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(57)【要約】
　本発明は、式(I)：
【化１】

で表されるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物、式(
I)のイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物の農業上有
用な塩、およびそれらの除草剤としての使用に関する。
【選択図】なし
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式I：
【化１】

で表されるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物または式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピ
リジン化合物の農業上有用な塩
（式Iにおいて、可変要素は以下に定義されるとおりである：
R1は、水素、ハロゲン、ヒドロキシル、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ア
ルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-
アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、フェニル、
フェニル-C1-C6-アルキルであり；
R2は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C1-C6
-アルキル-C3-C6-シクロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6
-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルキルチオ、アミノ
、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル
であり；ここでR2のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されていなくても、
またはハロゲン、ニトロ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1
-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択
される1つ以上の基で置換されていてもよく；
またはR1およびR2は共にC3-C5-アルカンジイルを形成し；
R3は、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
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ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-ハロアルキル
スルホニル、C3-C6-シクロアルキルスルホニル、C3-C6-ハロシクロアルキルスルホニル、
ヘテロシクリルスルホニル、フェニルスルホニル、フェニル-C1-C6-アルキルスルホニル
、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-ハ
ロアルキルスルフィニル、C3-C6-シクロアルキルスルフィニル、C3-C6-ハロシクロアルキ
ルスルフィニル、ヘテロシクリルスルフィニル、フェニルスルフィニル、フェニル-C1-C6
-アルキルスルフィニル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルフィニル、フェニルアミノ
、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキ
ル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-
C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニ
ル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C

6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C

3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されて
いなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハ
ロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケ
ニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシ
カルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホ
ニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリ
ル、フェニル、式II：
【化２】

(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
Xは、OR4、SR5；NR6R7であり；
R4、R5は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1
-C6-シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アル
コキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキ
シ-C1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカ
ルボニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノ
カルボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキ
ル、[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニ
ル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アル
ケニル、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニ
ル、C3-C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フ
ェニルカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1
-C6-アルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここ
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でR4およびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、また
はハロゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアル
コキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以
上の基で置換されていてもよく；
R6、R7は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキルである）。
【請求項２】
　式Iにおいて、R1が、水素、ハロゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキルである、
請求項１に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項３】
　式Iにおいて、R1が水素である、請求項１に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジ
ン化合物。
【請求項４】
　式Iにおいて、R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキ
ル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アル
キニルである、請求項１～３のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジ
ン化合物。
【請求項５】
　式Iにおいて、R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルである、請求
項１～４のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項６】
　式Iにおいて、
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキルカルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、フェニルアミノ、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-
C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]ア
ミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C

1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6
-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシク
ロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェ
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ニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シ
クロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-ア
ルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-
アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノであり、ここでR3のヘ
テロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されていなくても、またはハロゲン、ヒド
ロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-
C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-ア
ルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、C1-C6-アルキルチオ、
C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミ
ノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル、式II：
【化３】

(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよい、
請求項１～５のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項７】
　式Iにおいて、
R3が、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-
C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C

3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-アル
ケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニ
ル-C1-C6-アルコキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ
、C3-C6-シクロアルキルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、フェニル
アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここでR3のフェニル部分は、置換されていなくても、またはC1-C6-ハ
ロアルキル、式II：
【化４】

(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、ヒドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)ア
ミノ]、またはC1-C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分で置換されていてもよい、
請求項１～６のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項８】
　式Iにおいて、Xが、OR4、SR5である、請求項１～７のいずれか1項に記載の式Iのイソオ
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キサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項９】
　式Iにおいて、
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-シアノアルキル、C1-C6-アル
コキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2
-C6-ハロアルケニル、C3-C6-アルキニルである、
請求項１～８のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項１０】
　式Iにおいて、R4が水素である、請求項１～９のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサ
ゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項１１】
　式Iにおいて、
XがSR5であり；
R5が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-
アルケニル、C2-C6-ハロアルケニル、C3-C6-アルキニルである、
請求項１～８のいずれか1項に記載の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物。
【請求項１２】
　除草活性量の請求項１～１１のいずれか1項に記載される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン化合物またはIの農業上有用な塩の少なくとも1種と、作物保護剤の製剤化に慣用
される助剤とを含む組成物。
【請求項１３】
　除草活性量の請求項１～１１のいずれか1項に記載される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン化合物またはIの農業上有用な塩の少なくとも1種と、作物保護剤の製剤化に慣用
される助剤とを混合するステップを含む、請求項１２に記載の組成物の調製方法。
【請求項１４】
　除草有効量の請求項１～１１のいずれか1項に記載される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン化合物もしくはIの農業上有用な塩の少なくとも1種、または請求項１２に記載の
組成物を、植物、それらの種子、および/またはそれらの生息地に作用させるステップを
含む、望ましくない植生を防除する方法。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、以下に定義される一般式Iで表されるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンおよび
それらの除草剤としての使用に関する。さらに本発明は、作物保護用の組成物および望ま
しくない植生を防除するための方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　イソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン部分を有する化合物は、当技術分野において公知であ
る。US2009/163545は、このような化合物を、真核生物の寿命を変更するものとして記載
している。WO2009/015208によれば、特定の尿素誘導体は抗菌作用を示す。イソオキサゾ
ロ[5,4-b]ピリジン化合物の合成の経路の可能性は、Elbannanyら, Pharmazie (1988) 43(
2), 128-129およびVolochnyukら, Journal of Combinatorial Chemistry (2010) 12(4), 
510-517から公知である。
【０００３】
　WO2012/010633は、特定のイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物および除草剤としての
それらの使用を開示する。US 5,510,319は、カルボン酸官能基を有する特定のイソオキサ
ゾロ[5,4-b]ピリジン化合物について記載する。
【０００４】
　農業においては、常に、活性、選択性および環境安全性に関して現在の処理方法を補完
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しまたは上回る新規な活性成分を開発する必要性がある。
【先行技術文献】
【特許文献】
【０００５】
【特許文献１】US2009/163545
【特許文献２】WO2009/015208
【特許文献３】WO2012/010633
【特許文献４】US 5,510,319
【非特許文献】
【０００６】
【非特許文献１】Elbannanyら, Pharmazie (1988) 43(2), 128-129
【非特許文献２】Volochnyukら, Journal of Combinatorial Chemistry (2010) 12(4), 5
10-517
【発明の概要】
【発明が解決しようとする課題】
【０００７】
　従って、本発明の目的は、除草剤として適した化合物を提供することである。特に、好
ましくは低施用量において、望ましい植物(例えば作物)は無傷のままで高い除草活性を有
する化合物を同定することが目的である。
【課題を解決するための手段】
【０００８】
　これらの目的およびさらなる目的は、以下に定義される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピ
リジンおよびそれらの農業上有用な塩によって達成される。
【０００９】
　従って、本発明は、式I：
【化１】

