩ）で表されるピリダジン　Ｎ－オキシドを製造する工程である。
【０１１４】
　使用される酸化剤は、アミン類をN－オキシドに変換するものであれば特に限定はなく
、例えば、m－クロロ過安息香酸（mcpba）、過酢酸、過トリフルオロ酢酸、無水トリフル
オロ酢酸－過酸化水素、パーオキシジクロロマレイン酸、ジクロロマレイン酸－過酸化水
素、パーオキシマレイン酸、マレイン酸－過酸化水素、t－ブチルハイドロパーオキシド
、t－ブチルハイドロパーオキシド－バナジウムオキシアセチルアセトネート、t－ブチル
ハイドロパーオキシド－塩化モリブデン、過酸化水素などの過酸化物；オゾン；又は、酸
素であり得、好適には、m－クロロ過安息香酸（mcpba）、無水トリフルオロ酢酸－過酸化
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水素又はジクロロマレイン酸－過酸化水素である。
【０１１５】
　反応に使用する酸化剤の量は、化合物（ＩＩ）１ｍｏｌに対して、通常０．５～１００
ｍｏｌであり、好適には１～２ｍｏｌである。
【０１１６】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコール類
；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのようなニトリ
ル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンの
ようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのよ
うなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチル
アセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；又は、
これらの混合溶剤であり得、好適には、ハロゲン化炭化水素類であり、より好適には、塩
化メチレンである。
【０１１７】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び溶媒等により異なるが、通常－９０℃～２００
℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０１１８】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～２４時間であり、好適には、１５分間～６時間である。
【０１１９】
　本工程により、他の窒素原子が酸化された異性体が副生する場合があるが、本工程終了
後精製するか、混ざったまま後続の工程を行い、その工程の終了後に精製することにより
、目的のピリダジン　Ｎ－オキシドを得ることができる。
【０１２０】
　（工程Ｂ－２）
　工程Ｂ－２は化合物（ＶＩＩＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基
の存在下で、化合物（ＩＩＩ）と反応させ、一般式（ＩＸ）で表されるフェノキシピリダ
ジン化合物を製造する工程である。
【０１２１】
　本工程は、工程Ａ－１に準じて行うことができる。
【０１２２】
　（工程Ｂ－３）
　工程Ｂ－３は、化合物（ＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下に、オキシ塩化リン
と反応させ、化合物（Ｖ）を製造する工程である。
【０１２３】
　本工程に使用するオキシ塩化リンの量は、化合物（ＩＸ）１ｍｏｌに対し、通常０．５
～１００ｍｏｌであり、好適には１～５ｍｏｌである。
【０１２４】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリ
ルのようなニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、
ジクロルエタンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン
、ジオキサンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルム
アミド、ジメチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホ
キシド類；ヘキサン、シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素類；又は、これらの混合溶
剤であり得、好適には、ハロゲン化炭化水素類であり、より好適には、塩化メチレン又は
クロロホルムである。
【０１２５】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び溶媒等により異なるが、通常－９０℃～２００
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℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０１２６】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～７２時間であり、好適には、３０分間～２４時間である。
【０１２７】
　（工程Ｂ－４）
　工程Ｂ－４は化合物（Ｖ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の存在
下に、一般式（ＶＩ）で表される酸素求核剤と反応させ、本発明化合物（Ｉａ）又は一般
式（ＶＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１２８】
　本工程は、工程Ａ－３と同様である。
【０１２９】
　（工程Ｂ－５）
　工程Ｂ－５は化合物（ＶＩＩ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｂ）を
製造する工程である。
【０１３０】
　本工程は、工程Ａ－４と同様である。
【０１３１】
　（工程Ｃ）
【０１３２】
【化１８】

【０１３３】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示す。
【０１３４】
　工程Ｃは、化合物（ＩＶ）を酸化後、塩素化し、次いで酸素求核剤を反応させることに
より本発明化合物（Ｉａ）又は一般式（ＶＩＩ）で示される水酸基が保護された化合物を
製造する工程であり、更にまた、化合物（ＶＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉ
ｂ）を製造する工程である。
【０１３５】
　（工程Ｃ－１）
　工程Ｃ－１は化合物（ＩＶ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、酸化剤により酸化し
、一般式（ＩＸ）で表されるピリダジン　Ｎ－オキシドを製造する工程である。
【０１３６】
　本工程は、工程Ｂ－１に準じて行うことができる。
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【０１３７】
　（工程Ｃ－２）
　工程Ｃ－２は、化合物（ＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下に、オキシ塩化リン
と反応させ、化合物（Ｖ）を製造する工程である。
【０１３８】
　本工程は、工程Ｂ－３と同様である。
【０１３９】
　（工程Ｃ－３）
　工程Ｃ－３は、化合物（Ｖ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の存
在下に、一般式（ＶＩ）で表される酸素求核剤と反応させ、本発明化合物（Ｉａ）又は一
般式（ＶＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１４０】
　本工程は、工程Ａ－３又はＢ－４と同様である。
【０１４１】
　（工程Ｃ－４）
　工程Ｃ－４は、化合物（ＶＩＩ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｂ）
を製造する工程である。
【０１４２】
　本工程は、工程Ａ－４又はＢ－５と同様である。
【０１４３】
　（工程Ｄ）
【０１４４】
【化１９】

【０１４５】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｌ、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示
す。
【０１４６】
　工程Ｄは、一般式（Ｘ）で表される予め酸素官能基が置換したピリダジン化合物に、一
般式（ＩＩＩ）で表されるフェノールを反応させることにより、本発明化合物（Ｉａ）又
は一般式（ＶＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり、更にま
た、化合物（ＶＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｂ）を製造する工程である。
【０１４７】
　（工程Ｄ－１）
　工程Ｄ－１は、化合物（Ｘ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の存
在下で、化合物（ＩＩＩ）と反応させ、本発明化合物（Ｉａ）又は一般式（ＶＩＩ）で表
される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１４８】
　本工程は、工程Ａ－１又はＢ－２に準じて行うことができる。
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【０１４９】
　（工程Ｄ－２）
　工程Ｄ－２は、化合物（ＶＩＩ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｂ）
を製造する工程である。
【０１５０】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５又はＣ－４と同様である。
【０１５１】
　（工程Ｅ）
【０１５２】
【化２０】

【０１５３】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｌ、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示
し、
　ｍ'及びｎ'は、０又は１を示し、但し、ｍ'とｎ'は同時に０ではない。
【０１５４】
　工程Ｅは、一般式（Ｘ）で表される予め酸素官能基が置換したピリダジン化合物を、酸
化後、一般式（ＩＩＩ）で表されるフェノールを反応させることにより、本発明化合物（
Ｉｃ）又は一般式（ＸＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり
、更にまた、化合物（ＸＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｄ）を製造する工程
である。
【０１５５】
　（工程Ｅ－１）
　工程Ｅ－１は、化合物（Ｘ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、酸化剤により酸化し
、一般式（ＸＩ）で表されるピリダジン　Ｎ－オキシドを製造する工程である。
【０１５６】
　本工程は、ｍ'＝０又はｎ'＝０の場合は、工程Ｂ－１又はＣ－１に準じて行うことがで
き、ｍ'＝ｎ'＝１の場合は、酸化剤の量を過剰にする、より反応性の高い酸化剤を用いて
酸化する等のより厳しい条件を用いることにより行うことができる。
【０１５７】
　（工程Ｅ－２）
　工程Ｅ－２は、化合物（ＸＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基の
存在下で、化合物（ＩＩＩ）と反応させ、本発明化合物（Ｉｃ）又は一般式（ＸＩＩ）で
表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１５８】
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　本工程は、工程Ａ－１、Ｂ－２又はＤ－１に準じて行うことができる。
【０１５９】
　（工程Ｅ－３）
　工程Ｅ－３は、化合物（ＸＩＩ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｄ）
を製造する工程である。
【０１６０】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４又はＤ－２と同様である。
【０１６１】
　（工程Ｆ）
【０１６２】
【化２１】

【０１６３】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ、Ｙ、ｍ'及びｎ'は、前記と同意
義を示す。
【０１６４】
　工程Ｆは、本発明化合物（Ｉａ）又は一般式（ＶＩＩ）で示される水酸基が保護された
化合物を酸化して、本発明化合物（Ｉｃ）又は一般式（ＸＩＩ）で表される水酸基が保護
された化合物を製造する製造する工程であり、更にまた、化合物（ＸＩＩ）の保護基を除
去して本発明化合物（Ｉｄ）を製造する工程である。
【０１６５】
　（工程Ｆ－１）
　工程Ｆ－１は、本発明化合物（Ｉａ）又は化合物（ＶＩＩ）を、溶媒の存在下若しくは
非存在下、酸化剤により酸化し、本発明化合物（Ｉｃ）又は一般式（ＸＩＩ）で表される
水酸基が保護された化合物を製造する製造する工程である。
【０１６６】
　本工程は、工程Ｅ－１に準じて行うことができる。
【０１６７】
　（工程Ｆ－２）
　工程Ｆ－２は、化合物（ＸＩＩ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｄ）
を製造する工程である。
【０１６８】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２又はＥ－３と同様である。
【０１６９】
　（工程Ｇ）
【０１７０】
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【化２２】

【０１７１】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示し、
　Ｒ2aは、水素原子を除く他、Ｒ2と同意義を示す。
【０１７２】
　工程Ｇは、本発明化合物（Ｉｅ）又は一般式（ＸＩＩＩ）で表される水酸基が保護され
た化合物のピリダジン環の５位をメタル化し、次いで求電子剤を反応させることにより、
本発明化合物（Ｉｆ）又は一般式（ＸＩＶ）で示される水酸基が保護された化合物を製造
する工程であり、更にまた、化合物（ＸＩＶ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｇ）
を製造する工程である。
【０１７３】
　（工程Ｇ－１）
　工程Ｇ－１は本発明化合物（Ｉｅ）又は一般式（ＸＩＩＩ）で示される水酸基が保護さ
れた化合物を、溶媒の存在下若しくは非存在下、メタル化剤と反応させ、次いで、求電子
剤と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｆ）又は一般式（ＸＩＶ）で示される水酸
基が保護された化合物を製造する工程である。
【０１７４】
　使用するメタル化剤は、芳香環をメタル化できるものであれば特に限定はなく、例えば
、メチルリチウム、ブチルリチウム、sec－ブチルリチウム、ｔ－ブチルリチウム、フェ
ニルリチウムのような有機リチウム化合物；メチルマグネシウムクロライド、メチルマグ
ネシウムブロマイド、エチルマグネシウムブロマイド、フェニルマグネシウムブロマイド
のような有機マグネシウム化合物；リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビス
（トリメチルシリル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有機
金属アミド；ナトリウムメトキシド、ナトリウムエトキシド、カリウムｔ－ブトキシドの
ような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水素化カリウムのようなアルカリ金属水素
化物；リチウム、ナトリウム、カリウムなどのアルカリ金属；マグネシウムなどのアルカ
リ土類金属であり得、好適には、有機リチウム化合物であり、より好適には、ブチルリチ
ウムである。
【０１７５】
　反応に使用するメタル化剤の量は、化合物（Ｉｅ）又は化合物（ＸＩＩＩ）１ｍｏｌに
対し、通常、０．５～１０ｍｏｌであり、好適には、１～２ｍｏｌである。
【０１７６】
　反応に使用する求電子剤は、有機金属化合物と反応するものであれば特に限定はなく、
例えば、トリメチルシリルクロライド、トリエチルシリルクロライド、ｔ－ブチルジメチ
ルシリルクロライド、トリメチルシリル　トリフルオロメタンスルホネートのようなシリ
ル化剤；アセチルクロライド、ベンゾイルクロライド、クロロ炭酸エチル、クロロ炭酸メ
チル、N,N－ジメチルホルムアミド、蟻酸メチルのようなアシル化剤；アセトアルデヒド
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、ベンズアルデヒド、アセトン、シクロヘキサノンのようなカルボニル化合物；沃化メチ
ル、臭化メチル、臭化ベンジルなどのアルキル化剤；フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、N－
フルオロベンゼンスルホンアミド、１－フルオロ－２,６－ジクロロピリジニウム　トリ
フレート、N－クロロスクシイミド（NCS）、N－ブロモスクシイミド（NBS）のようなハロ
ゲン化剤；又は、二酸化炭素であり得、好適にはシリル化剤、アシル化剤、アルキル化剤
又はハロゲン化剤であり、より好適には、トリメチルシリルクロライド、ベンゾイルクロ
ライド、クロロ炭酸エチル又は沃化メチルである。
【０１７７】
　反応に使用する求電子剤の量は、化合物（Ｉｅ）又は化合物（ＸＩＩＩ）１ｍｏｌに対
し、通常、０．５～１０ｍｏｌであり、好適には、１～３ｍｏｌである。
【０１７８】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンのようなハロゲン化炭
化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのようなエーテル類；ト
ルエンのような芳香族炭化水素類；ヘキサン、シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素類
；又は、これらの混合溶剤であり得、好適には、エーテル類であり、より好適には、テト
ラヒドロフランである。
【０１７９】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、通常
－９０℃～１００℃であり、好適には、－７０℃～３０℃である。
【０１８０】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～２４時間であり、好適には、３０分間～１２時間である。
【０１８１】
　（工程Ｇ－２）
　工程Ｇ－２は、化合物（ＸＩＶ）の水酸基の保護基を除去して、本発明化合物（Ｉｇ）
を製造する工程である。
【０１８２】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３又はＦ－２と同様である。
【０１８３】
　（工程Ｈ）
【０１８４】
【化２３】

【０１８５】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、前記と同意義を示し、
　Ｘaは、水素原子を除く他、Ｘと同意義を示す。
【０１８６】
　工程Ｈは、一般式（Ｉｈ）で表される本発明のエステル誘導体を、一般式（Ｉｂ）で表
される本発明のヒドロキシ体に変換する工程である。
【０１８７】
　（工程Ｈ－１）
　工程Ｈ－１は、本発明化合物（Ｉｈ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、求核剤と反
応させ、本発明化合物（Ｉｂ）を製造する工程である。
【０１８８】
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　使用される求核剤としては、エステル誘導体を求核攻撃し、そのエステル結合を酸部分
とアルコール部分に開裂し得るものであれば特に限定はなく、例えば、水；水酸化リチウ
ム、水酸化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属の水酸化物；水酸化マグネ
シウム、水酸化カルシウムのようなアルカリ土類金属の水酸化物；ナトリウムメトキシド
、ナトリウムエトキシド、2－ヒドロキシピリジンカリウム塩、2－ヒドロキシピリジンナ
トリウム塩のような金属アルコキシド；酢酸ナトリウム、酢酸カリウム、蟻酸ナトリウム
、蟻酸カリウムのような有機酸のアルカリ金属塩；テトラブチルアンモニウムフルオライ
ド、弗化カリウムのような弗化物；塩化リチウム、塩化ナトリウムのような塩化物；臭化
リチウム、臭化ナトリウムのような臭化物；沃化ナトリウム、沃化カリウムのような沃化
物；又はメタンチオールナトリウム塩、エタンチオールナトリウム塩のような硫黄化合物
の金属塩であり得、好適には、水、アルカリ金属の水酸化物、金属アルコキシド又は有機
酸のアルカリ金属塩であり、より好適には、水、水酸化ナトリウム、水酸化カリウム又は
酢酸ナトリウムである。
【０１８９】
　使用する求核剤の量は、化合物（Ｉｈ）１ｍｏｌに対し、通常、１～１０ｍｏｌであり
、好適には、１～５ｍｏｌである。
【０１９０】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコール類
；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのようなニトリ
ル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンの
ようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのよ
うなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチル
アセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；又は、
これらの混合溶剤であり得、好適には、水、アルコール類、ニトリル類、エーテル類、ア
ミド類又はスルホキシド類であり、より好適には、水、メタノール、エタノール、テトラ
ヒドロフラン、ジオキサン、ジメチルホルムアミド又はジメチルスルホキシドである。
【０１９１】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び溶媒等により異なるが、通常－９０℃～２００
℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０１９２】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【０１９３】
　なお、本工程は、通常の水酸基の脱保護として公知の方法を用いることもできる。
【０１９４】
　（工程Ｉ）
【０１９５】
【化２４】

　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7及びＸaは、前記と同意義を示す。
【０１９６】
　工程Ｉは、一般式（Ｉｂ）で表される本発明のヒドロキシ体を、一般式（Ｉｈ）で表さ
れる本発明のエステル誘導体に変換する工程である。
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【０１９７】
　（工程Ｉ－１）
　工程Ｉ－１は、本発明化合物（Ｉｂ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、エステル化
剤と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｈ）を製造する工程である。
【０１９８】
　使用されるエステル化剤は、水酸基をエステル化するものであれば特に限定はなく、例
えば、塩化アセチル、臭化アセチル、無水酢酸、無水トリフルオロ酢酸、塩化ベンゾイル
、トルオイルクロライド、クロロ炭酸メチル、クロロ炭酸エチル、N，N－ジメチルカルバ
モイルクロライド、４－モルホリンカルボニルクロライド、メチル　クロロチオフォーメ
ートのようなアシル化剤；又は、メタンスルホニルクロライド、プロパンスルホニルクロ
ライド、ｐ－トルエンスルホニルクロライド、無水トリフルオロメタンスルホン酸、Ｎ，
Ｎ－ジメチルスルファモイルクロライドのようなスルホニル化剤であり得、好適には、塩
化アセチル、無水酢酸、無水トリフルオロ酢酸、塩化ベンゾイル、トルオイルクロライド
、クロロ炭酸メチル、クロロ炭酸エチル、Ｎ,Ｎ-ジメチルカルバモイルクロライド、４－
モルホリンカルボニルクロライド、メタンスルホニルクロライド、プロパンスルホニルク
ロライド、ｐ－トルエンスルホニルクロライド又は無水トリフルオロメタンスルホン酸で
あり、より好適には、塩化ベンゾイル、トルオイルクロライド、Ｎ,Ｎ-ジメチルカルバモ
イルクロライド、４－モルホリンカルボニルクロライド、ｐ－トルエンスルホニルクロラ
イド又は無水トリフルオロメタンスルホン酸である。
【０１９９】
　反応に使用するエステル化剤の量は、化合物（Ｉｂ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～
１０ｍｏｌであり、好適には、１～３ｍｏｌである。
【０２００】
　反応は、好適には塩基の存在下で行われる。
【０２０１】
　使用される塩基は、通常ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水酸
化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸カ
リウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水
素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジ
イソプロピルエチルアミンのような脂肪族三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．
２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７
－エン（ＤＢＵ）のような脂肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ
－ジメチルアミノ）ピリジンのようなピリジン類；又は、ｎ－ブチルリチウム、ｓｅｃ－
ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビス（トリメチルシリ
ル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有機金属塩基類であり
得、好適には、脂肪族三級アミン類、脂肪族環状三級アミン類又はピリジン類であり、よ
り好適には、トリエチルアミン、１，４－ジアザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡ
ＢＣＯ）、ピリジン又は４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）ピリジンである。
【０２０２】
　反応に使用する塩基の量は、化合物（Ｉｂ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～２０ｍｏ
ｌであり、好適には、１～５ｍｏｌである。
【０２０３】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリ
ルのようなニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、
ジクロルエタンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン
、ジオキサンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ヘキサン、シク
ロヘキサンのような脂肪族炭化水素；ジメチルホルムアミド、ジメチルアセトアミドのよ
うなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；又は、これらの混合溶剤
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であり得、好適には、ニトリル類、ハロゲン化炭化水素類又はエーテル類であり、より好
適には、アセトニトリル又は塩化メチレンである。
【０２０４】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０２０５】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【０２０６】
　なお、本工程は、通常の水酸基の保護として公知の方法を用いることもできる。
【０２０７】
　（工程Ｊ）
【０２０８】
【化２５】

【０２０９】
　上記式中、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示し、
　Ｒ1aは、水素原子を除く他、Ｒ1と同意義を示す。
【０２１０】
　工程Ｊは、一般式（ＩＶａ）で表される６－クロロピリダジン誘導体を、還元し、酸化
し、メタル化後、求電子剤と反応させることにより、ピリダジン環６位に置換基を導入し
、更に、塩素化及び酸素求核剤による置換反応により、本発明化合物（Ｉｉ）又は一般式
（ＸＶＩＩＩ）で示される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり、さらにまた
、化合物（ＸＶＩＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｊ）を製造する工程である
。
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【０２１１】
　（工程Ｊ－１）
　工程Ｊ－１は、化合物（ＩＶ）においてＲ１が塩素原子である化合物（ＩＶａ）を、溶
媒の存在下若しくは非存在下、還元剤と反応させることにより、化合物（ＩＶ）において
Ｒ１が水素原子である化合物（ＩＶｂ）を製造する工程である。
【０２１２】
　反応に使用される還元剤は、芳香環上の塩素原子を還元できるものであれば特に限定は
なく、例えば、通常の水素添加反応で用いる還元剤であり得、好適には、水素－パラジウ
ム触媒である。
【０２１３】
　本工程において水素添加反応する場合、その水素圧は、通常、１気圧～１００気圧であ
り、好適には、１～３気圧である。
【０２１４】
　水素添加反応に使用されるパラジウムの量は、化合物（ＩＶａ）１ｍｏｌに対し、通常
、０．００１～１０ｍｏｌであり、好適には、０．０１～１ｍｏｌである。
【０２１５】
　水素添加反応は、好適には塩基の存在下行われる。
【０２１６】
　使用される塩基は、通常ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水酸
化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸カ
リウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水
素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；アンモニア水；トリエチルアミン、トリｎ
－ブチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンのような脂肪族三級アミン類；１，４－ジ
アザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４
．０］ウンデセ－７－エン（ＤＢＵ）のような脂肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリ
ジン、４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）ピリジンのようなピリジン類；又は、ブチルリチ
ウム、ｓｅｃ－ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビス（
トリメチルシリル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有機金
属塩基類等であり得、好適には、アンモニア水又は脂肪族三級アミン類であり、より好適
には、アンモニア水又はトリエチルアミンである。
【０２１７】
　反応に使用される塩基の量は、化合物（ＩＶａ）１ｍｏｌに対し、通常、０．１～１０
０ｍｏｌであり、好適には、１～３ｍｏｌである。
【０２１８】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコール類
；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのようなニトリ
ル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンの
ようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのよ
うなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチル
アセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；ヘキサ
ン、シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素類；又は、これらの混合溶剤であり得、好適
には、アルコール類であり、より好適には、メタノール又はエタノールである。
【０２１９】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０２２０】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
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【０２２１】
　（工程Ｊ－２）
　工程Ｊ－２は化合物（ＩＶｂ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、酸化剤により酸化
し、一般式（ＸＶ）で表されるピリダジン　Ｎ－オキシドを製造する工程である。
【０２２２】
　本工程は、工程Ｂ－１又はＣ－１に準じて行うことができる。
【０２２３】
　（工程Ｊ－３）
　工程Ｊ－３は、化合物（ＸＶ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、メタル化剤と反応
させ、次いで、求電子剤と反応させることにより、本発明化合物（ＸＶＩ）を製造する工
程である。
【０２２４】
　本工程は、工程Ｇ－１に準じて行うことができる。
【０２２５】
　（工程Ｊ－４）
　工程Ｊ－４は、化合物（ＸＶＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下に、オキシ塩化リ
ンと反応させ、化合物（ＸＶＩＩ）を製造する工程である。
【０２２６】
　本工程は工程Ｂ－３又はＣ－２と同様である。
【０２２７】
　（工程Ｊ－５）
　工程Ｊ－５は、化合物（ＸＶＩＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩
基の存在下に、一般式（ＶＩ）で表される酸素求核剤と反応させ、本発明化合物（Ｉｉ）
又は一般式（ＸＶＩＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０２２８】
　本工程は、工程Ａ－３、Ｂ－４又はＣ－３と同様である。
【０２２９】
　（工程Ｊ－６）
　工程Ｊ－６は、化合物（ＸＶＩＩＩ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉ
ｊ）を製造する工程である。
【０２３０】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２又はＧ－２と同様で
ある。
【０２３１】
　（工程Ｋ）
【０２３２】
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【化２６】

【０２３３】
　上記式中、Ｒ1a、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示す。
【０２３４】
　工程Ｋは、一般式（Ｉｋ）で表される本発明の６－クロロピリダジン誘導体又は一般式
（ＸＩＸ）で示される水酸基が保護された６－クロロピリダジン誘導体を、酸化後、脱ク
ロル化し、次いでメタル化後求電子剤を導入し、最後に還元することにより本発明化合物
（Ｉｉ）又は一般式（ＸＶＩＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程
であり、更にまた、化合物（ＸＶＩＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｊ）を製
造する工程である。
【０２３５】
　（工程Ｋ－１）
　工程Ｋ－１は、化合物（Ｉｋ）又は化合物（ＸＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在
下、酸化剤により酸化し、一般式（Ｉｌ）又は（ＸＸ）で表されるＮ－オキシピリダジン
化合物を製造する工程である。
【０２３６】
　本工程は、工程Ｂ－１、Ｃ－１又はＪ－２に準じて行うことができる。
【０２３７】
　（工程Ｋ－２）
　工程Ｋ－２は、ピリダジン環６位が塩素原子であるＮ－オキシド化合物（Ｉｌ）又は（
ＸＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、還元剤と反応させることにより、ピリダジン
環６位が水素原子であるＮ－オキシド化合物（Ｉｍ）又は（ＸＸＩ）を製造する工程であ
る。
【０２３８】



(61) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

　本工程は、工程Ｊ－１に準じて行うことができる。
【０２３９】
　（工程Ｋ－３）
　工程Ｋ－３は、化合物（Ｉｍ）又は（ＸＸＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、メ
タル化剤と反応させ、次いで、求電子剤と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｎ）
又は一般式（ＸＸＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０２４０】
　本工程は、工程Ｇ－１又はＪ－３に準じて行うことができる。
【０２４１】
　（工程Ｋ－４）
　工程Ｋ－４は、一般式（Ｉｎ）又は（ＸＸＩＩ）で表されるＮ－オキシド誘導体を、溶
媒の存在下若しくは非存在下、三塩化リン又は三臭化リンと反応させることにより、本発
明化合物（Ｉｉ）又は一般式（ＸＶＩＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造
する工程である。
【０２４２】
　使用される三塩化リン又は三臭化リンの量は、化合物（Ｉｎ）又は（ＸＸＩＩ）１ｍｏ
ｌに対し、通常、０．５～１００ｍｏｌであり、好適には、１～２０ｍｏｌである。
【０２４３】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンのようなハロゲン化炭
化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのようなエーテル類；ト
ルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチルアセトアミドのよう
なアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；ヘキサン、シクロヘキサン
、ヘプタンのような脂肪族炭化水素類；又は、これらの混合溶剤であり得、好適には、ハ
ロゲン化炭化水素類であり、より好適には、クロロホルムである。
【０２４４】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０２４５】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～２４時間であり、好適には、１５分間～６時間である。
【０２４６】
　（工程Ｋ－５）
　工程Ｋ－５は、化合物（ＸＶＩＩＩ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉ
ｊ）を製造する工程である。
【０２４７】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２、Ｇ－２又はＪ－６
と同様である。
【０２４８】
　（工程Ｌ）
【０２４９】
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【化２７】

【０２５０】
　上記式中、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示し、
　Ｒ1bは、水素原子及びハロゲン原子を除く他、Ｒ1と同意義を示す。
【０２５１】
　工程Ｌは、一般式（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）で表される６－クロロピリダジン誘導体を、
有機金属化合物と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｏ）又は一般式（ＸＸＩＩＩ
）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり、更にまた、化合物（ＸＸ
ＩＩＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｐ）を製造する工程である。
【０２５２】
　（工程Ｌ－１）
　工程Ｌ－１は、化合物（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、金
属触媒存在下に、有機金属化合物と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｏ）又は一
般式（ＸＸＩＩＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０２５３】
　使用される有機金属化合物は、Ｒ1b基が塩素原子と置換するクロスカップリング反応に
用いられるものであれば特に制限はなく、例えば、メチルマグネシウムクロライド、エチ
ルマグネシウムブロマイド、フェニルマグネシウムクロライドのような有機マグネシウム
化合物；フェニル亜鉛クロライドのような有機亜鉛化合物；（ジイソブチル）（1－ヘキ
セニル）アルミニウムのような有機アルミ化合物；（ビニル）トリメチルスズ、（1－エ
トキシビニル）トリブチルスズ、（2－フリル）トリブチルスズ、（2－チエニル）トリブ
チルスズのような有機スズ化合物；フェニルボロン酸のような有機ホウ素化合物；トリメ
チルビニル珪素－トリス（ジメチルアミノ）スルホニウムジフルオロトリメチルシリカー
トのような有機シリカート化合物；シアン化カリウムであり得、また、トリメチルシリル
アセチレン、フェニルアセチレンのようなアセチレン化合物もトリエチルアミンなどのア
ミン存在下、上記有機金属化合物と同様に反応に使用でき、好適には、有機スズ化合物又
は有機ホウ素化合物である。
【０２５４】
　反応に使用される有機金属化合物の量は、化合物（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）１ｍｏｌに対
し、通常０．５～１０ｍｏｌであり、好適には１～２ｍｏｌである。
【０２５５】
　本工程に使用される金属触媒は、クロスカップリング反応に用いられるものであれば特
に制限はなく、例えば、ニッケル触媒、パラジウム触媒である。
【０２５６】
　反応に使用される金属触媒の量は、化合物（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）１ｍｏｌに対し、通
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常、０．０００１～１０ｍｏｌであり、好適には、０．０１～０．５ｍｏｌである。
【０２５７】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコール類
；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのようなニトリ
ル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンの
ようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのよ
うなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチル
アセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；ヘキサ
ン、シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素類；トリエチルアミン、ピリジンなどの有機
アミン類；又は、これらの混合溶剤であり得、好適にはエーテル類、芳香族炭化水素類又
はアミド類であり、より好適には、エーテル、テトラヒドロフラン、トルエン又はジメチ
ルホルムアミドである。
【０２５８】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１３０℃である。
【０２５９】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～２４時間である。
【０２６０】
　（工程Ｌ－２）
　工程Ｌ－２は、化合物（ＸＸＩＩＩ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉ
ｐ）を製造する工程である。
【０２６１】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２、Ｇ－２、Ｊ－６又
はＫ－５と同様である。
【０２６２】
　（工程Ｍ）
【０２６３】
【化２８】

【０２６４】
　上記式中、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示す。
【０２６５】
　工程Ｍは、一般式（Ｉｍ）又は（ＸＸＩ）で表される６位無置換ピリダジン　Ｎ－オキ
シド誘導体を、シアノ化することにより、本発明化合物（Ｉｑ）又は一般式（ＸＸＩＶ）
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で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり、さらにまた、化合物（ＸＸ
ＩＶ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｒ）を製造する工程である。
【０２６６】
　（工程Ｍ－１）
　工程Ｍ－１は、化合物（Ｉｍ）又は（ＸＸＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、シ
アノ化剤と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｑ）又は一般式（ＸＸＩＶ）で表さ
れる水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０２６７】
　本工程は、公知のＲｅｉｓｓｅｒｔ－Ｈｅｎｚｅ反応（ＪＯＣ，４８，１９８３，１３
７５～１３７７；Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｅｓ，１５，１９８１，９８１～９８４；Ｓｙｎ
ｔｈｅｓｉｓ，１９８３，３１６～３１９など）に準じて行うことができる。
【０２６８】
　（工程Ｍ－２）
　工程Ｍ－２は、化合物（ＸＸＩＶ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉｒ
）を製造する工程である。
【０２６９】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２、Ｇ－２、Ｊ－６、
Ｋ－５又はＬ－２と同様である。
【０２７０】
　（工程Ｎ）
【０２７１】

【化２９】

【０２７２】
　上記式中、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示す。
【０２７３】
　工程Ｎは一般式（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）で表される6－クロロピリダジン誘導体を、脱
塩素化することにより、本発明化合物（Ｉｓ）又は一般式（ＸＸＶ）で表される水酸基が
保護された化合物を製造する工程であり、更にまた、化合物（ＸＸＶ）の保護基を除去し
て本発明化合物（Ｉｔ）を製造する工程である。
【０２７４】
　（工程Ｎ－１）
　工程Ｎ－１は、化合物（Ｉｋ）又は（ＸＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、還
元剤と反応させることにより、本発明化合物（Ｉｓ）又は一般式（ＸＸＶ）で表される水
酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０２７５】
　本工程は、工程Ｊ－１又はＫ－２に準じて行うことができる。
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【０２７６】
　（工程Ｎ－２）
　工程Ｎ－２は、化合物（ＸＸＶ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉｔ）
を製造する工程である。
【０２７７】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２、Ｇ－２、Ｊ－６、
Ｋ－５、Ｌ－２又はＭ－２と同様である。
【０２７８】
　（工程Ｏ）
【０２７９】
【化３０】

【０２８０】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、前記と同意義を示す。
【０２８１】
　工程Ｏは一般式（ＸＸＶＩ）で表される3,4-ジクロロピリダジン誘導体を、一般式（Ｘ
ＸＶＩＩ）で表されるカテコール誘導体と反応させ、次いで加水分解することにより、本
発明化合物（Ｉｕ）を製造する工程である。
【０２８２】
　（工程Ｏ－１）
　工程Ｏ－１は化合物（ＸＸＶＩ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基
の存在下に、化合物（ＸＸＶＩＩ）と反応させ、一般式（ＸＸＶＩＩＩ）で表される縮合
化合物を製造する工程である。
【０２８３】
　本工程は、工程Ａ－１、Ｂ－２、Ｄ－１又はＥ－２に準じて行うことができ、使用され
る塩基の量は、化合物（ＸＸＶＩ）１ｍｏｌに対し、通常、１～１０ｍｏｌであり、好適
には、２～６ｍｏｌである。
【０２８４】
　（工程Ｏ－２）
　工程Ｏ－２は、化合物（ＸＸＶＩＩＩ）を、加水分解して本発明化合物（Ｉｕ）を製造
する工程である。
【０２８５】
　本工程は、工程Ａ－３、Ｂ－４又はＣ－３において、Ｙが水素原子である場合に準じて
行うことができ、反応温度は、好適には、８０℃～１００℃である。
【０２８６】
　（工程Ｐ）
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【０２８７】
【化３１】