【００１０】
(ここで、式Iにおいて、可変要素は以下に定義されるとおりである：
R1は、水素、ハロゲン、ヒドロキシル、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ア
ルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-
アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、フェニル、
フェニル-C1-C6-アルキルであり；
R2は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C1-C6
-アルキル-C3-C6-シクロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6
-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルキルチオ、アミノ
、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル
であり；ここでR2のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されていなくても、
またはハロゲン、ニトロ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1
-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択
される1つ以上の基で置換されていてもよく；
またはR1およびR2は共にC3-C5-アルカンジイルを形成し；
R3は、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
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フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-ハロアルキル
スルホニル、C3-C6-シクロアルキルスルホニル、C3-C6-ハロシクロアルキルスルホニル、
ヘテロシクリルスルホニル、フェニルスルホニル、フェニル-C1-C6-アルキルスルホニル
、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-ハ
ロアルキルスルフィニル、C3-C6-シクロアルキルスルフィニル、C3-C6-ハロシクロアルキ
ルスルフィニル、ヘテロシクリルスルフィニル、フェニルスルフィニル、フェニル-C1-C6
-アルキルスルフィニル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルフィニル、フェニルアミノ
、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキ
ル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-
C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニ
ル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C

6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C

3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されて
いなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハ
ロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケ
ニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシ
カルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホ
ニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリ
ル、フェニル、式II：
【化２】
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【００１１】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
Xは、OR4、SR5；NR6R7であり；
R4、R5は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1
-C6-シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アル
コキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキ
シ-C1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカ
ルボニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノ
カルボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキ
ル、[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル), N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニ
ル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アル
ケニル、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニ
ル、C3-C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フ
ェニルカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1
-C6-アルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここ
でR4およびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、また
はハロゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアル
コキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以
上の基で置換されていてもよく；
R6、R7は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキルである)
で表されるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンおよびそれらの農業上有用な塩を提供する。
【００１２】
　さらに、本発明の主題は、除草剤としての式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの使用
、すなわち、有害植物を防除するためのそれらの使用である。
【００１３】
　また本発明は、少なくとも1種の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンと、作物保護剤
の製剤化に慣用される助剤とを含む組成物も提供する。
【００１４】
　さらに本発明は、望ましくない植生を防除する方法であって、除草有効量の少なくとも
1種の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを、植物、それらの種子、および/またはそれ
らの生息地に作用させる上記方法を提供する。施用は、望ましくない植物の出芽前、出芽
中および/または出芽後、好ましくは出芽中および/または出芽後に行うことができる。
【００１５】
　さらに、本発明は、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの製造方法に関する。
【００１６】
　本発明のさらなる実施形態は、請求項、明細書および実施例から明らかである。本発明
の主題の、上記のおよび以下にさらに示される特徴は、各特定の場合に記載される組み合
わせにおいてのみならず、本発明の範囲を離れることなく、他の組み合わせにおいても適
用し得ることを理解されたい。
【００１７】
　本明細書において使用される、用語「防除する」および「駆除する」は、同意語である
。
【００１８】
　本明細書において使用される、用語「望ましくない植生」、「雑草」および「有害植物
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」は、同意語である。
【００１９】
　本明細書中に記載される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンが、幾何異性体、例えば
E/Z異性体を形成し得る場合、本発明による組成物中で、純粋な異性体およびそれらの混