【０２８８】
　上記式中、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6、Ｒ7、Ｘ及びＹは、前記と同意義を示す。
【０２８９】
　工程Ｐは一般式（Ｖａ）で表される４，６－ジクロロピリダジン誘導体の６位を選択的
に加水分解し、化合物（ＸＸＩＸ）とした後、オキシ臭化リンで４，６位を臭素化し、次
いで４位に選択的に酸素求核剤を反応させることにより、本発明化合物（Ｉｖ）又は一般
式（ＸＸＸＩ）で示される水酸基が保護された化合物を製造する工程であり、また、化合
物（ＸＸＸＩ）の保護基を除去して本発明化合物（Ｉｗ）を製造する工程である。
【０２９０】
　（工程Ｐ－１）
　工程Ｐ－１は、化合物（Ｖａ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、酸の存在下に加水
分解し、６位塩素原子を選択的に水酸基に変換し、一般式（ＸＸＩＸ）で表される化合物
を製造する工程である。
【０２９１】
　使用される酸は、ｐＨ６以下を示す酸であれば特に制限はなく、例えば、蟻酸、酢酸、
蓚酸、プロピオン酸、こはく酸、マレイン酸、フマル酸、安息香酸のような有機酸類；弗
化水素酸、塩酸、臭化水素酸、沃化水素酸、硫酸、硝酸、リン酸などの鉱酸類；又は、塩
化アルミニウム、塩化鉄、塩化チタン、三弗化ホウ素のようなルイス酸などであり得、好
適には、有機酸類であり、より好適には、蟻酸又は酢酸である。
【０２９２】
　本工程は、好適には、酸の金属塩存在下に行われる。
【０２９３】
　使用される酸の金属塩は、例えば、蟻酸ナトリウム、蟻酸カリウム、酢酸リチウム、酢
酸ナトリウム、酢酸カリウム、酢酸セシウム、安息香酸ナトリウムなどの有機酸のアルカ
リ金属塩；蟻酸マグネシウム、蟻酸カルシウム、酢酸マグネシウム、酢酸カルシウム、安
息香酸マグネシウムなどの有機酸のアルカリ土類金属塩；炭酸ナトリウム、炭酸カリウム
、炭酸カルシウム、炭酸水素ナトリウム、炭酸水素カリウム等の炭酸のアルカリ金属塩又
はアルカリ土類金属塩；又は、弗化ナトリウム、弗化カリウム、塩化ナトリウム、塩化カ
リウム、臭化ナトリウム、臭化カリウム、沃化ナトリウム、沃化カリウム、硫酸ナトリウ
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ム、硫酸水素ナトリウム、硫酸カリウム、硫酸水素カリウム、硫酸マグネシウム、リン酸
ナトリウム、リン酸水素二ナトリウム、リン酸二水素ナトリウム、リン酸カリウム、リン
酸水素二カリウム、リン酸二水素カリウム等の鉱酸のアルカリ金属塩又はアルカリ土類金
属塩であり得、好適には、有機酸のアルカリ金属塩であり、より好適には、蟻酸ナトリウ
ム、蟻酸カリウム、酢酸ナトリウム又は酢酸カリウムである。
【０２９４】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコール類
；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのようなニトリ
ル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエタンの
ようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサンのよ
うなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジメチル
アセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；蟻酸、
酢酸、プロピオン酸などの有機酸類；又は、これらの混合溶剤であり得、好適には、水、
ニトリル類、エーテル類、アミド類、スルホキシド類又は有機酸であり、より好適には、
水、アセトニトリル、テトラヒドロフラン、ジオキサン、ジメチルホルムアミド、ジメチ
ルスルホキシド、蟻酸又は酢酸である。
【０２９５】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、通常
、－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１５０℃である。
【０２９６】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常、５分間～２４時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【０２９７】
　（工程Ｐ－２）
　工程Ｐ－２は化合物（ＸＸＩＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下に、オキシ臭化リ
ンと反応させ、化合物（ＸＸＸ）を製造する工程である。
【０２９８】
　本工程に使用するオキシ臭化リンの量は、化合物（ＸＸＩＸ）１ｍｏｌに対し、通常０
．５～１００ｍｏｌであり、好適には１～１０ｍｏｌである。
【０２９９】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリ
ルのようなニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、
ジクロルエタンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン
、ジオキサンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルム
アミド、ジメチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホ
キシド類；ヘキサン、シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素類；又は、これらの混合溶
剤であり得、好適には、ハロゲン化炭化水素類であり、より好適には、塩化メチレン、ク
ロロホルムである。
【０３００】
　反応温度は、原料化合物、反応試薬及び溶媒等により異なるが、通常－９０℃～２００
℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０３０１】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～72時間であり、好適には、30分間～24時間である。
【０３０２】
　（工程Ｐ－３）
　工程Ｐ－３は、化合物（ＸＸＸ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により塩基
の存在下に、一般式（ＶＩ）で表される酸素求核剤と反応させ、本発明化合物（Ｉｖ）又
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は一般式（ＸＸＸＩ）で表される水酸基が保護された化合物を製造する工程である。
【０３０３】
　本工程は、工程Ａ－３、Ｂ－４、Ｃ－３又はＪ－５と同様である。
【０３０４】
　（工程Ｐ－４）
　工程Ｐ－４は、化合物（ＸＸＸＩ）の水酸基の保護基を、除去して本発明化合物（Ｉｗ
）を製造する工程である。
【０３０５】
　本工程は、工程Ａ－４、Ｂ－５、Ｃ－４、Ｄ－２、Ｅ－３、Ｆ－２、Ｇ－２、Ｊ－６、
Ｋ－５、Ｌ－２、Ｍ－２又はＮ－２と同様である。
【０３０６】
　（工程Ｑ）
【０３０７】
【化３２】

【０３０８】
　上記式中、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｒ5、Ｒ6及びＲ7は、前記と同意義を示す。一般式（
ＸＸＸＩＩ）で表される化合物は酸素求核剤、硫黄求核剤、窒素求核剤を示す。Ｚは酸素
求核剤、硫黄求核剤または窒素求核剤からプロトンを除いた置換基であり、例えば、アル
コキシ基、チオアルコキシ基、ジアルキルアミノ基等であり得る。
【０３０９】
　工程Ｑは、一般式（Ｉｂ）で表される本発明のヒドロキシ体を、一般式（Ｉｙ）で表さ
れる本発明のエステル誘導体に変換する工程である。
【０３１０】
　（工程Ｑ－１）
　工程Ｑ－１は、本発明化合物（Ｉｂ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、ホスゲンと
反応させることにより、本発明化合物（Ｉｘ）を製造する工程である。
【０３１１】
　反応に使用するホスゲンの量は、化合物（Ｉｂ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～１０
ｍｏｌであり、好適には、１～３ｍｏｌである。
【０３１２】
　反応は、好適には塩基の存在下で行われる。
【０３１３】
　使用される塩基は、通常ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水酸
化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸カ
リウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水
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素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジ
イソプロピルエチルアミンのような脂肪族三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．
２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７
－エン（ＤＢＵ）のような脂肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ
－ジメチルアミノ）ピリジンのようなピリジン類；又は、ｎ－ブチルリチウム、ｓｅｃ－
ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビス（トリメチルシリ
ル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有機金属塩基類であり
得、好適には、アルカリ金属水酸化物、アルカリ金属炭酸塩、脂肪族三級アミン類、脂肪
族環状三級アミン類又はピリジン類であり、より好適には、水酸化ナトリウム、水酸化カ
リウム、炭酸ナトリウム、炭酸カリウム、炭酸セシウム、トリエチルアミン、１，４－ジ
アザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、ピリジン又は４－（Ｎ，Ｎ－ジメ
チルアミノ）ピリジンである。
【０３１４】
　反応に使用する塩基の量は、化合物（Ｉｂ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～２０ｍｏ
ｌであり、好適には、１～５ｍｏｌである。
【０３１５】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニ
トリルのようなニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホル
ム、ジクロルエタンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフ
ラン、ジオキサンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ヘキサン、
シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素；ジメチルホルムアミド、ジメチルアセトアミド
のようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；又は、これらの混合
溶剤であり得、好適には、ニトリル類、ハロゲン化炭化水素類、エーテル類、水－エステ
ル類混合溶剤、水－ハロゲン化炭化水素類混合溶剤、水－エーテル類混合溶剤、水－芳香
族炭化水素類混合溶剤又は水－脂肪族炭化水素類混合溶剤であり、より好適には、アセト
ニトリル、塩化メチレン又は水－トルエン混合溶剤である。
【０３１６】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０３１７】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【０３１８】
　（工程Ｑ－２）
　工程Ｑ－２は、本発明化合物（Ｉｘ）を、溶媒の存在下若しくは非存在下、必要により
塩基の存在下に、一般式（ＸＸＸＩＩ）で表される求核剤と反応させることにより、本発
明化合物（Ｉｙ）を製造する工程である。
【０３１９】
　使用される溶媒は、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば特に限
定はなく、例えば、水；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニ
トリルのようなニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホル
ム、ジクロルエタンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフ
ラン、ジオキサンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ヘキサン、
シクロヘキサンのような脂肪族炭化水素；ジメチルホルムアミド、ジメチルアセトアミド
のようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類；又は、これらの混合
溶剤であり得、好適には、ニトリル類、ハロゲン化炭化水素類、エーテル類、水－エステ
ル類混合溶剤、水－ハロゲン化炭化水素類混合溶剤、水－エーテル類混合溶剤、水－芳香
族炭化水素類混合溶剤又は水－脂肪族炭化水素類混合溶剤であり、より好適には、アセト
ニトリル、塩化メチレン又は水－トルエン混合溶剤である。
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【０３２０】
　使用される塩基は、通常ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水酸
化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸カ
リウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウム
エトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；水素化ナトリウム、水
素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジ
イソプロピルエチルアミンのような脂肪族三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．
２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７
－エン（ＤＢＵ）のような脂肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ
－ジメチルアミノ）ピリジンのようなピリジン類；又は、ｎ－ブチルリチウム、ｓｅｃ－
ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビス（トリメチルシリ
ル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有機金属塩基類であり
得、好適には、アルカリ金属水酸化物、アルカリ金属炭酸塩、脂肪族三級アミン類、脂肪
族環状三級アミン類又はピリジン類であり、より好適には、水酸化ナトリウム、水酸化カ
リウム、炭酸ナトリウム、炭酸カリウム、炭酸セシウム、トリエチルアミン、１，４－ジ
アザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣＯ）、ピリジン又は４－（Ｎ，Ｎ－ジメ
チルアミノ）ピリジンである。
【０３２１】
　反応に使用する塩基の量は、化合物（Ｉｘ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～２０ｍｏ
ｌであり、好適には、１～５ｍｏｌである。
【０３２２】
　反応に使用する求核剤（ＸＸＸＩＩ）としては、クロロ炭酸エステル（Ｉｘ）の塩素原
子を置換するものであれば特に限定はないが、酸素求核剤としては、例えば、メタノール
、エタノール、プロパノールのようなアルコール類；又は、フェノール、４－クロロフェ
ノールのようなフェノール類であり得、また、硫黄求核剤としては、例えば、メタンチオ
ール、エタンチオール、プロパンチオールのようなチオール類；または、チオフェノール
のようなチオフェノール類であり得、また、窒素求核剤としては、例えば、メチルアミン
、ジメチルアミン、ジエチルアミン、メチル（ｔ－ブチル）アミン、メチル（シアノメチ
ル）アミン、メチル（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（シアノメチル）アミン
、ビス（２－シアノエチル）アミン、ビス（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（
２－メトキシエチル）アミン、ビス（２－エトキシエチル）アミン、ビス（２－クロロエ
チル）アミン、Ｎ，Ｏ－ジメチルヒドロキシルアミンのような脂肪族鎖状アミン類；メチ
ル（フェニル）アミン、メチル（ピリジル）アミンのような芳香族アミン類；アジリジン
、アゼチジン、ピロリジン、ピペリジン、モルホリン、チオモルホリン、Ｎ－メチルピペ
ラジン、Ｎ－フェニルピペラジン、２－メトキシカルボニルピロリジン、３－ヒドロキシ
ピロリジン、４－ブロモピペリジン、４－メチルピペリジン、２，２，６，６－テトラメ
チルピペリジン、２－エトキシカルボニルピペリジン、４－エトキシカルボニルピペリジ
ン、２，６－ジメチルモルホリン、１，２，３，４－テトラヒドロイソキノリン、１，３
－オキサゾリジンのような脂肪族環状アミン類；カルバゾール、２，５－ジメチルピロー
ルのような芳香族環状アミン類であり得、好適にはメタノール、エタノール、メタンチオ
ール、エタンチオール、メチルアミン、ジメチルアミン、メチル（シアノメチル）アミン
、メチル（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（シアノメチル）アミン、ビス（２
－シアノエチル）アミン、ビス（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（２－メトキ
シエチル）アミン、ビス（２－エトキシエチル）アミン、ビス（２－クロロエチル）アミ
ン、Ｎ，Ｏ－ジメチルヒドロキシルアミン、メチル（ピリジル）アミン、アゼチジン、ピ
ロリジン、ピペリジン、モルホリン、チオモルホリン、Ｎ－メチルピペラジン、２－メト
キシカルボニルピロリジン、３－ヒドロキシピロリジン、２－エトキシカルボニルピペリ
ジン、４－エトキシカルボニルピペリジン、２，６－ジメチルモルホリン、１，３－オキ
サゾリジン、２，５－ジメチルピロールであり、より好適には、ジメチルアミン、メチル
（シアノメチル）アミン、メチル（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（シアノメ
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チル）アミン、ビス（エトキシカルボニルメチル）アミン、ビス（２－メトキシエチル）
アミン、ビス（２－エトキシエチル）アミン、Ｎ，Ｏ－ジメチルヒドロキシルアミン、ア
ゼチジン、モルホリン、チオモルホリン、Ｎ－メチルピペラジン、２－メトキシカルボニ
ルピロリジン、３－ヒドロキシピロリジン、２－エトキシカルボニルピペリジン、４－エ
トキシカルボニルピペリジン、２，６－ジメチルモルホリンである。
【０３２３】
　反応に使用する求核剤の量は、化合物（Ｉｘ）１ｍｏｌに対し、通常、０．５～２０ｍ
ｏｌであり、好適には、１～５ｍｏｌである。
【０３２４】
　反応温度は、主に原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって異なるが、
通常－９０℃～２００℃であり、好適には、０℃～１００℃である。
【０３２５】
　反応時間は、主に反応温度、原料化合物、反応試薬及び使用される溶媒の種類によって
異なるが、通常５分間～４８時間であり、好適には、１５分間～１２時間である。
【０３２６】
　なお、上記各反応工程終了後、それに続く工程の前に、各工程の目的化合物のＲ1～Ｒ7

中の官能基は、Ｒ1～Ｒ7の定義の範囲内であれば、常法に従って官能基変換することがで
きる。
【０３２７】
　また、工程Ａ－１、Ｂ－２、Ｄ－１及びＥ－２において、Ｒ1及びＲ2の少なくともいず
れか１つが塩素原子の場合、反応条件によっては、当該工程において、Ｒ1又はＲ2の塩素
原子が基
【０３２８】
【化３３】

【０３２９】
によって置換されることがあり、更に、工程Ａ－３、Ｂ－４、Ｃ－３及びＪ－５において
、Ｒ1及びＲ2の少なくともいずれか１つが塩素原子の場合、反応条件によっては、当該工
程において、Ｒ1又はＲ2の塩素原子が基OYによって置換されることがあり、更にまた、工
程Ｐ－３において、ピリダジン環６位の臭素原子が、又は、Ｒ2が塩素原子の場合は、Ｒ2

の塩素原子が、基OYによって置換されることがある。
【０３３０】
　工程Ａ及びＢの出発化合物（ＩＩ）は、市販のものを用いるか、又は、例えば、工業化
学雑誌、1971年、74巻、7号、1490-1491頁；テトラへドロン（Tetrahedron）、1999年、5
5巻、52号、15067～15070頁；ザ　ジャーナル　オブ　オーガニック　ケミストリー（The
 Journal of Organic Chemistry）、1963年、28巻、218～221頁に記載の方法を用いて又
はこれらに準じて製造できる。
【０３３１】
　工程Ｄ及びＥの出発化合物（Ｘ）は、例えば、ヘルベチカ　キミカ　アクタ(Helvetica
 Chimica Acta)、1956年、39巻、1755～1764頁；モナッチェフテ　ヒュアー　ケミー(Mon
atshefte fur Chemie)、1968年、99巻、15-81頁（本明細書において、Monatshefte fur C
hemie中の文字uはu-ウムラウトを表す。）；ドイツ特許1,912,472、1970年11月12日（196
9年4月12日出願）（Ger.Offen.1,912,472、12　Nov　1970、Appl.12　Mar　1969）に記載
の方法を用いて又はこれらに準じて製造できる。
【０３３２】
　工程Ａ、Ｂ、Ｄ及びＥで用いられるフェノール化合物（ＩＩＩ）は、市販のものを用い
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るか、又は、公知の方法を用いて若しくは公知の方法に準じて製造できる。
【０３３３】
　2-シクロプロピルフェノール（2-cyclopropylphenol）は、例えば、バイオオーガニッ
ク　アンド　メディシナル　ケミストリー(Bioorganic & Medicinal Chemistry)、1997年
、5巻、10号、1959-1968頁に記載の方法で製造できる。
【０３３４】
　2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノール（2-(2,2-dichlorocyclopropyl)phenol）
は、例えば、ヘテロサイクルズ (Heterocycles)、1998年、48巻、7号、1373-1394頁に記
載の方法で製造できる2-(メトキシメトキシ)ベンズアルデヒド（2-(methoxymethoxy)benz
aldehyde）より、ザ　ジャーナル　オブ　オーガニック　ケミストリー(The Journal of 
Organic Chemistry)、1963年、28巻、1128頁若しくはシンセティック　コミュニケーショ
ンズ(Synthetic Communications)、1985年、15巻、10号、855-864頁に記載の方法（カル
ボニル基のオレフィンへの変換、Wittig反応）、及び、シンセティック　コミュニケーシ
ョンズ(Synthetic Communications)、1999年、29巻、23号、4101－4112頁に記載の方法（
オレフィンのジクロロシクロプロパンへの変換）、及び、テトラへドロン(Tetrahedron)
、1998年、54巻、15861-15869頁に記載の方法（フェニルメトキシメチルエーテルのフェ
ノールへの変換、脱メトキシメチル化反応）に準じて製造できる。
【０３３５】
　4-インダノール（4-indanol）は、例えば、市販の4-ヒドロキシ-1-インダノン（4-hydr
oxy-1-indanone）よりオーガニック　リアクションズ(Organic Reactions)、1941年、1巻
、155頁に記載の方法（Clemmensen還元）に準じて製造できる。
【０３３６】
　1-ベンゾフラン-7-オール（1-benzofuran-7-ol）は、例えば、市販の7-メトキシ-1-ベ
ンゾフラン（7-methoxy-1-benzofuran）より、バイオサイエンス　バイオテクノロジー　
アンド　バイオケミストリー(Bioscience, Biotechnology, and Biochemistry)、1993年
、57巻、9号、1572-1574頁若しくは特開平11-322755に記載の方法（フェニルメチルエー
テルのフェノールへの変換、脱メチル化反応）に準じて製造できる。
【０３３７】
　2-フルオロ-6-イソプロピルフェノール（2-fluoro-6-isopropylphenol）は、例えば、
市販の2-イソプロピル-6-ニトロフェノールより、オーガニック　シンセシス(Organic Sy
nthesis)、コレクティブ　ボリューム(Collective Volume)第4巻、836-838頁に記載の方
法(フェノールのフェニルメチルエーテルへの変換、メチル化反応)、リービッヒ　アンナ
ーレン　デア　ケミー(Liebigs Annalen der Chemie)、1975年、608巻、128頁に記載の方
法（ニトロ基のアミノ基への還元反応）、シンセシス(Synthesis)、1989年、905頁に記載
の方法（アミノ基のフッ素原子への変換反応）、及び、バイオサイエンス　バイオテクノ
ロジー　アンド　バイオケミストリー(Bioscience, Biotechnolory, and Biochemistry)
、1993年、57巻、9号、1572-1574頁若しくは特開平11-322755号公報に記載の方法（フェ
ニルメチルエーテルのフェノールへの変換、脱メチル化反応）に準じて製造できる。
【０３３８】
　2-クロロ-6-シクロプロピルフェノール（2-chloro-6-cyclopropylphenol）は、例えば
、市販の2-クロロフェノール（2-chlorophenol）より、テトラへドロン　レターズ(Tetra
hedron Letters)、1998年、39巻、2947頁記載の方法（フェノールのブロモ化反応）、及
び、ヘルベチカ　キミカ　アクタ　(Helvetica Chimica Acta)、1992年、75巻、457頁に
記載の方法（フェノールのフェニルメトキシメチルエーテルへの変換、メトキシメチル化
反応）、及び、テトラへドロン　レターズ(Tetrahedron Letters)、2000年、41巻、4251-
4255頁記載の方法（シクロプロピル基の構築、鈴木-宮浦カップリング反応）、及び、テ
トラへドロン(Tetrahedron)、1998年、54巻、15861-15869頁に記載の方法（フェニルメト
キシメチルエーテルのフェノールへの変換、脱メトキシメチル化反応）に準じて製造でき
る。
【０３３９】
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　2-ブロモ-6-メチルフェノール（2-bromo-6-methylphenol）は、例えば、テトラへドロ
ン　レターズ(Tetrahedron Letters)、1998年、39巻、2947頁記載の方法で製造できる。
【０３４０】
　2-シクロプロピル-6-メチルフェノール（2-cyclopropyl-6-methylphenol）は、例えば
、市販の2-ヒドロキシ-3-メチルベンズアルデヒド（2-hydroxy-3-methylbenzaldehyde）
より、オーガニック　シンセシス(Organic Synthesis)、コレクティブ　ボリューム(Coll
ective Volume)、第4巻、836-838頁に記載の方法（フェノールのフェニルメチルエーテル
への変換、メチル化反応）、及び、ザ　ジャーナル　オブ　オーガニック　ケミストリー
(The Journal of Organic Chemistry)、1963年、28巻、1128頁若しくはシンセティック　
コミュニケーションズ(Synthetic Communications)、1985年、15巻、10号、855-864頁に
記載の方法（カルボニル基のオレフィンへの変換、Wittg反応）、及び、オーガニック　
リアクションズ(Organic Reactions)、1973年、20巻、1-131頁若しくはジャーナル　オブ
　ザ　アメリカン　ケミカル　ソサエティ(Journal of the American Chemical Society)
、1975年、97巻、3428頁若しくはテトラへドロン　レターズ(Tetrahedron Letters)、199
8年、39巻、8621-8624頁記載の方法（シクロプロピル基の構築、Simmons-Smith反応）、
及び、バイオサイエンス　バイオテクノロジー　アンド　バイオケミストリー(Bioscienc
e, Biotechnology, and Biochemistry)、1993年、57巻、9号、1572-1574頁若しくは特開
平11-322755に記載の方法（フェニルメチルエーテルのフェノールへの変換、脱メチル化
反応）に準じて製造できる。
【０３４１】
　2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノール（2-(2,2-dichlorocyclopropyl)
-6-methylphenol）は、例えば、市販の2-ヒドロキシ-3-メチルベンズアルデヒド（2-hydr
oxy-3-methylbenzaldehyde）より、オーガニック　シンセシス(Organic Synthesis)、コ
レクティブ　ボリューム(Collective Volume)、第4巻、836-838頁に記載の方法（フェノ
ールのフェニルメチルエーテルへの変換、メチル化反応）、及び、ザ　ジャーナル　オブ
　オーガニック　ケミストリー(The Journal of Organic Chemistry)、1963年、28巻、11
28頁若しくはシンセティック　コミュニケーションズ(Synthetic Communications)、1985
年、15巻、10号、855-864頁に記載の方法（カルボニル基のオレフィンへの変換、Wittig
反応）、及び、シンセティック　コミュニケーションズ(Synthetic Communications)、19
99年、29巻、23号、4101－4112頁に記載の方法（オレフィンのジクロロシクロプロパンへ
の変換）、及び、オーガニック　シンセシス(Organic Synthesis)、コレクティブ　ボリ
ューム(Collective Volume)、第5巻、412-414頁に記載の方法（フェニルメチルエーテル
のフェノールへの変換、脱メチル化反応）に準じて製造できる。
【０３４２】
　2-シクロプロピル-3,5-ジメチルフェノール（2-cyclopropyl-3,5-dimethylphenol）は
、例えば、市販の3,5-ジメチルフェノール（3,5-dimethylphenol）より、テトラへドロン
　レターズ　(Tetrahedron Letters)、1998年、39巻、2947頁に記載の方法(フェノールの
ブロモ化反応)、 及び、オーガニック　シンセシス(Organic Synthesis)、コレクティブ
　ボリューム(Collective Volume)第4巻、836-838頁に記載の方法（フェノールのフェニ
ルメチルエーテルへの変換、メチル化反応）、及び、テトラへドロン　レターズ(Tetrahe
dron Letters)、1979年、20巻、4159-4162頁記載の方法若しくはテトラへドロン(Tetrahe
dron)、1997年、53巻、43号、14599-14614頁に記載の方法若しくはブレティン　オブ　ザ
　ケミカル　ソサエティ　オブ　ジャパン(Bulletin of the Chemical Society of Japan
)、1971年、44巻、2237-2248頁に記載の方法（芳香族臭化物の芳香族アルデヒドへの変換
反応）、及び、ザ　ジャーナル　オブ　オーガニック　ケミストリー(The Journal of Or
ganic Chemistry)、1963年、28巻、1128頁若しくはシンセティック　コミュニケーション
ズ(Synthetic Communications)、1985年、15巻、10号、855-864頁に記載の方法（カルボ
ニル基のオレフィンへの変換、Wittg反応）、及び、オーガニック　リアクションズ(Orga
nic Reactions)、1973年、20巻、1-131頁若しくはジャーナル　オブ　ザ　アメリカン　
ケミカル　ソサエティ(Journal of the American Chemical Society)、1975年、97巻、34
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28頁若しくはテトラへドロン　レターズ(Tetrahedron Letters)、1998年、39巻、8621-86
24頁記載の方法（シクロプロピル基の構築、Simmons-Smith反応）、及び、バイオサイエ
ンス　バイオテクノロジー　アンド　バイオケミストリー(Bioscience, Biotechnology, 
and Biochemistry)、1993年、57巻、9号、1572-1574頁若しくは特開平11-322755に記載の
方法（フェニルメチルエーテルのフェノールへの変換、脱メチル化反応）に準じて製造で
きる。
【０３４３】
　5-メチル-4-インダノール（5-methyl-4-indanol）は、例えば、市販の4-ヒドロキシ-1-
インダノン（4-hydroxy-1-indanone）より、ジャーナル　オブ　ザ　アメリカン　ケミカ
ル　ソサエティ(Journal of the American Chemical Society)、1946年、68巻、2487頁に
記載の方法(カルボニル基の還元、Wolff-Kishner還元) 、及び、テトラへドロン　レター
ズ(Tetrahedron Letters)、1998年、39巻、2947頁記載の方法（フェノールのブロモ化反
応）、及び、ヘルベチカ　キミカ　アクタ(Helvetica Chimica Acta)、1992年、75巻、45
7頁に記載の方法（フェノールのフェニルメトキシメチルエーテルへの変換、メトキシメ
チル化反応）、及び、ヘルベチカ　キミカ　アクタ(Helvetica Chimica Acta)、1990年、
73巻、417-425頁に記載の方法（ブロモ基のメチル基への変換反応）、及び、テトラへド
ロン(Tetrahedron)、1998年、54巻、15861-15869頁に記載の方法（フェニルメトキシメチ
ルエーテルのフェノールへの変換、脱メトキシメチル化反応）に準じて製造できる。
【０３４４】
　2,3,5,6-テトラメチルフェノール（2,3,5,6-tetramethylphenol）は、例えば、市販の2
,3,5-トリメチルフェノール（2,3,5-trimethylphenol）より、テトラへドロン　レターズ
(Tetrahedron Letters)、1989年、30巻、5215頁記載の方法で製造できる。
【０３４５】
　上記各反応工程終了後、各工程の目的化合物は常法に従って反応混合物から採取するこ
とができる。例えば、反応混合物を適宜中和し、又、不溶物が存在する場合には濾過によ
り除去した後、水と混和しない有機溶媒を加え、水洗後、溶剤を留去することによって得
られる。得られた目的化合物は必要ならば、常法、例えば、再結晶、再沈殿又はクロマト
グラフィ－等によって更に精製できる。
【０３４６】
　本発明化合物（Ｉ）は、塩にすることができる。それら塩は、農園芸用の除草剤として
使用できる限り、本発明に包含される。
【０３４７】
　本発明化合物（Ｉ）の塩は、例えば、リチウム、ナトリウム、カリウムなどのアルカリ
金属塩；マグネシウム、カルシウムなどのアルカリ土類金属塩；アルミニウム塩；鉄、銅
などの遷移金属塩；アンモニウム、トリメチルアンモニウム、トリエチルアンモニウム、
テトラメチルアンモニウム、ピリジニウムなどのアミン塩；塩酸塩、硫酸塩、リン酸塩な
どの無機鉱酸塩；又は、蟻酸塩、酢酸塩、トルエンスルホン酸塩、蓚酸塩などの有機酸塩
であり得る。
【０３４８】
　ピリダジン誘導体が、塩の酸成分となる場合、塩は、例えば、ピリダジン誘導体と塩基
を、溶媒の存在下又は非存在下に混合し、溶媒を留去することにより製造することができ
る。
【０３４９】
　使用される塩基は、通常、ｐＨ８以上を示す塩基であれば特に限定はなく、例えば、水
酸化ナトリウム、水酸化カリウムのようなアルカリ金属水酸化物；炭酸ナトリウム、炭酸
カリウム、炭酸セシウムのようなアルカリ金属炭酸塩；ナトリウムメトキシド、ナトリウ
ムエトキシド、カリウムｔ－ブトキシドのような金属アルコキシド；酢酸ナトリウム、酢
酸カリウム、蟻酸ナトリウム、蟻酸カリウムのような有機酸のアルカリ金属塩；水素化ナ
トリウム、水素化カリウムのようなアルカリ金属水素化物；ナトリウム、カリウムのよう
なアルカリ金属；トリエチルアミン、トリブチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンの
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ような脂肪族三級アミン類；１，４－ジアザビシクロ［２．２．２］オクタン（ＤＡＢＣ
Ｏ）、１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデセ－７－エン（ＤＢＵ）のような脂
肪族環状三級アミン類；ピリジン、コリジン、４－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ）ピリジン
のようなピリジン類；リチウムアミド、ナトリウムアミドなどの金属アミド類；又は、ブ
チルリチウム、ｓ－ブチルリチウム、リチウム　ジイソプロピルアミド、ナトリウム　ビ
ス（トリメチルシリル）アミド、リチウム　ビス（トリメチルシリル）アミドのような有
機金属塩基類であり得る。
【０３５０】
　使用される溶媒としては、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば
特に限定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコ
ール類；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのような
ニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエ
タンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサ
ンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジ
メチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類等
；又は、これらの混合溶剤であり得る。
【０３５１】
　ピリダジン誘導体が、塩の塩基成分となる場合、塩は、例えば、ピリダジン誘導体と酸
を、溶媒の存在下若しくは非存在下に混合し、溶媒を留去することにより製造することが
できる。
【０３５２】
　使用される酸は、通常、ｐＨ６以以下を示す酸であれば特に限定はなく、例えば、塩酸
、臭化水素酸、硫酸、硝酸、リン酸などの無機鉱酸；又は、蟻酸、酢酸、トルエンスルホ
ン酸、蓚酸、安息香酸等の有機酸であり得る。
【０３５３】
　使用される溶媒としては、反応を阻害せず、出発物質をある程度溶解するものであれば
特に限定はなく、例えば、水；メタノール、エタノール、ｔ－ブタノールのようなアルコ
ール類；アセトン、メチルイソブチルケトンのようなケトン類；アセトニトリルのような
ニトリル類；酢酸エチルのようなエステル類；塩化メチレン、クロロホルム、ジクロルエ
タンのようなハロゲン化炭化水素類；ジエチルエーテル、テトラヒドロフラン、ジオキサ
ンのようなエーテル類；トルエンのような芳香族炭化水素類；ジメチルホルムアミド、ジ
メチルアセトアミドのようなアミド類；ジメチルスルホキシドのようなスルホキシド類等
；又は、これらの混合溶剤であり得る。
【０３５４】
　本発明組成物は、水田において問題となる種々の雑草、例えば、タイヌビエのようなイ
ネ科雑草、アゼナ、アゼトウガラシ、キカシグサ、ミゾハコベ、アブノメ、ヒメミソハギ
、コナギのような広葉雑草；タマガヤツリ、ホタルイ、マツバイ、ミズガヤツリ、シズイ
のようなカヤツリグサ科雑草；及び、ウリカワ、オモダカ、ヘラオモダカのようなオモダ
カ科雑草に対して除草活性を示し、かつ、イネに対しては問題となる薬害を示さない。
【０３５５】
　本発明組成物は、水田のみならず、畑地、果樹園、桑園及び非農耕地においても使用す
ることができる。
【０３５６】
　本発明の相乗効果は広い範囲の混合比で認められ、化合物（Ｉ）１質量部に対して、化
合物（G-1～17）、化合物（G-19、20）、化合物（S-１、2）、化合物（B-１～6）を、通
常、０．０１～１００質量部の割合で混合して、有用な除草剤を作成することができ、混
合比は、好適には、０．０５～５０質量部であり、より好適には、０．１～１０質量部で
ある。又、化合物（Ｉ）１質量部に対して、化合物（G-18）、化合物（A-1～7）を、通常
、０．００１～１０質量部の割合で混合して、有用な除草剤を作成することができ、混合
比は、好適には、０．００５～５質量部であり、より好適には、０．０１～１質量部であ
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る。このようにして完成された本発明除草剤は、雑草の発芽前及び発芽後に土壌処理又は
茎葉処理することにより高い除草効果が得られる。
【０３５７】
　本発明において、３－フェノキシ－４－ピリダジノール誘導体及び化合物（G-1～20）
、化合物（S-1、2）、化合物（A-1～7）、化合物（B-1～6）を混合して１つの製剤として
散布してもよく、両有効成分を混合しないで、同時に散布してもよく、一方の有効成分を
先に散布し他方の有効成分を後で散布してもよい。また、散布の順番は任意である。
【０３５８】
　本発明組成物は、原体そのものを散布してもよいし、担体及び必要に応じて他の補助剤
と混合して、除草剤として通常用いられる製剤形態、たとえば粉剤、粗粉剤、微粒剤、粒
剤、水和剤、乳剤、水性懸濁剤、顆粒水和剤、油懸濁剤、水田投げ込み剤等に調製されて
使用される。ここでいう担体とは、有効成分化合物の植物への到達性を助け又は有効成分
の貯蔵、輸送若しくは取り扱いを容易にするために除草剤中に混合される、合成又は天然
の無機又は有機物質を意味する。
【０３５９】
　適当な固体担体は、例えば、カオリナイト群、モンモリロナイト群、アタパルジャイト
群等で代表されるクレー類；タルク、雲母、葉ロウ石、軽石、バーミキュライト、石膏、
ドロマイト、けいそう土、マグネシウム石灰、燐石灰、ゼオライト、無水ケイ酸、合成ケ
イ酸カルシウム、カオリン、ベントナイト、炭酸カルシウム等の無機物質；大豆粉、タバ
コ粉、クルミ粉、小麦粉、木粉、澱粉、結晶セルロース等の植物性有機物質；クマロン樹
脂、石油樹脂、アルキド樹脂、ポリ塩化ビニル、ポリアルキレングリコール、ケトン樹脂
、エステルガム、コーパルガム、ダンマルガム等の合成若しくは天然の高分子化合物；カ
ルナバロウ、パラフィンロウ、蜜ロウ等のワックス類；又は、尿素であり得る。
【０３６０】
　適当な液体担体は、例えば、ケロシン、鉱油、スピンドル油、ホワイトオイル等のパラ
フィン系若しくはナフテン系炭化水素；ベンゼン、トルエン、キシレン、エチルベンゼン
、クメン、メチルナフタレン等の芳香族炭化水素；四塩化炭素、クロロホルム、トリクロ
ルエチレン、モノクロルベンゼン、クロルトルエン等の塩素化炭化水素；ジオキサン、テ
トラヒドロフラン等のエーテル類；アセトン、メチルエチルケトン、ジイソブチルケトン
、シクロヘキサノン、アセトフェノン、イソホロン等のケトン類；酢酸エチル、酢酸アミ
ル、エチレングリコールアセテート、ジエチレングリコールアセテート、マレイン酸ジブ
チル、コハク酸ジエチル等のエステル類；メタノール、ヘキサノール、エチレングリコー
ル、ジエチレングリコール、シクロヘキサノール、ベンジルアルコール等のアルコール類
；エチレングリコールエチルエーテル、エチレングリコールフェニルエーテル、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ブチルエーテル等のエーテルアルコ
ール類；ジメチルホルムアミド、ジメチルスルホキシド等の極性溶媒；又は、水であり得
る。
【０３６１】
　乳化、分散、湿潤、拡展、結合、崩壊性調節、有効成分安定化、流動性改良、防錆、植
物への吸収促進等の目的で使用される界面活性剤は、イオン性でも非イオン性でもよい。
【０３６２】
　適当な非イオン性界面活性剤としては、例えば、脂肪酸の蔗糖エステル、ラウリルアル
コール、ステアリルアルコール、オレイルアルコール等の高級脂肪族アルコールの酸化エ
チレン重合付加物、イソオクチルフェノール、ノニルフェノール等のアルキルフェノール
の酸化エチレン重合付加物、ブチルナフトール、オクチルナフトール等のアルキルナフト
ールの酸化エチレン重合付加物、パルミチン酸、ステアリン酸、オレイン酸等の高級脂肪
酸の酸化エチレン重合付加物、ステアリル燐酸ジラウリル燐酸等のモノ若しくはジアルキ
ル燐酸の酸化エチレン重合付加物、ドデシルアミン、ステアリン酸アミド等の高級脂肪族
アミンの酸化エチレン重合付加物、ソルビタン等の多価アルコールの高級脂肪酸エステル
及びその酸化エチレン重合付加物並びに酸化エチレンと酸化プロピレンの共重合体等を挙
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げることができる。
【０３６３】
　適当な陰イオン性界面活性剤としては、例えば、ラウリル硫酸ナトリウム、オレイルア
ルコール硫酸エステルアミン塩等のアルキル硫酸エステル塩、スルホコハク酸ジオクチル
エステルナトリウム、オレイン酸ナトリウム、ステアリン酸ナトリウム等の脂肪酸塩類、
イソプロピルナフタレンスルホン酸ナトリウム、メチレンビスナフタレンスルホン酸ナト
リウム、リグニンスルホン酸ナトリウム、ドデシルベンゼンスルホン酸ナトリウム等のア
ルキルアリールスルホン酸塩等を挙げることができる。
【０３６４】
　適当な陽イオン性界面活性剤としては、例えば、高級脂肪族アミン、第４級アンモニウ
ム塩類、アルキルピリジニウム塩類等を挙げることができる。
【０３６５】
　さらに、本発明の除草剤には、製剤の性状を改善し生物効果を高める目的で、他の成分
として、例えば、ゼラチン、アラビアゴム、カゼイン、アルブミン、ニカワ、アルギン酸
ソーダ、ポリビニルアルコール、カルボキシメチルセルロース、メチルセルロース、ヒド