合物の両方を使用することができる。
【００２０】
　本明細書中に記載される式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンが1つ以上のキラル中心
を有し、その結果、エナンチオマーまたはジアステレオマーとして存在する場合、本発明
による組成物において、純粋なエナンチオマーおよびジアステレオマーならびにこれらの
混合物の両方を使用することができる。
【００２１】
　可変要素の定義において有機基について使用される用語、例えば「アルキル」という表
現は、これらの有機単位の群の個々の構成員を表す総称である。
【００２２】
　接頭辞Cx-Cyは特定の場合における炭素原子の可能な数を示す。
【００２３】
　ハロゲン：フッ素、塩素、臭素またはヨウ素、特にフッ素、塩素または臭素である；
　アルキルおよび複合基(例えば、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキルチオ、アルコ
キシカルボニル)のアルキル部分：1～10個の炭素原子を有する飽和直鎖または分岐鎖炭化
水素基(好ましくはC1-C6-アルキルまたはC1-C4-アルキル)、例えばメチル、エチル、プロ
ピル、1-メチルエチル、ブチル、1-メチルプロピル、2-メチルプロピル、1,1-ジメチルエ
チル、ペンチル、1-メチルブチル、2-メチルブチル、3-メチルブチル、2,2-ジメチルプロ
ピル、1-エチルプロピル、ヘキシル、1,1-ジメチルプロピル、1,2-ジメチルプロピル、1-
メチルペンチル、2-メチルペンチル、3-メチルペンチル、4-メチルペンチル、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、2,2-ジメチルブチル、2,3-ジメチ
ルブチル、3,3-ジメチルブチル、1-エチルブチル、2-エチルブチル、1,1,2-トリメチルプ
ロピル、1,2,2-トリメチルプロピル、1-エチル-1-メチルプロピルおよび1-エチル-2-メチ
ルプロピル；ヘプチル、オクチル、2-エチルヘキシルおよびそれらの位置異性体；ノニル
、デシルおよびそれらの位置異性体；
【００２４】
　ハロアルキル：1～10個の炭素原子を有する直鎖または分岐鎖アルキル基(上記)(好まし
くはC1-C6-ハロアルキルまたはC1-C4-ハロアルキル)であって、これらの基中の水素原子
の一部または全部が上記のハロゲン原子で置換されているもの。1つの実施形態において
、上記のアルキル基は、特定のハロゲン原子(好ましくはフッ素、塩素または臭素)で少な
くとも1回または完全に置換されている。さらなる実施形態において、上記のアルキル基
は、異なるハロゲン原子で部分的にまたは完全にハロゲン化されており；混合ハロゲン置
換の場合、塩素とフッ素の組み合わせが好ましい。特に好ましいのは、(C1-C3)-ハロアル
キル、より好ましくは(C1-C2)-ハロアルキル、例えばクロロメチル、ブロモメチル、ジク
ロロメチル、トリクロロメチル、フルオロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチ
ル、クロロフルオロメチル、ジクロロフルオロメチル、クロロジフルオロメチル、1-クロ
ロエチル、1-ブロモエチル、1-フルオロエチル、2-フルオロエチル、2,2-ジフルオロエチ
ル、2,2,2-トリフルオロエチル、2-クロロ-2-フルオロエチル、2-クロロ-2,2-ジフルオロ
エチル、2,2-ジクロロ-2-フルオロエチル、2,2,2-トリクロロエチル、ペンタフルオロエ
チルまたは1,1,1-トリフルオロプロパ-2-イルである；
【００２５】
　アルケニルおよびさらに複合基(例えば、アルケニルオキシ)内のアルケニル部分：2～1
0個の炭素原子を有し且つ任意の位置に1つの二重結合を有する不飽和直鎖または分岐鎖炭
化水素基。本発明によれば、(C2-C6)-アルケニルなどの小さなアルケニル基を使用するこ
とが好ましい場合があり；他方、(C5-C8)-アルケニルなどの比較的大きなアルケニル基を
用いることが好ましい場合もある。C2-C6-アルケニル基の例は：エテニル、1-プロペニル
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、2-プロペニル、1-メチルエテニル、1-ブテニル、2-ブテニル、3-ブテニル、1-メチル-1
-プロペニル、2-メチル-1-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
、1-ペンテニル、2-ペンテニル、3-ペンテニル、4-ペンテニル、1-メチル-1-ブテニル、2
-メチル-1-ブテニル、3-メチル-1-ブテニル、1-メチル-2-ブテニル、2-メチル-2-ブテニ
ル、3-メチル-2-ブテニル、1-メチル-3-ブテニル、2-メチル-3-ブテニル、3-メチル-3-ブ
テニル、1,1-ジメチル-2-プロペニル、1,2-ジメチル-1-プロペニル、1,2-ジメチル-2-プ
ロペニル、1-エチル-1-プロペニル、1-エチル-2-プロペニル、1-ヘキセニル、2-ヘキセニ
ル、3-ヘキセニル、4-ヘキセニル、5-ヘキセニル、1-メチル-1-ペンテニル、2-メチル-1-
ペンテニル、3-メチル-1-ペンテニル、4-メチル-1-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-メチル-2-ペンテニル、4-メチル-2-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、3-メチル-3-ペンテニル、4-メチル-3-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、3-メチル-4-ペンテニル、4-メチ
ル-4-ペンテニル、1,1-ジメチル-2-ブテニル、1,1-ジメチル-3-ブテニル、1,2-ジメチル-
1-ブテニル、1,2-ジメチル-2-ブテニル、1,2-ジメチル-3-ブテニル、1,3-ジメチル-1-ブ
テニル、1,3-ジメチル-2-ブテニル、1,3-ジメチル-3-ブテニル、2,2-ジメチル-3-ブテニ
ル、2,3-ジメチル-1-ブテニル、2,3-ジメチル-2-ブテニル、2,3-ジメチル-3-ブテニル、3
,3-ジメチル-1-ブテニル、3,3-ジメチル-2-ブテニル、1-エチル-1-ブテニル、1-エチル-2
-ブテニル、1-エチル-3-ブテニル、2-エチル-1-ブテニル、2-エチル-2-ブテニル、2-エチ
ル-3-ブテニル、1,1,2-トリメチル-2-プロペニル、1-エチル-1-メチル-2-プロペニル、1-
エチル-2-メチル-1-プロペニルおよび1-エチル-2-メチル-2-プロペニルである；
【００２６】
　アルキニルおよび複合基内のアルキニル部分：2～10個の炭素原子を有し、且つ任意の
位置に1または2個の三重結合を有する直鎖または分岐鎖炭化水素基、例えばC2-C6-アルキ
ニル、例えば、エチニル、1-プロピニル、2-プロピニル、1-ブチニル、2-ブチニル、3-ブ
チニル、1-メチル-2-プロピニル、1-ペンチニル、2-ペンチニル、3-ペンチニル、4-ペン
チニル、1-メチル-2-ブチニル、1-メチル-3-ブチニル、2-メチル-3-ブチニル、3-メチル-
1-ブチニル、1,1-ジメチル-2-プロピニル、1-エチル-2-プロピニル、1-ヘキシニル、2-ヘ
キシニル、3-ヘキシニル、4-ヘキシニル、5-ヘキシニル、1-メチル-2-ペンチニル、1-メ
チル-3-ペンチニル、1-メチル-4-ペンチニル、2-メチル-3-ペンチニル、2-メチル-4-ペン
チニル、3-メチル-1-ペンチニル、3-メチル-4-ペンチニル、4-メチル-1-ペンチニル、4-
メチル-2-ペンチニル、1,1-ジメチル-2-ブチニル、1,1-ジメチル-3-ブチニル、1,2-ジメ
チル-3-ブチニル、2,2-ジメチル-3-ブチニル、3,3-ジメチル-1-ブチニル、1-エチル-2-ブ
チニル、1-エチル-3-ブチニル、2-エチル-3-ブチニルおよび1-エチル-1-メチル-2-プロピ
ニル；
【００２７】
　シクロアルキルおよびさらに複合基内のシクロアルキル部分：3～10個、特に3～6個の
炭素環員を有する単環式または二環式の飽和炭化水素基。C3-C6-シクロアルキルの例は：
シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル、シクロヘプチルまた
はシクロオクチルである。二環式基の例は、ビシクロ[2.2.1]ヘプチル、ビシクロ[3.1.1]
ヘプチル、ビシクロ[2.2.2]オクチルおよびビシクロ[3.2.1]オクチルを含む；
【００２８】
　シクロアルキルオキシ：酸素を介して結合された、上記に定義されるシクロアルキル基
、例は：シクロプロピルオキシ、シクロブチルオキシ、シクロペンチルオキシ、シクロヘ
キシルオキシ、シクロヘプチルオキシまたはシクロオクチルオキシである。
【００２９】
　ハロシクロアルキルおよび複合基内のハロシクロアルキル部分：3～10個の炭素環員を
有する単環式飽和炭化水素基(上記)であって、その水素原子の一部または全部が上記のハ
ロゲン原子(特にフッ素、塩素および臭素)で置換されていてよいもの；
【００３０】
　シクロアルケニル：3～10個、3～8個、3～6個、好ましくは5～6個の炭素環員を有する