ロキシメチルセルロース等の高分子化合物、ポリリン酸ナトリウム、ベントナイト等のチ
キソトロピー剤及びその他の補助剤を含有することもできる。
【０３６６】
　粉剤や粗粉剤は、例えば、有効成分を通常０．１～２５質量部含有し、残部は固体担体
である。
【０３６７】
　水和剤や顆粒水和剤は、例えば、有効成分を通常１～９０質量部含有し、残部は固体担
体及び分散湿潤剤であって、必要に応じて保護コロイド剤、チキソトロピー剤及び消泡剤
が加えられる。これらの製剤は、水に投入して撹拌すると水中に懸濁分散する。
【０３６８】
　粒剤や微粒剤は、例えば、有効成分を通常０．１～３５質量部含有し、残部は大部分が
固体担体である。有効成分化合物は固体担体と均一に混合されているか、又は、固体担体
の表面に均一に固着若しくは吸着されており、粒の径は、通常0.2～1.5mmである。
【０３６９】
　乳剤は、例えば、有効成分化合物を通常１～７０質量部含有しており、これに５～２０
質量部の乳化剤が含まれ、残部は液体担体であり、必要に応じて防錆剤等のその他の補助
剤が加えられる。
【０３７０】
　水性懸濁剤や油懸濁剤は、水又は高沸点の有機溶剤中に、有効成分を適当な界面活性剤
を用いて懸濁又は乳化分散させたもので、必要に応じて増粘剤等を添加して経時安定性を
保つようにする。
【０３７１】
　水田投げ込み剤は有効成分を、適当な剤型、例えば、粉剤、粒剤、錠剤、乳剤、塊錠剤
等に製剤し、必要があれば、これらを水溶性のフィルム又は容器に分包としたもので、使
用に際してはこれらをそのまま水田中に数個～数百個ばらまき使用する。
【０３７２】
　このようにして種々の剤型に調製された本発明の組成物を、例えば、水田において雑草
の発芽前又は発芽後に土壌処理するときは、１０ａあたり有効成分として１ｇ～１０００
ｇ、好ましくは１０ｇ～３００ｇを処理することにより、有効に雑草を駆除することがで
きる。
【０３７３】
　本発明組成物の処理方法としては、通常製剤化して、雑草の発芽前又は出芽後約１ヶ月
以内に土壌処理、茎葉処理又は湛水処理することができる。土壌処理には、土壌表面処理
、土壌混和処理等があり、茎葉処理には、植物体の上方からの処理のほか、作物に付着し
ないように雑草に限って処理する極部処理等があり、湛水処理には、粒剤やフロアブル剤
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の散布や水面への潅注処理等がある。
【０３７４】
　本発明の除草剤に対して、殺草スペクトラムを広げるために他の除草剤を配合すること
ができる。特にピラゾレート、ピラゾキシフェン、ベンゾフェナップ、ベンゾビシクロン
等は有効である。
【０３７５】
　本発明の除草剤は、例えば、植物成長調節剤、殺菌剤、殺虫剤、殺ダニ剤、殺線虫剤又
は肥料等と混合して使用することができる。
【０３７６】
　以下に本発明の実施例、製剤例及び試験例を示し具体的に説明するが、本発明はこれら
に限られるものではない。なお、下記製剤例において、「％」とあるのは、質量％を示す
。
【実施例】
【０３７７】
　（実施例１）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール(化合物番号2)
（１）　3-クロロ-6-(2-メチルフェノキシ)ピリダジン（工程Ａ－１）
　3,6-ジクロロピリダジン278.7g(1.87モル)、2-メチルフェノール202.3g(1.87モル)及び
炭酸カリウム259g(1.87モル)の混合物を160℃で6時間加熱攪拌した。反応混合物を70℃ま
で冷却し酢酸エチル2Ｌを加えた。この混合物を1mol/L水酸化ナトリウム水溶液(4×500mL
)、水(4×500mL)及び飽和食塩水(50mL)で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した
。溶媒を留去し、残留物にイソプロピルエーテルを加えて結晶化させた。濾過により結晶
を集め、3-クロロ-6-(2-メチルフェノキシ)ピリダジンを234.2g(1.06モル、収率56.7％)
得た。
（２）　4,6-ジクロロ-3-(2-メチルフェノキシ)ピリダジン（工程Ａ－２）
　（１）により得られた3-クロロ-6-(2-メチルフェノキシ)ピリダジン(234.2g、1.06モル
)をオキシ塩化リン(1.85L)に溶解させ、この溶液に塩素ガス76.7g(1.08モル)を4時間かけ
て吹き込んだ。反応混合物に窒素ガスを吹き込み過剰の塩素ガスを除いた後、オキシ塩化
リンを留去した。残留物を酢酸エチル(1.5L)に溶かし、水(4×500mL)及び飽和食塩水(200
mL)で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた残留物を
ヘキサン500mLで洗浄して粗生成物193.1gを得た。この粗生成物をヘキサン-酢酸エチル(4
00mL-240mL)の混合溶媒から再結晶し、4,6-ジクロロ-3-(2-メチルフェノキシ)ピリダジン
を114.4g(0.448モル、収率42.3％)得た。
（３）　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール(化合物番号2、工程Ａ－３
)
　（２）により得られた4,6-ジクロロ-3-(2-メチルフェノキシ)ピリダジン100.0g(0.392
モル)を1,4-ジオキサン(1L)に溶解させ、この溶液に水酸化ナトリウム(純度96％、19.6g
、0.470モル)の水溶液(水400mL)及びテトラブチルアンモニウムクロライド1.09g(4.78ミ
リモル)を加えて4時間加熱還流した。反応混合物を減圧下濃縮し、全量約100mLとした。
この残留物に水酸化ナトリウム水溶液(水酸化ナトリウム13.1gを水1.4Lに溶解したもの)
及び酢酸エチル500mLを加えた。水層を酢酸エチル(3×200mL)で洗浄し、氷冷下濃塩酸を
加えてpH5に調整した。析出した固体を吸引濾過で集め水1Lで洗浄し、風乾した。得られ
た固体をアセトニトリルから再結晶し、6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノ
ール(化合物番号2)を34.4g(0.145モル、収率37.0％)得た。また、有機層を硫酸マグネシ
ウムで乾燥後、溶媒を留去した。得られた残留物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー
(YMC　GEL、SIL60、350/250mesh、ヘキサン-酢酸エチル、グラディエント)により精製し
、6-クロロ-3,4-ビス(2-メチルフェノキシ)ピリダジンを13.5g(0.0414モル、収率10.5％)
得た。
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6)δppm：7.35-7.08 (4H, m), 6.84 (1H, br.s), 2.11(3H, s)。
融点（℃）：211-213。
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【０３７８】
　（実施例２）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号4）
（１）　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド及び3-ク
ロロ-6-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドの混合物（工程Ｂ－２
）
　2-シクロプロピルフェノール25.3g（189ミリモル）、1,4-ジオキサン（120mL）及びジ
メチルスルホキシド（120mL）を混合し、この混合物に氷冷下、カリウム　tert-ブトキシ
ド23.2g（207ミリモル）を加え、10分間攪拌した。この混合物に、公知化合物である3,6-
ジクロロピリダジン　1-オキサイド32.0g（194ミリモル）を加え、室温で5日間放置した
。反応混合物を氷冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩
水で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシリカゲルカ
ラムクロマトグラフィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）で精製し、6-クロロ-
3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド及び3-クロロ-6-(2-シクロプ
ロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドの混合物を43.3g（165ミリモル、収率87.3
％）得た。
（２）　4,6-ジクロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン（工程Ｂ－３）
　（１）により得られた6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキ
サイド及び3-クロロ-6-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドの混合
物43.3g（165ミリモル）、クロロホルム（30mL）及びオキシ塩化リン18.0mL（194ミリモ
ル）を混合し、この混合物を60℃に加熱し、溶解した。これを室温で一晩攪拌し、濃縮し
た。残留物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエ
ント）で精製し、4,6-ジクロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジンを32.5g（11
6ミリモル、収率70.3％）得た。
（３）　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号4、
工程Ｂ－４）
　（２）により得られた4,6-ジクロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)ピリダジン32.5g
（116ミリモル）をジメチルスルホキシド（500mL）に溶かし、10％（W/V）水酸化ナトリ
ウム水溶液84mL（210ミリモル）を加えて、室温で一晩攪拌した。反応混合物を氷冷1mol/
L水酸化ナトリウム水溶液に注ぎ、エーテルで洗浄した。水層を塩酸で酸性とし、析出し
た固体を濾過により集め、水洗した。得られた個体にアセトニトリルを加え加熱した。一
晩放冷し、結晶を濾過により集めた（14.04g）。濾液を濃縮し、残留物をエタノールから
再結晶し、結晶2.64gを得た。これら結晶を合わせ、6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェ
ノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号4）を16.7g（63.5ミリモル、収率54.7％）得た。
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6)δppm：7.28-6.97 (4H, m), 6.82 (1H, s), 1.89-1.77 (1H, m
), 0.87-0.73 (2H, m), 0.73-0.58 (2H, m)。
融点（℃）：229-231。
【０３７９】
　（実施例３）
　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]-4-ピリダジノール（化合物
番号5）
（１）　2-(メトキシメトキシ)ベンズアルデヒド
　市販のサリチルアルデヒド5.01g(41.1ミリモル)をN,N-ジメチルホルムアミド(20mL)に
溶かし、この溶液に、氷冷下、60%水素化ナトリウム1.80g(45.0ミリモル)を加え、そのま
ま氷冷下で10分間撹拌した後、クロロ(メトキシ)メタン3.43mL(45.2ミリモル)をゆっくり
滴下し、氷冷下で1時間撹拌した。反応混合物を水中に注入し、酢酸エチルで抽出した。
有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去
し、得られた残留物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー(ワコーゲルC-100、ヘキサン
-酢酸エチル、グラジュエント)により精製し、2-(メトキシメトキシ)ベンズアルデヒドを
6.54g(39.4ミリモル、収率95.9％)得た。
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（２）　1-(メトキシメトキシ)-2-ビニルベンゼン
　窒素雰囲気下、ヘキサンで洗浄した60%水素化ナトリウム877 mg(21.9ミリモル)を乾燥
ジメチルスルホキシド(10mL)に懸濁させ、この懸濁液を85℃で30分間加熱撹拌した後、室
温まで戻し更に氷冷下、メチル(トリフェニル)ホスホニウムブロミド 7.83g(21.9ミリモ
ル)の乾燥ジメチルスルホキシド(20mL)溶液をゆっくり滴下した。室温で15分間撹拌後、
（１）により得られた2-(メトキシメトキシ)ベンズアルデヒド3.02g (18.2ミリモル) の
乾燥ジメチルスルホキシド(9mL)溶液を滴下し、室温で15分間撹拌した。反応混合物を、
水中に注入し、ジエチルエーテルで抽出した。有機層を、水及び飽和食塩水で順次洗浄し
、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた残留物をシリカゲルカラム
クロマトグラフィー(ワコーゲルC-100、ヘキサン-酢酸エチル、グラジュエント)により精
製し、1-(メトキシメトキシ)-2-ビニルベンゼンを2.54g(15.5ミリモル、収率85.2％)得た
。
（３）　1-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-2-(メトキシメトキシ)ベンゼン
　（２）により得られた1-(メトキシメトキシ)-2-ビニルベンゼン305mg（1.86ミリモル）
をクロロホルム（12mL）に溶かし、この溶液に50％水酸化ナトリウム水溶液5mL（63ミリ
モル）を滴下し、続いてベンジル（トリエチル）アンモニウムクロライド54.1mg（0.237
ミリモル）を加えて室温で一晩攪拌した。反応混合物を水中に注入し、クロロホルムで抽
出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶
媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使
用、酢酸エチル:ヘキサン=1:2にて展開) により精製し、1-(2,2-ジクロロシクロプロピル
)-2-(メトキシメトキシ)ベンゼンを387mg (1.57ミリモル、収率84.4％)得た。
（４）　2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノール
　（３）により得られた1-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-2-(メトキシメトキシ)ベンゼ
ン203mg（0.822ミリモル）をメタノール（5mL）に溶かし、この溶液に、濃塩酸0.1mLを加
え、60℃で2時間攪拌した。原料の消失を薄層クロマトグラフィーで確認後、反応混合物
を水中に注入し、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水、飽和食塩水で順次洗浄し
、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フ
ェノールの粗生成物を194mg得た。
（５）　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]ピリダジン　1-オキ
サイド（工程Ｂ－２）
　（４）により得られた2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノールの粗生成物194mg、1
,4-ジオキサン（3mL）及びジメチルスルホキシド（3mL）を混合し、この混合物に氷冷下
、カリウム　tert-ブトキシド118mg（1.05ミリモル）を加え、10分間攪拌した。そこに3,
6-ジクロロピリダジン　1-オキサイド157mg（0.952ミリモル）を加え、室温で一晩攪拌し
た。反応混合物を氷冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食
塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物を分取薄層
クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用、酢酸エチル:ヘキサン=1:2にて展開)
で精製し、6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]ピリダジン　1-オ
キサイドの粗生成物を268mg得た。
（６）　4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]ピリダジン（工
程Ｂ－３）
　（５）により得られた6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]ピリ
ダジン　1-オキサイドの粗生成物268mg及びオキシ塩化リン3mLを混合し、この混合物を室
温で一晩攪拌した。反応混合物に水及びジクロロメタンを加え、30分間攪拌した。この混
合物を分液し、有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥し
た。溶媒を留去し、残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用
、酢酸エチル:ヘキサン=1:2にて展開)で精製し、4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシク
ロプロピル)フェノキシ]ピリダジンを162mg（0.463ミリモル、1-(2,2-ジクロロシクロプ
ロピル)-2-(メトキシメトキシ)ベンゼンより3工程の収率、56.3％）得た。
（７）　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]-4-ピリダジノール（
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化合物番号5、工程Ｂ－４）
　（６）により得られた4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)フェノキシ]
ピリダジン162mg（0.463ミリモル）、1,4-ジオキサン（3mL）及びジメチルスルホキシド
（3mL）を混合し、この混合物に、2mol/L水酸化ナトリウム水溶液1.15mL（2.30ミリモル
）を加え、室温で一晩攪拌した。反応混合物を水中に注入し、希塩酸で酸性とした。この
混合物をジクロロメタンで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩水で順次洗浄し、
無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物を分取薄層クロマトグラフィー
(MERCK社製、1.05744、3枚使用、酢酸エチルにて展開)で精製し、6-クロロ-3-[2-(2,2-ジ
クロロシクロプロピル)フェノキシ]-4-ピリダジノール（化合物番号5）を50.0mg（0.151
ミリモル、収率32.6％）得た。
1H-NMR (200MHz, CD3OD) δppm：7.55-7.15 (4H, m), 6.69 (1H, s), 2.90 (1H, dd, J=1
0.6, 8.8Hz), 2.07-1.89 (2H, m)。
融点（℃）：158-163。
【０３８０】
　（実施例４）
　6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール(化合物番号9)
（１）　6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド（工程
Ｂ－２）
　市販の2-メトキシ-5-メチルフェノール167.5mg(1.21ミリモル)を1,4-ジオキサン(3mL)
及びジメチルスルホキシド(3mL)混合溶媒に溶かし、この溶液に、カリウムtert-ブトキシ
ド142.8mg(1.27ミリモル)を加え、次いで、3,6-ジクロロピリダジン　1-オキサイド202.9
mg (1.23ミリモル)を加えて、室温で一夜撹拌した。反応混合物を水中に注入し、酢酸エ
チルで抽出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥
した。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.0574
4、3枚使用、酢酸エチル:ヘキサン=2:1にて展開) により精製し、6-クロロ-3-(2-メトキ
シ-5-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドを226.5mg (0.849ミリモル、収率70.2
％)得た。
（２）　4,6-ジクロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)ピリダジン（工程Ｂ－３）
　（１）により得られた6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オ
キサイド226.5mg(0.849ミリモル)をオキシ塩化リン(1mL)に溶かし、この溶液を室温で一
夜撹拌した。反応液に、水及び塩化メチレンを加え30分間撹拌後、塩化メチレンで抽出し
た。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を
留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用、
酢酸エチル:ヘキサン=2:1にて展開) により精製し、4,6-ジクロロ-3-(2-メトキシ-5-メチ
ルフェノキシ)ピリダジンを205.3mg (0.720ミリモル、収率84.8％)得た。
（３）　6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール(化合物番号9
、工程Ｂ－４)
　（２）により得られた4,6-ジクロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ)ピリダジン20
5.3mg (0.720ミリモル)を1,4-ジオキサン(5mL)及びジメチルスルホキシド(5mL)混合溶媒
に溶かし、この溶液に、2mol/L水酸化ナトリウム水溶液1.8mL (3.6ミリモル)を加え、室
温で一夜撹拌した。反応液に水を加え、希塩酸を加えてpH2に調整した後、酢酸エチルで
抽出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。
溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚
使用、酢酸エチルにて展開)により精製し、6-クロロ-3-(2-メトキシ-5-メチルフェノキシ
)-4-ピリダジノール(化合物番号9)を148.1mg (0.555ミリモル、収率77.1％)得た。
1H-NMR (200MHz, CD3OD)δppm：7.04-6.91 (3H, m), 6.66 (1H, s), 3.70 (3H, s), 2.27
 (3H, s)。
融点（℃）：126-134。
【０３８１】
　（実施例５）
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　6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号14）
（１）　6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド（工程Ｂ－２
）
　2,6-ジメチルフェノール268mg（2.20ミリモル）、1,4-ジオキサン（3mL）及びジメチル
スルホキシド（3mL）を混合し、この混合物に氷冷下、カリウム　tert-ブトキシド270mg
（2.41ミリモル）を加え、10分間攪拌した。そこに3,6-ジクロロピリダジン　1-オキサイ
ド370mg（2.24ミリモル）を加え、室温で10時間攪拌後、2日間放置した。反応混合物を氷
冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩水で順次洗浄し、
無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシリカゲルカラムクロマトグラ
フィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）で精製し、6-クロロ-3-(2,6-ジメチル
フェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドを350mg（1.39ミリモル、収率63.1％）得た。
（２）　4,6-ジクロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)ピリダジン（工程Ｂ－３）
　（１）により得られた6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイ
ド330mg（1.31ミリモル）をジクロロメタン（0.6mL）及びオキシ塩化リン0.60mL（6.5ミ
リモル）と混合し、この混合物を1時間攪拌し、更に5日間放置した。反応混合物を氷冷水
に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシリカゲルカラムクロマトグラフィ
ー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）で精製し、4,6-ジクロロ-3-(2,6-ジメチル
フェノキシ)ピリダジンを322mg（1.20ミリモル、収率91.6％）得た。
（３）　6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号14、工程
Ｂ－４）
　（２）により得られた4,6-ジクロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)ピリダジンを300mg（
1.12ミリモル）をジメチルスルホキシド（8mL）に溶かし、この溶液に10％（W/V）水酸化
ナトリウム水溶液0.80mL（2.0ミリモル）を加えて、室温で一晩攪拌した。更に10％（W/V
）水酸化ナトリウム水溶液0.80mL（2.0ミリモル）を追加し、原料の消失後、反応混合物
を氷冷水に注いだ。塩酸で酸性とした後、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及
び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシ
リカゲルカラムクロマトグラフィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）及び分取
薄層クロマトグラフィー(Merck社製、1.05744、ジクロロメタン:メタノール=9:1にて展開
)で精製し、6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号14）
を128mg（0.510ミリモル、収率45.5％）得た。
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6) δppm：7.18-7.05 (3H, m), 6.83 (1H, s), 2.05 (6H, s)。
融点（℃）：214-215。
【０３８２】
　（実施例６）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号1
6）
（１）　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド
及び3-クロロ-6-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド（工
程Ｂ－２）
　2-シクロプロピル-6-メチルフェノール221mg（1.49ミリモル）を1,4-ジオキサン（2mL
）及びジメチルスルホキシド（2mL）と混合し、この混合物に氷冷下、カリウム　tert-ブ
トキシド184mg（1.64ミリモル）を加え、10分間攪拌した。そこに3,6-ジクロロピリダジ
ン　1-オキサイド258mg（1.56ミリモル）を加え、室温で10時間攪拌後、3日間放置した。
反応混合物を氷冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩水
で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシリカゲルカラ
ムクロマトグラフィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）で精製し、6-クロロ-3-
(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイド及び3-クロロ-6-(2-
シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-オキサイドの混合物を222mg（0.801
ミリモル、収率53.8％）得た。
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（２）　4,6-ジクロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン（工程Ｂ－
３）
　（１）により得られた6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン
　1-オキサイド及び3-クロロ-6-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジン　1-
オキサイドの混合物210mg（0.758ミリモル）をクロロホルム（1mL）に溶かし、この溶液
に、オキシ塩化リン0.106mL（1.14ミリモル）を加え、大部分のクロロホルムを窒素気流
で留去した後、室温で2日間攪拌した。更にクロロホルム（2mL）及びオキシ塩化リン0.15
0mL（1.62ミリモル）を加え、大部分のクロロホルムを窒素気流で留去した後、3時間攪拌
した。反応混合物を氷冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水、飽和食
塩水で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物をシリカゲル
カラムクロマトグラフィー（ヘキサン:酢酸エチル、グラディエント）で精製し、4,6-ジ
クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダジンを167mg（0.566ミリモル、
収率74.7％）得た。
（３）　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合
物番号16、工程Ｂ－４）
　（２）により得られた4,6-ジクロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)ピリダ
ジン150mg（0.508ミリモル）をジメチルスルホキシド（3mL）に溶かし、この溶液に10％
（W/V）水酸化ナトリウム水溶液0.37mL（0.925ミリモル）を加えて、室温で4日間攪拌し
た。反応混合物を氷冷5％水酸化ナトリウム水溶液に注ぎ、エーテルで抽出した。水層を
塩酸で酸性とし、エーテルで抽出した。有機層を乾燥し、濃縮した。残留物を分取薄層ク
ロマトグラフィー(Merck社製、1.05744、ジクロロメタン:メタノール=20:1にて展開)で精
製し、6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物
番号16）を114mg（0.412ミリモル、収率81.1％）得た。
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6) δppm：7.13-7.03 (2H, m), 6.84-6.79 (2H, m), 2.06 (3H, 
s), 1.83-1.68 (1H, m), 0.82-0.72 (2H, m), 0.64-0.51 (2H, m)。
融点（℃）：201-202。
【０３８３】
　（実施例７）
　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]-4-ピリダジノー
ル（化合物番号17）
（１）　1-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-2-メトキシ-3-メチルベンゼン
　2-メトキシ-1-メチル-3-ビニルベンゼン304mg（2.05ミリモル）をクロロホルム（12mL
）に溶かし、この溶液に50％水酸化ナトリウム水溶液5mL（63ミリモル）を滴下し、続い
てベンジル（トリエチル）アンモニウムクロライド59.9mg（0.263ミリモル）を加えて室
温で一晩攪拌した。反応混合物を水中に注入し、クロロホルムで抽出した。有機層を水及
び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた
残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用、ヘキサン：酢酸エ
チル=4:1にて展開) により精製し、1-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-2-メトキシ-3-メチ
ルベンゼンを390mg (1.69ミリモル、収率82.4％)得た。
（２）　2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノール
　（１）により得られた1-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-2-メトキシ-3-メチルベンゼン
102mg（0.442ミリモル）をジクロロメタン（5mL）に溶かし、この溶液を氷冷し、攪拌下
三臭化ホウ素0.045mL（0.47ミリモル）を滴下した。反応混合物を氷冷下、2時間攪拌した
後、水中に注入し、ジクロロメタンで抽出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し
、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマト
グラフィー(MERCK社製、1.05744、2枚使用、ヘキサン：酢酸エチル=2:1にて展開) により
精製し、2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノールを76.9mg (0.354ミリモル
、収率80.1％)得た。
（３）　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]ピリダジン
　1-オキサイド（工程Ｂ－２）
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　（２）により得られた2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノール198mg（0.
912ミリモル）を1,4-ジオキサン（3mL）及びジメチルスルホキシド（3mL）と混合し、こ
の混合物に氷冷下、カリウム　tert-ブトキシド113mg（1.01ミリモル）を加え、10分間攪
拌した。そこに3,6-ジクロロピリダジン　1-オキサイド151mg（0.915ミリモル）を加え、
室温で一晩攪拌した。反応混合物を氷冷水に注ぎ、酢酸エチルで抽出した。有機層を合わ
せ、水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、
残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用、ヘキサン：酢酸エ
チル=2:1にて3回展開)で精製し、6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチ
ルフェノキシ]ピリダジン　1-オキサイドの粗生成物を257mg得た。
（４）　4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]ピリダ
ジン（工程Ｂ－３）
　（３）により得られた6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノ
キシ]ピリダジン　1-オキサイドの粗生成物257mgをオキシ塩化リン(3mL)と混合し、この
混合物を室温で一晩攪拌した。反応混合物に水及びジクロロメタンを加え、30分間攪拌し
た。この混合物を分液し、有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウ
ムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.0574
4、3枚使用、ヘキサン：酢酸エチル=2:1にて展開)で精製し、4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジ
クロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]ピリダジンを209mg（0.574ミリモル、2-(2,
2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノールより2工程の収率、62.9％）得た。
（５）　6-クロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]-4-ピリダ
ジノール（化合物番号17、工程Ｂ－４）
　（４）により得られた4,6-ジクロロ-3-[2-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフ
ェノキシ]ピリダジン209mg（0.574ミリモル）を1,4-ジオキサン（3mL）及びジメチルスル
ホキシド（3mL）と混合し、この混合物に、2mol/L水酸化ナトリウム水溶液1.43mL（2.86
ミリモル）を加え、室温で一晩攪拌した。反応混合物を水中に注入し、希塩酸で酸性とし
た。この混合物をジクロロメタンで抽出した。有機層を合わせ、水及び飽和食塩水で順次
洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、残留物を分取薄層クロマトグ
ラフィー(MERCK社製、1.05744、3枚使用、酢酸エチルにて展開)で精製し、6-クロロ-3-[2
-(2,2-ジクロロシクロプロピル)-6-メチルフェノキシ]-4-ピリダジノール（化合物番号17
）を120mg（0.349ミリモル、収率60.8％）得た。
1H-NMR (200MHz, CD3OD) δppm：7.25 (1H, br.d, J=6.3Hz), 7.16 (1H, t, J=7.7Hz), 6
.98 (1H, d, J=7.7Hz), 6.72 (1H, s), 2.85 (1H, dd, J=10.6, 8.8Hz), 2.22 (3H, s), 
2.05-1.86 (2H, m)。
融点（℃）：213-215。
【０３８４】
　（実施例８）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル　4-メチルベンゼンスルフ
ォネート（化合物番号52、工程Ｉ－１）
　実施例２により得られた6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール
(化合物番号4)　53.4mg(0.203ミリモル)をアセトニトリル(3mL)に溶かし、この溶液に、1
,4-ジアザビシクロ[2.2.2]オクタン23.1mg(0.206ミリモル)を加え、次いで、4-メチルベ
ンゼンスルフォニルクロライド39.2mg(0.205ミリモル)を加え、室温で1時間30分撹拌した
。反応混合物を水中に注入し、酢酸エチルで抽出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次
洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層ク
ロマトグラフィー(MERCK社製、1.05744、酢酸エチル:ヘキサン=2:1にて展開) により精製
し、6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル　4-メチルベンゼンスル
フォネート(化合物番号52) を68.8mg (0.165ミリモル、収率81.3％)得た。
1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：7.87 (2H, d, J=8.1Hz), 7.58 (1H, s), 7.36 (2H, d, 
J=8.1Hz), 7.26-7.11 (2H, m), 6.97-6.93 (1H, m), 6.74-6.70 (1H, m), 2.45 (3H, s),
 1.67-1.59 (1H, m), 0.71-0.56 (4H, m)。
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物性：油状物。
【０３８５】
　（実施例９）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル エトキシ(メチ
ル)カルバメート（化合物番号55、工程Q）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール200mg(0.722ミ
リモル)をトルエン（2mL）と混合した。ここに窒素雰囲気下で攪拌しながらピリジン150
μL（1.86ミリモル）、次いで1.08mol/Lホスゲントルエン溶液0.68mL(0.734ミリモル)を
加え、室温で20分間攪拌した。この混合物を、ピリジン150μL（1.86ミリモル）、O-エチ
ル-N-メチルヒドロキシルアミン ハイドロクロライド80.0mg{0.717ミリモル、バイオオー
ガニック　アンド　メディシナル　ケミストリー　レターズ(Bioorganic & Medicinal Ch
emistry Letters)、2001年、11巻、13号、1753-1756頁に記載の方法で製造できる}、及び
、トルエン（2mL）の混合物中に加え、室温で1時間攪拌した。反応混合物を水に注入し、
酢酸エチルで抽出した。有機層を合わせ、水、飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネ
シウムで乾燥した。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK
社製　1.05744　4枚使用　ヘキサン：酢酸エチル=2:1にて展開)で精製し、6-クロロ-3-(2
-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル エトキシ(メチル)カルバメート
（化合物番号55）を96.0mg（0.254ミリモル、収率35.4％）得た。
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.54 (1H, s), 7.15-7.05 (2H, m), 6.90-6.80 (1H, m),
 4.08 (2H, q, J=7.0Hz), 3.35 (3H, s), 2.15 (3H, s), 1.84-1.65 (1H, m), 1.30 (3H,
 t, J=7.0Hz), 0.80-0.55 (4H, m)。
融点（℃）：82-83。
【０３８６】
　（実施例１０）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシ
レート（化合物番号56、工程I）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール70.0mg(0.266ミリモル)
をアセトニトリル（2mL）と混合し、ここに1,4-ジアザビシクロ[2.2.2]オクタン40.4mg(0
.360ミリモル)を加え攪拌した。この混合物を氷冷し、4-モルホリンカルボニルクロライ
ド51.3mg(0.343ミリモル)を加え、氷冷下1時間撹拌した。反応混合物を水中に注入し、酢
酸エチルで抽出した。有機層を水及び飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾
燥した。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製、1.05
744、酢酸エチル:ヘキサン=2:1にて展開) により精製し、6-クロロ-3-(2-シクロプロピル
フェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシレート（化合物番号56）を97.4mg 
(0.259ミリモル、収率97.4％)得た。
1H-NMR (270MHz, CDCl3) δppm： 7.58 (1H, s), 7.26-7.13 (2H, m), 7.13-7.05 (1H, m
), 7.05-6.98 (1H, m), 3.79-3.63 (6H, m), 3.63-3.52 (2H, m), 1.92-1.81 (1H, m), 0
.84-0.74 (2H, m), 0.72-0.61 (2H, m)。
物性：ペースト状。
【０３８７】
　（実施例１１）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1,3-オキサゾリ
ジン-3-カルボキシレート（化合物番号64、工程Q）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール100mg(0.361ミ
リモル)をトルエン（0.4mL）と混合した。ここに攪拌しながら2mol/L水酸化ナトリウム水
溶液0.20mL（0.40ミリモル）を加えて1時間攪拌した。次いで1.08mol/Lホスゲントルエン
溶液0.35mL(0.38ミリモル)を加え、室温で1時間攪拌した。さらに、1,3-オキサゾリジン5
0.0mg{0.684ミリモル、アグリカルチュラル　アンド　バイオロジカル　ケミストリー（A
gricultural and Biological Chemistry）、1991年、55巻、1号、37-43頁に記載の方法で
製造できる}を加え、室温で1時間攪拌した。反応混合物を水に注入し、酢酸エチルで抽出
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した。有機層を合わせ、水、飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸マグネシウムで乾燥した
。溶媒を留去し、得られた残留物を分取薄層クロマトグラフィー(MERCK社製　1.05744　2
枚使用　ヘキサン：酢酸エチル=2:1にて展開)で精製し、6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-
6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1,3-オキサゾリジン-3-カルボキシレート（化合物
番号64）を52.7mg（0.140ミリモル、収率38.8％）得た。
1H-NMR (270MHz, CDCl3) δppm：7.57 (1H, s), 7.15-7.08 (2H, m), 6.90-6.83 (1H, m)
, 5.07 (1H, s), 4.99 (1H, s), 4.18-4.10 (2H, m), 3.77-3.72 (1H, m), 3.66-3.61 (1
H, m), 2.14 (3H, s), 1.81-1.70 (1H, m), 0.78-0.68 (2H, m), 0.65-0.55 (2H, m)。
融点（℃）：97-98。
【０３８８】
　また、以下の化合物を上記実施例１～１１の方法により又は準じて製造した。
【０３８９】
　（実施例１２）
　6-クロロ-3-(2-ヨードフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号1）
1H-NMR (200MHz, CD3OD) δppm：7.89 (1H, dd, J=7.7, 1.5Hz), 7.45 (1H, td, J=7.7, 
1.5Hz), 7.22 (1H, dd, J=7.7, 1.5Hz), 7.04 (1H, td, J=7.7, 1.5Hz), 6.74 (1H, s)。
融点（℃）：216-217。
【０３９０】
　（実施例１３）
　6-クロロ-3-(2-イソプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号3）
1H-NMR (60MHz, DMF-d7)δppm：7.60-7.00 (4H, m), 6.92 (1H, s), 3.11 (1H, septet, 
J=7.0Hz), 1.18 (6H, d, J=7.0Hz)。
融点（℃）：183。
【０３９１】
　（実施例１４）
　6-クロロ-3-(2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イルオキシ)-4-ピリダジノール（化合物番
号6）
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6) δppm：7.20 (1H, t, J=7.3Hz), 7.14 (1H, d, J=7.3Hz), 6.
92 (1H, d, J=7.3Hz), 6.83 (1H, br.s), 2.92 (2H, t, J=7.3Hz), 2.64 (2H, t, J=7.3H
z), 2.00 (2H, quintet, J=7.3Hz)。
融点（℃）：230-232。
【０３９２】
　（実施例１５）
　3-(1-ベンゾフラン-7-イルオキシ)-6-クロロ-4-ピリダジノール（化合物番号7）
1H-NMR (200MHz, CD3OD) δppm：7.73 (1H, d, J=2.2Hz), 7.53 (1H, dd, J=7.7, 1.4Hz)
, 7.26 (1H, t, J=7.7Hz), 7.15 (1H, dd, J=7.7, 1.4Hz), 6.90 (1H, d, J=2.2Hz), 6.7
6 (1H, s)。
融点（℃）：201-202。
【０３９３】
　（実施例１６）
　6-クロロ-3-(2,5-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号8）
1H-NMR (90MHz, CD3OD) δppm：7.16 (1H, d, J=9.0Hz), 7.08 (1H, d, J=9.0Hz), 6.90 
(1H, s), 6.70 (1H, s), 2.30 (3H, s), 2.10 (3H, s)。
融点（℃）：80-83。
【０３９４】
　（実施例１７）
　6-クロロ-3-(2-フルオロ-6-イソプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号1
0）
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6)δppm：7.35-7.15 (3H, m), 6.89 (1H, br.s), 3.02 (1H, sep
tet, J=7.0Hz), 1.14 (6H, J=7.0Hz)。
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融点（℃）：215-220。
【０３９５】
　（実施例１８）
　6-クロロ-3-(2-クロロ-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号11）
1H-NMR (90MHz, CD3OD)δppm：7.50-7.00 (3H, m), 6.75 (1H, s), 2.22 (3H, s)。
融点（℃）：235。
【０３９６】
　（実施例１９）
　6-クロロ-3-(2-クロロ-6-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号1