(12) JP 2015-504889 A 2015.2.16

10

20

30

40

50

単環式単不飽和炭化水素基、例えばシクロペンテン-1-イル、シクロペンテン-3-イル、シ
クロヘキセン-1-イル、シクロヘキセン-3-イル、シクロヘキセン-4-イルなど；
【００３１】
　アルコキシ：酸素を介して結合され、好ましくは1～10個、より好ましくは1～6個また
は1～4個の炭素原子を有する上記に定義されるアルキル基。例は：メトキシ、エトキシ、
n-プロポキシ、1-メチルエトキシ、ブトキシ、1-メチルプロポキシ、2-メチルプロポキシ
または1,1-ジメチルエトキシ、およびさらに、例えば、ペントキシ、1-メチルブトキシ、
2-メチルブトキシ、3-メチルブトキシ、1,1-ジメチルプロポキシ、1,2-ジメチルプロポキ
シ、2,2-ジメチルプロポキシ、1-エチルプロポキシ、ヘキソキシ、1-メチルペントキシ、
2-メチルペントキシ、3-メチルペントキシ、4-メチルペントキシ、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、2,2-ジメチルブトキシ、2,3-ジメチル
ブトキシ、3,3-ジメチルブトキシ、1-エチルブトキシ、2-エチルブトキシ、1,1,2-トリメ
チルプロポキシ、1,2,2-トリメチルプロポキシ、1-エチル-1-メチルプロポキシまたは1-
エチル-2-メチルプロポキシである；
【００３２】
　ハロアルコキシ：上記に定義されるアルコキシであって、これらの基中の水素原子の一
部または全部が、ハロアルキルの項に記載される上記のハロゲン原子で(特にフッ素、塩
素または臭素で)置換されているもの。例は、OCH2F、OCHF2、OCF3、OCH2Cl、OCHCl2、OCC
l3、クロロフルオロメトキシ、ジクロロフルオロメトキシ、クロロジフルオロメトキシ、
2-フルオロエトキシ、2-クロロエトキシ、2-ブロモエトキシ、2-ヨードエトキシ、2,2-ジ
フルオロエトキシ、2,2,2-トリフルオロエトキシ、2-クロロ-2-フルオロエトキシ、2-ク
ロロ-2,2-ジフルオロエトキシ、2,2-ジクロロ-2-フルオロエトキシ、2,2,2-トリクロロエ
トキシ、OC2F5、2-フルオロプロポキシ、3-フルオロプロポキシ、2,2-ジフルオロプロポ
キシ、2,3-ジフルオロプロポキシ、2-クロロプロポキシ、3-クロロプロポキシ、2,3-ジク
ロロプロポキシ、2-ブロモプロポキシ、3-ブロモプロポキシ、3,3,3-トリフルオロプロポ
キシ、3,3,3-トリクロロプロポキシ、OCH2-C2F5、OCF2-C2F5、1-(CH2F)-2-フルオロエト
キシ、1-(CH2Cl)-2-クロロエトキシ、1-(CH2Br)-2-ブロモエトキシ、4-フルオロブトキシ
、4-クロロブトキシ、4-ブロモブトキシまたはノナフルオロブトキシ；およびさらに、5-
フルオロペントキシ、5-クロロペントキシ、5-ブロモペントキシ、5-ヨードペントキシ、
ウンデカフルオロペントキシ、6-フルオロヘキソキシ、6-クロロヘキソキシ、6-ブロモヘ
キソキシ、6-ヨードヘキソキシまたはドデカフルオロヘキソキシである；
【００３３】
　アリール：6、7、8、9または10個の炭素原子を有する6～10員の芳香族炭素環。好まし
いアリールの例は、フェニルまたはナフチルである；
【００３４】
　複素環：環員として、O、NおよびSから選択される1、2、3または4個のヘテロ原子を含
み、また環員として、1つまたは2つのCO、SO、SO2基をさらに含み得る5、6、7、8、9また
は10員の飽和、部分不飽和または芳香族の単環式環または二環式環系であって、当該複素
環が、炭素原子を介して、または、存在する場合、窒素原子を介して結合されていてよい
もの。特に：
-　環員として、O、NおよびSからなる群から選択される1、2、3または4個のヘテロ原子を
含む3、5または6員の飽和または部分不飽和複素環：例えば、炭素環員に加えて、1、2ま
たは3個の窒素原子および/または1個の酸素原子もしくは硫黄原子または1もしくは2個の
酸素原子および/または硫黄原子を含む、単環式飽和または部分不飽和複素環、例えば、
アジリジン、オキシラン、2-テトラヒドロフラニル、3-テトラヒドロフラニル、2-テトラ
ヒドロチエニル、3-テトラヒドロチエニル、2-ピロリジニル、3-ピロリジニル、3-イソオ
キサゾリジニル、4-イソオキサゾリジニル、5-イソオキサゾリジニル、3-イソチアゾリジ
ニル、4-イソチアゾリジニル、5-イソチアゾリジニル、3-ピラゾリジニル、4-ピラゾリジ
ニル、5-ピラゾリジニル、2-オキサゾリジニル、4-オキサゾリジニル、5-オキサゾリジニ
ル、2-チアゾリジニル、4-チアゾリジニル、5-チアゾリジニル、2-イミダゾリジニル、4-
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イミダゾリジニル、1,2,4-オキサジアゾリジン-3-イル、1,2,4-オキサジアゾリジン-5-イ
ル、1,2,4-チアジアゾリジン-3-イル、1,2,4-チアジアゾリジン-5-イル、1,2,4-トリアゾ
リジン-3-イル、1,3,4-オキサジアゾリジン-2-イル、1,3,4-チアジアゾリジン-2-イル、1
,3,4-トリアゾリジン-2-イル、2,3-ジヒドロフラ-2-イル、2,3-ジヒドロフラ-3-イル、2,
4-ジヒドロフラ-2-イル、2,4-ジヒドロフラ-3-イル、2,3-ジヒドロチエン-2-イル、2,3-
ジヒドロチエン-3-イル、2,4-ジヒドロチエン-2-イル、2,4-ジヒドロチエン-3-イル、2-
ピロリン-2-イル、2-ピロリン-3-イル、3-ピロリン-2-イル、3-ピロリン-3-イル、2-イソ
オキサゾリン-3-イル、3-イソオキサゾリン-3-イル、4-イソオキサゾリン-3-イル、2-イ
ソオキサゾリン-4-イル、3-イソオキサゾリン-4-イル、4-イソオキサゾリン-4-イル、2-
イソオキサゾリン-5-イル、3-イソオキサゾリン-5-イル、4-イソオキサゾリン-5-イル、2
-イソチアゾリン-3-イル、3-イソチアゾリン-3-イル、4-イソチアゾリン-3-イル、2-イソ
チアゾリン-4-イル、3-イソチアゾリン-4-イル、4-イソチアゾリン-4-イル、2-イソチア
ゾリン-5-イル、3-イソチアゾリン-5-イル、4-イソチアゾリン-5-イル、2,3-ジヒドロピ
ラゾール-1-イル、2,3-ジヒドロピラゾール-2-イル、2,3-ジヒドロピラゾール-3-イル、2
,3-ジヒドロピラゾール-4-イル、2,3-ジヒドロピラゾール-5-イル、3,4-ジヒドロピラゾ
ール-1-イル、3,4-ジヒドロピラゾール-3-イル、3,4-ジヒドロピラゾール-4-イル、3,4-
ジヒドロピラゾール-5-イル、4,5-ジヒドロピラゾール-1-イル、4,5-ジヒドロピラゾール
-3-イル、4,5-ジヒドロピラゾール-4-イル、4,5-ジヒドロピラゾール-5-イル、2,3-ジヒ
ドロオキサゾール-2-イル、2,3-ジヒドロオキサゾール-3-イル、2,3-ジヒドロオキサゾー
ル-4-イル、2,3-ジヒドロオキサゾール-5-イル、3,4-ジヒドロオキサゾール-2-イル、3,4
-ジヒドロオキサゾール-3-イル、3,4-ジヒドロオキサゾール-4-イル、3,4-ジヒドロオキ
サゾール-5-イル、3,4-ジヒドロオキサゾール-2-イル、3,4-ジヒドロオキサゾール-3-イ
ル、3,4-ジヒドロオキサゾール-4-イル、2-ピペリジニル、3-ピペリジニル、4-ピペリジ
ニル、1,3-ジオキサン-5-イル、2-テトラヒドロピラニル、4-テトラヒドロピラニル、2-
テトラヒドロチエニル、3-ヘキサヒドロピリダジニル、4-ヘキサヒドロピリダジニル、2-
ヘキサヒドロピリミジニル、4-ヘキサヒドロピリミジニル、5-ヘキサヒドロピリミジニル
、2-ピペラジニル、1,3,5-ヘキサヒドロトリアジン-2-イルおよび1,2,4-ヘキサヒドロト
リアジン-3-イル、ならびにまた、対応する-イリデン基；
-　環員として、O、NおよびSからなる群から選択される1、2、3または4個のヘテロ原子を
含む7員の飽和または部分不飽和複素環：例えば、炭素環員に加えて、1、2もしくは3個の
窒素原子および/または1個の酸素原子もしくは硫黄原子、または1もしくは2個の酸素原子
および/または硫黄原子を含む7個の環員を有する単環式および二環式複素環、例えばテト
ラ-およびヘキサヒドロアゼピニル、例えば、2,3,4,5-テトラヒドロ[1H]アゼピン-1-、-2
-、-3-、-4-、-5-、-6-または-7-イル、3,4,5,6-テトラヒドロ[2H]アゼピン-2-、-3-、-4
-、-5-、-6-または-7-イル、2,3,4,7-テトラヒドロ[1H]アゼピン-1-、-2-、-3-、-4-、-5
-、-6-または-7-イル、2,3,6,7-テトラヒドロ[1H]アゼピン-1-、-2-、-3-、-4-、-5-、-6