2）
1H-NMR (200MHz, CD3OD)δppm：7.30 (1H, dd, J=8.1, 1.5Hz), 7.17 (1H, dd, J=8.1, 7
.7Hz), 6.96 (1H, dd, J=7.7, 1.5Hz), 6.76 (1H, s), 2.00-1.84 (1H, m), 0.95-0.80 (
2H, m), 0.70-0.60 (2H, m)。
融点（℃）：224-225。
【０３９７】
　（実施例２０）
　3-(2-ブロモ-6-メチルフェノキシ)-6-クロロ-4-ピリダジノール（化合物番号13）
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6)δppm：7.56 (1H, br.d, J=7.7Hz), 7.36 (1H, br.d, J=7.7Hz
), 7.16 (1H, t, J=7.7Hz), 6.92 (1H, br.s), 2.14 (3H, s)。
融点（℃）：242-243。
【０３９８】
　（実施例２１）
　6-クロロ-3-(2-エチル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号15）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.12-6.97 (3H, m), 6.52 (1H, s), 2.37 (2H, q, J=7.6
Hz), 1.95 (3H, s), 1.04 (3H, t, J=7.6Hz)。
物性：アモルファス。
【０３９９】
　（実施例２２）
　3-（2-アリル-6-メチルフェノキシ）-6-クロロ-4-ピリダジノール（化合物番号18）
1H-NMR (270MHz, CD3OD)δppm：7.17-7.10 (3H, m), 6.71 (1H, ｓ), 5.95-5.73 (1H, m)
, 5.00-4.90 (2H, m), 3.26 (1H, d, J=7.0Hz), 2.12 (3H, s)。
融点（℃）：126-128。
【０４００】
　（実施例２３）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-3,5-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物
番号19）
1H-NMR (200MHz, CD3OD)δppm：6.89 (1H, s), 6.73 (1H, s), 6.69 (1H, s), 2.39 (3H,
 s), 2.26 (3H, s), 1.45-1.28 (1H, m), 0.78-0.67 (2H, m), 0.65-0.51 (2H, m)。
融点（℃）：200-203。
【０４０１】
　（実施例２４）
　6-クロロ-3-[(5-メチル-2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イル)オキシ]-4-ピリダジノール
（化合物番号20）
1H-NMR (200MHz, DMSO-d6)δppm：7.11-7.01 (2H, m), 6.83 (1H, br.s), 2.88 (2H, t, 
J=7.3Hz), 2.59 (2H, t, J=7.3Hz), 2.06 (3H, s), 2.06-1.91 (2H, m)。
融点（℃）：222-225。
【０４０２】
　（実施例２５）
　6-クロロ-3-(2,3,5,6-テトラメチルフェノキシ)-4-ピリダジノール（化合物番号21）
1H-NMR (200MHz, CD3OD) δppm：6.88 (1H, s), 6.69 (1H, s), 2.22 (6H, s), 1.98 (6H
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, s)。
融点（℃）：278-283。
【０４０３】
　（実施例２６）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル アセテート（化
合物番号22）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.39 (1H, s), 7.15-7.00 (2H, m), 6.90-6.75 (1H, m),
 2.42 (3H, s), 2.12 (3H, s), 1.90-1.67 (1H, m), 0.85-0.50 (4H, m)。
融点（℃）：98-101。
【０４０４】
　（実施例２７）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル ピバレート（化
合物番号23）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.38 (1H, s), 7.15-7.05 (2H, m), 6.90-6.84 (1H, m),
 2.13 (3H, s), 1.81-1.65 (1H, m), 1.41 (9H, s), 0.90-0.50 (4H, m)。
融点（℃）：84-87。
【０４０５】
　（実施例２８）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル エチル サクシ
ネート（化合物番号24）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.08-6.92 (2H, m), 6.85-6.68 (1H, m), 6.55 (1H, s),
 4.14 (2H, br.q, J=7.1Hz), 3.00 (1H, t, J=7.0Hz), 2.76 (1H, t, J=7.0Hz), 2.61 (2
H, br. s), 1.98 (3H, s), 1.78-1.60 (1H, m), 1.25 (3H, t, J=7.1Hz), 0.75-0.40 (4H
, m)。
物性：アモルファス。
【０４０６】
　（実施例２９）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゾエート（化合物番号25）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.23-8.18 (2H, m), 7.75-7.50 (3H, m), 7.60 (1H, s),
 7.30-7.08 (4H, m), 2.18 (3H, s)。
物性：油状物。
【０４０７】
　（実施例３０）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゾエート（化合物番
号26）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.20 (2H, d, J=7.3Hz), 7.74-7.50 (4H, m), 7.26-7.01
 (3H, m), 6.98-6.97 (1H, m), 1.91-1.80 (1H, m), 0.83-0.57 (4H, m)。
物性：アモルファス。
【０４０８】
　（実施例３１）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゾエート（
化合物番号27）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.24-8.20 (2H, m), 7.75-7.68 (1H, m), 7.67-7.52 (3H
, m), 7.09-7.07 (2H, m), 6.87-6.82 (1H, m), 2.16 (3H, s), 1.82-1.71 (1H, m), 0.7
5-0.71 (2H, m), 0.62-0.53 (2H, m)。
物性：アモルファス。
【０４０９】
　（実施例３２）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 2-ブロモベンゾ
エート（化合物番号28）
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1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：8.20-8.05 (1H, m), 7.85-7.70 (1H, m), 7.59 (1H, s)
, 7.55-7.38 (2H, m), 7.15-7.00 (2H, m), 6.90-6.80 (1H, m), 2.17 (3H, s), 1.88-1.
70 (1H, m), 0.80-0.50 (4H, m)。
物性：アメ状。
【０４１０】
　（実施例３３）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル　2-メチルベンゾエート（化合物番
号29）
1H-NMR (60MHz, CDCl3) δppm：8.35-8.08 (2H, m), 7.59 (1H, s), 7.68-7.00 (6H, m),
 2.70 (3H, s), 2.21 (3H, s)。
融点（℃）：91-93。
【０４１１】
　（実施例３４）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 2-メチルベンゾ
エート（化合物番号30）
1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：8.20 (1H, d, J=7.0Hz), 7.56 (1H, s), 7.52 (1H, d, 
J=7.7Hz), 7.40-7.28 (2H, m), 7.10-7.00 (2H, m), 6.90-6.88 (1H, m), 2.69 (3H, s),
 2.16 (3H, s), 1.90-1.70 (1H, m), 0.82-0.65 (2H, m), 0.65-0.50 (2H, m)。
物性：油状物。
【０４１２】
　（実施例３５）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 2-メトキシベン
ゾエート（化合物番号31）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.09 (1H, dd, J=7.9, 2.0Hz), 7.68-7.57 (1H, m), 7.5
9 (1H, s), 7.15-7.03 (4H, m), 6.90-6.82 (1H, m), 3.96 (3H, s), 2.17 (3H, s), 1.9
6-1.72 (1H, m), 0.78-0.65 (2H, m), 0.65-0.51 (2H, m)。
物性：ガム状。
【０４１３】
　（実施例３６）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 3-メチルベンゾ
エート（化合物番号32）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.05-8.00 (2H, m), 7.58 (1H, s), 7.55-7.38 (2H, m),
 7.10-7.05 (2H, m), 6.88-6.80 (1H, m), 2.46 (3H, s), 2.16 (3H, s), 1.90-1.68 (1H
, m), 0.80-0.50 (4H, m)。
物性：油状物。
【０４１４】
　（実施例３７）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-ブロモベンゾ
エート（化合物番号33）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.07 (2H, d, J=8.6Hz), 7.70 (2H, d, J=8.6Hz), 7.59 
(1H, s), 7.12-7.03 (2H, m), 6.89-6.82 (1H, m), 2.15 (3H, s), 1.83-1.67 (1H, m), 
0.78-0.50 (4H, m)。
物性：アモルファス。
【０４１５】
　（実施例３８）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-メチルベンゾエート（化合物番
号34）
1H-NMR (60MHz, CDCl3)δppm：8.07 (2H, d, J=8.0Hz), 7.58 (1H, s), 7.40-7.03 (4H, 
m), 7.36 (2H, d, J=8.0Hz), 2.51 (3H, s), 2.23 (3H, s)。
融点（℃）：105-108。
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【０４１６】
　（実施例３９）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-メチルベンゾ
エート（化合物番号35）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.10 (2H, d, J=8.1Hz), 7.60 (1H, s), 7.34 (2H, d, J
=8.1Hz), 7.12-7.03 (2H, m), 6.88-6.81 (1H, m), 2.46 (3H, s), 2.15 (3H, s), 1.85-
1.71 (1H, m), 0.78-0.65 (2H, m), 0.62-0.52 (2H, m)。
融点（℃）：77.5-78。
【０４１７】
　（実施例４０）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 2,5-ジメチルベ
ンゾエート（化合物番号36）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.99 (1H, s), 7.54 (1H, s), 7.37-7.30 (1H, m), 7.25
-7.21 (1H, m), 7.13-7.05 (2H, m), 6.89-6.82 (1H, m), 2.63 (3H, s), 2.40 (3H, s),
 2.16 (3H, s), 1.86-1.72 (1H, m), 0.80-0.70 (2H, m), 0.62-0.54 (2H, m)。
物性：油状物。
【０４１８】
　（実施例４１）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 3,5-ジメチルベ
ンゾエート（化合物番号37）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.82 (2H, s), 7.56(1H, s), 7.32 (1H, s,), 7.13-7.04
 (2H, m), 6.89-6.82 (1H, m), 2.41 (6H, s), 2.16(3H, s), 1.85-1.72 (1H, m), 0.80-
0.70 (2H, m), 0.63-0.53 (2H, m)。
融点（℃）：117-119。
【０４１９】
　（実施例４２）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル イソブチル　カ
ルボネート（化合物番号38）
1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：7.49 (1H, s), 7.15-7.05 (2H, m), 6.89-6.82 (1H, m)
, 4.13 (2H, d, J=6.6Hz), 2.14 (3H, s), 2.09 (1H, br.septet, J=7.0Hz), 1.88-1.68 
(1H, m), 1.01 (6H, d, J=7.0Hz), 0.78-0.52 (4H, m)。
融点（℃）：72-74。
【０４２０】
　（実施例４３）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル　ジメチルカーバメート（化合物番
号39）
1H-NMR (60MHz, CDCl3) δppm：7.55 (1H, s), 7.40-6.92 (4H, m), 3.10 (3H, s), 3.01
 (3H, s), 2.19 (3H, s)。
融点（℃）：107-109。
【０４２１】
　（実施例４４）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル ジメチルカーバメート（
化合物番号40）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.57 (1H, s), 7.22-6.98 (4H, m), 3.13 (3H, s), 3.04
 (3H, s), 1.97-1.80 (1H, m), 0.85-0.63 (4H, m)。
融点（℃）：137-138。
【０４２２】
　（実施例４５）
　6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジニル　ジメチルカーバメート（化合
物番号41）
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1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm：7.56 (1H, s), 7.09 (3H, s), 3.15 (3H, s), 3.05 (3H,
 s), 2.13 (6H, s)。
融点（℃）：149-150。
【０４２３】
　（実施例４６）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル　ジメチルカー
バメート（化合物番号42）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.56 (1H,s), 7.13-7.05 (2H, m), 6.89-6.82 (1H, m), 
3.16 (3H, s), 3.05 (3H, s), 2.15 (3H, s), 1.85-1.71 (1H, m), 0.78-0.54 (4H, m)。
融点（℃）：136-138。
【０４２４】
　（実施例４７）
　6-クロロ-3-(2,3,5,6-テトラメチルフェノキシ)-4-ピリダジニル　ジメチルカーバメー
ト（化合物番号43）
1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm： 7.55 (1H, s), 6.90 (1H, s), 3.15 (3H, s), 3.05 (3H
, s), 2.23 (6H, s), 2.04 (6H, s)。
融点（℃）：200（昇華）。
【０４２５】
　（実施例４８）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1-プロパンスルホネート（化合物
番号44）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.57 (1H, s), 7.34-7.05 (4H, m), 3.48 (2H, t, J=7.7
Hz), 2.20 (3H, s), 2.10 (2H, sixtet, J=7.7Hz), 1.14 (3H, t, J=7.7Hz)。
融点（℃）：72-73。
【０４２６】
　（実施例４９）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1-プロパンスルホネート
（化合物番号45）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.57 (1H, s), 7.28-7.15 (2H, m), 7.12-6.99 (2H, m),
 3.52-3.45 (2H, m), 2.17-1.98 (2H, m), 1.92-1.78 (1H, m), 1.11 (3H, t, J=7.3Hz),
 0.85-0.73 (2H, m), 0.69-0.60 (2H, m)。
物性：ペースト状。
【０４２７】
　（実施例５０）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1-プロパンスル
ホネート（化合物番号46）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.58 (1H, s), 7.18-7.05 (2H, m), 6.94-6.83 (1H, m),
 3.53 (2H, t, J=7.7Hz), 2.20-2.00 (2H, m), 2.15 (3H, s), 1.82-1.67 (1H, m), 1.15
(3H, t, J=7.7Hz), 0.80-0.50 (4H, m)。
融点（℃）：70.5-71.5。
【０４２８】
　（実施例５１）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゼンスルホネート（化合物番
号47）
1H-NMR (60MHz, CDCl3)δppm：8.10-7.83 (2H, m), 7.80-7.40 (3H, m), 7.59 (1H, s), 
7.30-7.00 (3H, m), 6.90-6.60 (1H, m)。
融点（℃）：91.5-92。
【０４２９】
　（実施例５２）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゼンスルホネート（
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化合物番号48）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.02-7.98 (2H, m), 7.78-7.70 (1H, m), 7.62-7.54 (2H
, m), 7.58 (1H, s), 7.26-7.09 (2H, m), 6.98-6.93 (1H, m), 6.78-6.69 (1H, m), 1.6
8-1.54 (1H, m), 0.74-0.52 (4H, m)。
物性：油状物。
【０４３０】
　（実施例５３）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル ベンゼンスルホ
ネート（化合物番号49）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.07-8.01 (2H, m), 7.80-7.71 (1H, m), 7.65-7.56 (2H
, m), 7.60 (1H, s), 7.11-6.99 (2H, m), 6.80 (1H, dd, J=4.4, 2.4Hz), 1.93 (3H, s)
, 1.61-1.45 (1H, m), 0.65-0.45 (4H, m)。
融点（℃）：105-106。
【０４３１】
　（実施例５４）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-クロロベンゼ
ンスルホネート（化合物番号50）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：8.01-7.92 (2H, m), 7.62-7.53 (3H, m), 7.13-7.00 (2H
, m), 6.85-6.77 (1H, m), 2.04 (3H, s), 1.58-1.45 (1H, m), 0.70-0.45 (4H, m)。
物性：ガム状。
【０４３２】
　（実施例５５）
　6-クロロ-3-(2-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-メチルベンゼンスルホネート（
化合物番号51）
1H-NMR (60MHz, CDCl3)δppm：7.83 (2H, d, J=8.4Hz), 7.47 (2H, d, J=8.4Hz), 7.32-6
.95 (4H, m), 6.85-6.55 (1H, m), 2.43 (3H, s), 1.98 (3H, s)。
融点（℃）：102-104。
【０４３３】
　（実施例５６）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-メチルベンゼ
ンスルホネート（化合物番号53）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.90 (2H, d, J=8.1Hz), 7.60 (1H, s), 7.38 (2H, d, J
=8.1Hz), 7.11-7.01 (2H, m), 6.80 (1H, dd, J=6.6, 2.6Hz), 2.47 (3H, s), 1.93 (3H,
 s), 1.59-1.46 (1H, m), 0.64-0.45 (4H, m)。
融点（℃）：85-87。
【０４３４】
　（実施例５７）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-メトキシベン
ゼンスルホネート（化合物番号54）
1H-NMR (200MHz, CDCl3)δppm：7.99-7.91 (2H, m), 7.61 (1H, s), 7.11-6.98 (4H, m),
 6.80 (1H, dd, J=2.6Hz, 6.6Hz), 3.90 (3H, s), 1.95 (3H, s), 1.60-1.45 (1H, m), 0
.70-0.45 (4H, m)。
物性：アメ状。
【０４３５】
　（実施例５８）
　6-クロロ-3-(2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イルオキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリン
カルボキシレート（化合物番号57）
1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm： 7.57 (1H, s), 7.19 (1H, t, J=7.6Hz), 7.13 (1H, d, 
J=7.6Hz), 6.94 (1H, d, J=7.6Hz), 3.77-3.70 (4H, m), 3.70-3.66 (2H, m), 3.62-3.57
 (2H, m), 2.97(2H, t, J=7.6Hz), 2.74 (2H, t, J=7.6Hz), 2.06 (2H, quintet, J=7.6H