-または-7-イル、ヘキサヒドロアゼピン-1-、-2-、-3-または-4-イル、テトラ-およびヘ
キサヒドロオキセピニル、例えば、2,3,4,5-テトラヒドロ[1H]オキセピン-2-、-3-、-4-
、-5-、-6-または-7-イル、2,3,4,7-テトラヒドロ[1H]オキセピン-2-、-3-、-4-、-5-、-
6-または-7-イル、2,3,6,7-テトラヒドロ[1H]オキセピン-2-、-3-、-4-、-5-、-6-または
-7-イルなど)、ヘキサヒドロアゼピン-1-、-2-、-3-または-4-イル、テトラ-およびヘキ
サヒドロ-1,3-ジアゼピニル、テトラ-およびヘキサヒドロ-1,4-ジアゼピニル、テトラ-お
よびヘキサヒドロ-1,3-オキシアゼピニル、テトラ-およびヘキサヒドロ-1,4-オキシアゼ
ピニル、テトラ-およびヘキサヒドロ-1,3-ジオキセピニル、テトラ-およびヘキサヒドロ-
1,4-ジオキセピニルならびに対応するイリデン基；
-　酸素、窒素および硫黄からなる群から選択される1、2、3または4個のヘテロ原子を含
む5または6員の芳香族複素環(=ヘテロ芳香族基)、例えば、炭素を介して結合され、環員
として、1～3個の窒素原子または1もしくは2個の窒素原子および1個の硫黄原子もしくは
酸素原子を含む5員ヘテロアリール、例えば、2-フリル、3-フリル、2-チエニル、3-チエ
ニル、2-ピロリル、3-ピロリル、3-イソオキサゾリル、4-イソオキサゾリル、5-イソオキ
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サゾリル、3-イソチアゾリル、4-イソチアゾリル、5-イソチアゾリル、3-ピラゾリル、4-
ピラゾリル、5-ピラゾリル、2-オキサゾリル、4-オキサゾリル、5-オキサゾリル、2-チア
ゾリル、4-チアゾリル、5-チアゾリル、2-イミダゾリル、4-イミダゾリル、1,2,4-オキサ
ジアゾール-3-イル、1,2,4-オキサジアゾール-5-イル、1,2,4-チアジアゾール-3-イル、1
,2,4-チアジアゾール-5-イル、1,2,4-トリアゾール-3-イル、1,3,4-オキサジアゾール-2-
イル、1,3,4-チアジアゾール-2-イルおよび1,3,4-トリアゾール-2-イル；窒素を介して結
合され、環員として1～3個の窒素原子を含む5員ヘテロアリール、例えばピロール-1-イル
、ピラゾール-1-イル、イミダゾール-1-イル、1,2,3-トリアゾール-1-イルおよび1,2,4-
トリアゾール-1-イル；環員として、1、2または3個の窒素原子を含む6員ヘテロアリール
、例えばピリジン-2-イル、ピリジン-3-イル、ピリジン-4-イル、3-ピリダジニル、4-ピ
リダジニル、2-ピリミジニル、4-ピリミジニル、5-ピリミジニル、2-ピラジニル、1,3,5-
トリアジン-2-イルおよび1,2,4-トリアジン-3-イル；
【００３５】
　式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンはまた、N-オキシドおよび/またはそれらの農業
上有用な塩(この塩の性質は、一般的に重要ではない)の形態で存在していてもよい。一般
的には、好適な塩は、そのカチオンまたはアニオンが、それぞれ式Iのイソオキサゾロ[5,
4-b]ピリジンの除草活性に悪影響を及ぼさない、これらのカチオンの塩またはこれらの酸
の酸付加塩である。
【００３６】
　好適なカチオンは特に、アルカリ金属(好ましくはリチウム、ナトリウムまたはカリウ
ム)、アルカリ土類金属(好ましくはカルシウムまたはマグネシウム)、および遷移金属(好
ましくはマンガン、銅、亜鉛または鉄)のイオンである。同様に、所望の場合には、カチ
オンとして、1～4個の水素原子がC1-C4-アルキル、ヒドロキシ-C1-C4-アルキル、C1-C4-
アルコキシ-C1-C4-アルキル、ヒドロキシ-C1-C4-アルコキシ-C1-C4-アルキル、フェニル
またはベンジルで置換されていてよいアンモニウム、好ましくはアンモニウム、ジメチル
アンモニウム、ジイソプロピルアンモニウム、テトラメチルアンモニウム、テトラブチル
アンモニウム、2-(2-ヒドロキシエタ-1-オキシ)エタ-1-イルアンモニウム、ジ(2-ヒドロ
キシエタ-1-イル)アンモニウム、トリメチルベンジルアンモニウムを使用することもでき
る。好適な他のイオンは、ホスホニウムイオン、スルホニウムイオン、好ましくはトリ(C

1-C4-アルキル)スルホニウムまたはスルホオキソニウムイオン、好ましくはトリ(C1-C4-
アルキル)スルホオキソニウムである。有用な酸付加塩のアニオンは、主に、塩化物イオ
ン、臭化物イオン、フッ化物イオン、硫酸水素イオン、硫酸イオン、リン酸二水素イオン
、リン酸水素イオン、硝酸イオン、炭酸水素イオン、炭酸イオン、ヘキサフルオロケイ酸
イオン、ヘキサフルオロリン酸イオン、安息香酸イオン、ならびにC1-C4-アルカン酸のア
ニオン、好ましくはギ酸イオン、酢酸イオン、プロピオン酸イオン、酪酸イオンまたはト
リフルオロ酢酸イオンである。
【００３７】
　一般的には、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、除草剤として適している。
【００３８】
　式I.a：
【化３】

【００３９】
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(式I.aは、R1が水素であり、R2がシクロプロピルである式Iに対応する)で表されるイソオ
キサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物またはそれらの農業上有用な塩は特に、除草剤として有
用である。
【００４０】
　式I.aのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物の好ましい実施形態は、表1に記載され
る化合物1.a.1～1.a.40(表1の各行は、式Iの化合物の1つを表す)である。
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【００４１】
　さらに、以下の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物は、除草剤として特に有用
である：
　式I.b：
【化４】
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【００４２】
(式I.bは、R1が水素であり、R2が1-フルオロシクロプロピルである式Iに対応する)で表さ
れるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物またはそれらの農業上有用な塩は特に、除草
剤として有用である。
【００４３】
　式I.bのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物の好ましい実施形態は、イソオキサゾロ
[5,4-b]ピリジン化合物I.a.1～I.a.40とは、可変要素R2が1-フルオロシクロプロピルであ
る点についてのみ異なる化合物1.b.1～1.b.40である。
【００４４】
　本発明の好ましい実施形態によれば、R1が、水素、ハロゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-
ハロアルキルである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００４５】
　特に好ましいのは、R1が水素である、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であ
る。
【００４６】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル
、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C

6-アルケニル、C2-C6-アルキニルである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も
好ましい。
【００４７】
　極めて特に好ましいのは、R2が、C3-C6-シクロアルキルまたはC3-C6-ハロシクロアルキ
ルである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物である；最も特に好ましいのは、
R2が、シクロプロピルまたは1-フルオロシクロプロピルである、式Iのイソオキサゾロ[5,
4-b]ピリジン化合物である。
【００４８】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、式中、
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、フェニルアミノ、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-
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C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]ア
ミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C

1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6
-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシク
ロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェ
ニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シ
クロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-ア
ルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-
アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノであり、ここで、R3の
ヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されていなくても、またはハロゲン、ヒ
ドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C

1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-
アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、C1-C6-アルキルチオ
、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホニル、アミノ、C1-C6-アルキルア
ミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル、式II：
【化５】

【００４９】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよい、
式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００５０】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、式中、
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
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コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、フェニルアミノ、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-
フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-
シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),
N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]
アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アル
キル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C

1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N
-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-
C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分
およびフェニル部分は、置換されていなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、
シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-
C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-
ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルス
ルフィニル、C1-C6-アルキルスルホニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C

6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル、式II：
【化６】

【００５１】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよい、
式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００５２】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、
R3が、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-
C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C

3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-アル
ケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニ
ル-C1-C6-アルコキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ
、C3-C6-シクロアルキルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、フェニル
アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のフェニル部分は、置換されていなくても、または、C1-C

6-ハロアルキル、式II：

【化７】

【００５３】
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(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、ヒドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)ア
ミノ]、またはC1-C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分で置換されていてもよい、
式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００５４】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、式中、
R3が、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-
C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C

3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-アル
ケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニ
ル-C1-C6-アルコキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ
、フェニルアミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、式II：
【化８】

【００５５】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、ヒドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)ア
ミノ]、またはC1-C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分である、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００５６】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、式中、
R3が、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-
C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C

3-C6-アルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ
、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェノキシ、フェニルカルボニルオキシ、フェニルアミ
ノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]
アミノ、式II：
【化９】

【００５７】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、ヒドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、
またはC1-C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分である、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
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【００５８】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル
-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C

6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロア
ルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1
-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-ハロシクロアル
キル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキシ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C

3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコ
キシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C