(93) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

z)。
融点（℃）：136。
【０４３６】
　（実施例５９）
　6-クロロ-3-(2-クロロ-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシ
レート（化合物番号58）
1H-NMR (270MHz, CDCl3)δppm： 7.65 (1H, s), 7.30-7.10 (3H, m), 3.75 (6H, s), 3.6
2 (2H, br.d, J=4.6Hz), 2.23 (3H, s)。
融点（℃）：90-92。
【０４３７】
　（実施例６０）
　3-(2-ブロモ-6-メチルフェノキシ)-6-クロロ-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシ
レート（化合物番号59）
1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm： 7.67 (1H, s), 7.45 (1H, d, J=7.6Hz), 7.23 (1H, d, 
J=7.6Hz), 7.07 (1H, t, J=7.6Hz), 3.80-3.73 (6H, m), 3.64-3.60 (2H, m), 2.24 (3H,
 s)。
物性：ペースト状。
【０４３８】
　（実施例６１）
　6-クロロ-3-(2,6-ジメチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシレー
ト（化合物番号60）
1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm： 7.57 (1H, s), 7.10 (3H, s), 3.80-3.70 (6H, m), 3.6
2-3.58 (2H, m), 2.12 (6H, s)。
融点（℃）：86-87。
【０４３９】
　（実施例６２）
　6-クロロ-3-(2-エチル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカルボキシ
レート（化合物番号61）
1H-NMR (270MHz, CDCl3)δppm： 7.56 (1H, s), 7.20-7.07 (3H, m), 3.85-3.56 (8H, m)
, 2.47 (2H, q, J=7.6Hz), 2.10 (3H, s), 1.14 (3H, t, J=7.6Hz)。
融点（℃）：110-115。
【０４４０】
　（実施例６３）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 4-モルホリンカ
ルボキシレート（化合物番号62）
1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：7.57 (1H, s), 7.13-7.06 (2H, m), 6.90-6.83 (1H, m)
, 3.70-3.55 (8H, m), 2.14 (3H, s), 1.83-1.68 (1H, m), 0.80-0.65 (2H, m), 0.65-0.
53 (2H, m)。
融点（℃）：102.5-103.5。
【０４４１】
　（実施例６４）
　6-クロロ-3-[(5-メチル-2,3-ジヒドロ-1H-インデン-4-イル)オキシ]-4-ピリダジニル 4
-モルホリンカルボキシレート（化合物番号63）
1H-NMR (500MHz, CDCl3)δppm： 7.56 (1H, s), 7.05 (2H, s), 3.79-3.73 (4H, m), 3.7
3-3.67 (2H, m), 3.63-3.65 (2H, m), 2.92 (2H, t, J=7.6Hz), 2.67 (2H, t, J=7.6Hz),
 2.14 (3H, s), 2.05 (2H, quintet, J=7.6Hz)。
物性：アモルファス。
【０４４２】
　（実施例６５）
　6-クロロ-3-(2-シクロプロピル-6-メチルフェノキシ)-4-ピリダジニル 1-アゼチジンカ
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ルボキシレート（化合物番号65）
1H-NMR (200MHz, CDCl3) δppm：7.53 (1H, s), 7.13-7.02 (2H, m), 6.90-6.78 (1H, m)
, 4.38-4.05 (4H, m), 2.45-2.29 (2H, m), 2.15 (3H, s), 1.85-1.67 (1H, m), 0.80-0.
50 (4H, m)。
融点（℃）：134-136。
【０４４３】
　化合物番号１、３、６～８、１０～１３、１５、及び１８～２０及び２１番の化合物は
、実施例１、実施例２、実施例３、実施例４、実施例５、実施例６又は実施例７に記載の
方法に準じて製造できる。
【０４４４】
　化合物番号２２～３７、４４～５３及び５４番の化合物は、実施例８又は実施例１０に
記載の方法に準じて製造できる。
【０４４５】
　化合物番号３８～４３、５７～６３及び６５番の化合物は、実施例８、実施例９、実施
例１０又は実施例１１に記載の方法に準じて製造できる。
【０４４６】
　（製剤例1）
　水和剤
　化合物番号４の化合物(5質量部)、化合物G-1(10質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、57.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号４の化合物(5%)及び化合物G-1(10%)の混合水和剤を得た。
【０４４７】
　（製剤例2）
　水和剤
　化合物番号16の化合物(10質量部)、化合物G-2(5質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、57.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号16の化合物(10%)及び化合物G-2(5%)の混合水和剤を得た。
【０４４８】
　（製剤例3）
　水和剤
　化合物番号11の化合物(10質量部)、化合物G-3(5質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、57.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号11の化合物(10%)及び化合物G-3(5%)の混合水和剤を得た。
【０４４９】
　（製剤例４）
　水和剤
　化合物番号6の化合物(10質量部)、化合物G-4(5質量部)、カープレックス#80D(塩野義製
薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、ニ



(95) JP 4580171 B2 2010.11.10

10

20

30

40

50

ューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製、
0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#200(
昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、57.5質量部)を充
分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)にて
混合物を粉砕し、化合物番号6の化合物(10%)及び化合物G-4(5%)の混合水和剤を得た。
【０４５０】
　（製剤例５）
　水和剤
　化合物番号30の化合物(10質量部)、化合物G-12(10質量部)、カープレックス#80D(塩野
義製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)
、ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社
製、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#
200(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、52.5質量部)
を充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)
にて混合物を粉砕し、化合物番号30の化合物(10%)及び化合物G-12(10%)の混合水和剤を得
た。
【０４５１】
　（製剤例６）
　水和剤
　化合物番号58の化合物(10質量部)、化合物G-19(2質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、60.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号58の化合物(10%)及び化合物G-19(2%)の混合水和剤を得た
。
【０４５２】
　（製剤例７）
　水和剤
　化合物番号62の化合物(10質量部)、化合物S-1(10質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、52.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号62の化合物(10%)及び化合物S-1(10%)の混合水和剤を得た
。
【０４５３】
　（製剤例8）
　水和剤
　化合物番号63の化合物(20質量部)、化合物A-1(1質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、51.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号63の化合物(20%)及び化合物A-1(1%)の混合水和剤を得た。
【０４５４】
　（製剤例9）
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　水和剤
　化合物番号53の化合物(10質量部)、化合物B-1(5質量部)、カープレックス#80D(塩野義
製薬株式会社製、10質量部)、ゴーセノールGL05-S(日本合成化学株式会社製、2質量部)、
ニューコール291PG(ジオクチルスルホサクシネートナトリウム塩、日本乳化剤株式会社製
、0.5質量部)、ネオゲンパウダー(第一工業製薬株式会社製、5質量部)、ラジオライト#20
0(昭和化学工業株式会社製、10質量部)及びＨ微分(啓和炉材株式会社製、57.5質量部)を
充分に混合した。エアーミル(株式会社セイシン企業製、SK-JET O MIZER model 0101)に
て混合物を粉砕し、化合物番号53の化合物(10%)及び化合物B-1(5%)の混合水和剤を得た。
【０４５５】
　（製剤例10）
　水性懸濁剤
　化合物番号62の化合物(13.33質量部)、化合物G-10(13.33質量部)、ニューコール291PG(
1質量部)、リグニンスルホン酸カルシウム塩(パールレックスCP、日本製紙株式会社製、1
0質量部)、プロピレングリコール(日本乳化剤株式会社製、10質量部)及び水(52.34質量部
)を混合し、固形粒子の直径が5μm以下になるまでアトライター(三井鉱山株式会社)中で
粉砕し、スラリーを得た。このスラリー(90部)に0.05％キサンタンガム水溶液(10質量部)
を加えて混合し、化合物番号16化合物(12%)及び化合物G-10(12%)の混合水性懸濁剤を得た
。
【０４５６】
　（試験例1）
　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
　1/5000aのワグネルポットに水田土壌を充填し、代掻きした後、休眠覚醒したタイヌビ
エ、ホタルイ及び一年生広葉雑草(アゼナ及びキカシグサ)の種子を表層1cmに混和した。
また休眠覚醒したミズガヤツリ及びウリカワの塊茎を植え、さらに2.2葉期の水稲の苗を
移植して、湛水状態とし、温室内で生育させた。移植3日後に、製剤例1に準じて調製した
水和剤の所定薬量を水に希釈して、湛水土壌処理し、25日後に下記判定基準に従って除草
効果及び移植水稲に対する薬害を判定し、その結果を表2に示した。なお、表中「-」は、
当該有効成分を含有しない組成物を表す。
【０４５７】
　判定基準
０：生育抑制率　０～15％
１：生育抑制率　16～35％
２：生育抑制率　36～55％
３：生育抑制率　56～75％
４：生育抑制率　76～95％
５：生育抑制率　96～100％。

（表２）　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
【０４５８】
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【表２】

【０４５９】
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【表３】

【０４６０】
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【表４】

【０４６１】
　（試験例2）
　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
　1/5000aのワグネルポットに水田土壌を充填し、代掻きした後、休眠覚醒したタイヌビ
エ、ホタルイ及び一年生広葉雑草(アゼナ及びキカシグサ)の種子を表層1cmに混和した。
また休眠覚醒したミズガヤツリ、ウリカワ及びクログワイの塊茎を植え、さらに2.2葉期
の水稲の苗を移植して、湛水状態とし、温室内で生育させた。移植3日後に、製剤例1に準
じて調製した水和剤の所定薬量を水に希釈して、湛水土壌処理し、25日後に下記判定基準
に従って除草効果及び移植水稲に対する薬害を判定し、その結果を表３に示した。なお、
表中「-」は、当該有効成分を含有しない組成物を表す。

（表３）　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
【０４６２】
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【表５】

【０４６３】
　（試験例３）
　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
　1/5000aのワグネルポットに水田土壌を充填し、代掻きした後、休眠覚醒したタイヌビ
エ、ホタルイ及び一年生広葉雑草(アゼナ及びキカシグサ)の種子を表層1cmに混和した。
また休眠覚醒したミズガヤツリ、ウリカワ、オモダカ及びクログワイの塊茎とマツバイの
苗を植え、さらに2.2葉期の水稲の苗を移植して、湛水状態とし、温室内で生育させた。
移植3日後に、製剤例1に準じて調製した水和剤の所定薬量を水に希釈して、湛水土壌処理
し、25日後に下記判定基準に従って除草効果及び移植水稲に対する薬害を判定し、その結
果を表４に示した。なお、表中「-」は、当該有効成分を含有しない組成物を表す。
【０４６４】
（表４）　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
【０４６５】
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【表６】

【０４６６】
　（試験例４）
　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
　1/5000aのワグネルポットに水田土壌を充填し、代掻きした後、休眠覚醒したホタルイ
及び一年生広葉雑草(アゼナ及びキカシグサ)の種子を表層1cmに混和した。また休眠覚醒
したミズガヤツリ、ウリカワ、オモダカ及びクログワイの塊茎を植え、さらに2.2葉期の
水稲の苗を移植して、湛水状態とし、温室内で生育させた。移植3日後に、製剤例1に準じ
て調製した水和剤の所定薬量を水に希釈して、湛水土壌処理し、25日後に下記判定基準に
従って除草効果及び移植水稲に対する薬害を判定し、その結果を表４に示した。なお、表
中「-」は、当該有効成分を含有しない組成物を表す。
【０４６７】
（表５）　除草効果及び移植水稲に対する薬害の試験
【０４６８】
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【表７】
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