1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアルコキシ、フェノキシ、ヘテロシクリル
オキシである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００５９】
　特に好ましいのは、R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオ
キシ、フェニルアミノまたはN-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノである、式Iのイソオキサ
ゾロ[5,4-b]ピリジン化合物である。
【００６０】
　極めて特に好ましいのは、R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシまたはC3-C6-ハロシクロ
アルキルオキシである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物である。
【００６１】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、XがOR4である、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン化合物も好ましい。
【００６２】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロア
ルキル、C1-C6-シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコ
キシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-ハロアルケニル、C3-C6-アルキニルで
ある、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００６３】
　特に好ましいのは、R4が、水素、メチル、エチル、n-プロピル、i-プロピル、n-ブチル
、1-メチルプロピル、2-メチルプロピル、tert.-ブチルである、式Iのイソオキサゾロ[5,
4-b]ピリジン化合物である。最も特に好ましいのは、R4が水素である、式Iのイソオキサ
ゾロ[5,4-b]ピリジン化合物である。
【００６４】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、XがSR5である、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン化合物も好ましい。
【００６５】
　本発明の別の好ましい実施形態によれば、R5が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロア
ルキル、フェニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-ハロアルケニル、C3-C6-
アルキニルである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物も好ましい。
【００６６】
　特に好ましいのは、R5が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-ア
ルキルである、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物である。最も特に好ましいの
は、R5が、C1-C6-アルキルまたはフェニル-C1-C6-アルキルである、式Iのイソオキサゾロ
[5,4-b]ピリジン化合物である。
【００６７】
　除草剤として特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であって、
式中、
R1が水素であり；
R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-シクロ
アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルであり；
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R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-ハロアルキル
スルホニル、C3-C6-シクロアルキルスルホニル、C3-C6-ハロシクロアルキルスルホニル、
ヘテロシクリルスルホニル、フェニルスルホニル、フェニル-C1-C6-アルキルスルホニル
、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-ハ
ロアルキルスルフィニル、C3-C6-シクロアルキルスルフィニル、C3-C6-ハロシクロアルキ
ルスルフィニル、ヘテロシクリルスルフィニル、フェニルスルフィニル、フェニル-C1-C6
-アルキルスルフィニル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルフィニル、フェニルアミノ
、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキ
ル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-
C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニ
ル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C

6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C

3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されて
いなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハ
ロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケ
ニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシ
カルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホ
ニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリ
ル、フェニル、式II：
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【化１０】

【００６８】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C

1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C1
-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C3-
C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニル
カルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-ア
ルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4お
よびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハロ
ゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ
、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の基
で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００６９】
　除草剤として特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であって、
式中、
R1が水素であり；
R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-シクロ
アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
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-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、フェニルアミノ、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-
フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-
シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),
N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]
アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アル
キル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C

1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N
-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-
C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分
およびフェニル部分は、置換されていなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、
シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-
C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-
ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルス
ルフィニル、C1-C6-アルキルスルホニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C

6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル、式II：
【化１１】

【００７０】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C

1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル), N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C

1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニ
ル、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C

3-C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニ
ルカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-
アルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4
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およびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハ
ロゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキ
シ、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の
基で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７１】
　除草剤として特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であって、
式中、
R1が水素であり；
R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-シクロ
アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル
-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C

6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロア
ルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1
-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-ハロシクロアル
キル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキシ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C

3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキシ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコ
キシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C

1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアルコキシ、フェノキシ、ヘテロシクリル
オキシであり；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C

1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C1
-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C3-
C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニル
カルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-ア
ルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4お
よびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハロ
ゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ
、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の基
で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７２】
　除草剤として特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であって、
式中、
R1が水素であり；
R2が、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-シクロ
アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシであり；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C
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1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C1
-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C3-
C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニル
カルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-ア
ルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4お
よびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハロ
ゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ
、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の基
で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７３】
　除草剤として特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であって、
式中、
R1が水素であり；
R2が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C3-C6-
シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルであ
り；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-ハロアルキル
スルホニル、C3-C6-シクロアルキルスルホニル、C3-C6-ハロシクロアルキルスルホニル、
ヘテロシクリルスルホニル、フェニルスルホニル、フェニル-C1-C6-アルキルスルホニル
、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-ハ
ロアルキルスルフィニル、C3-C6-シクロアルキルスルフィニル、C3-C6-ハロシクロアルキ
ルスルフィニル、ヘテロシクリルスルフィニル、フェニルスルフィニル、フェニル-C1-C6
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-アルキルスルフィニル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルフィニル、フェニルアミノ
、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキ
ル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-
C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニ
ル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C

6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C

3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されて
いなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハ
ロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケ
ニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシ
カルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホ
ニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリ
ル、フェニル、式II：
【化１２】

【００７４】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
XがSR5であり；
R5が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；
最も好ましくはC1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルである、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７５】
　除草剤としてさらに特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であ
って、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
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アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキルチオ、C3-C

6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ
、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハ
ロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、フェニル-C1-C6-アルキルチオ、
ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-ハロアルキル
スルホニル、C3-C6-シクロアルキルスルホニル、C3-C6-ハロシクロアルキルスルホニル、
ヘテロシクリルスルホニル、フェニルスルホニル、フェニル-C1-C6-アルキルスルホニル
、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルホニル、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-ハ
ロアルキルスルフィニル、C3-C6-シクロアルキルスルフィニル、C3-C6-ハロシクロアルキ
ルスルフィニル、ヘテロシクリルスルフィニル、フェニルスルフィニル、フェニル-C1-C6
-アルキルスルフィニル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルスルフィニル、フェニルアミノ
、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキ
ル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-
C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニ
ル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C

6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C

3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-
C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキ
ル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分およびフェニル部分は、置換されて
いなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハ
ロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケ
ニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシ
カルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルスルフィニル、C1-C6-アルキルスルホ
ニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリ
ル、フェニル、式II：
【化１３】

【００７６】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
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で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C

1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C1
-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C3-
C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニル
カルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-ア
ルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4お
よびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハロ
ゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ
、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の基
で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７７】
　除草剤としてさらに特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であ
って、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ-C1-C6-アルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ-
C1-C6-アルキル、フェノキシ-C1-C6-アルキル、ヘテロシクリルオキシ-C1-C6-アルキル、
フェニル-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニルオキシ-C1-C6-
アルキル、アミノ-C1-C6-アルキル、(C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(
C1-C6-アルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキ
ル、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ-C1-C6-アルキル、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C

3-C6-シクロアルキル)]アミノ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル-C1-C6-アル
キル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-ハロアルキ
ル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、ホルミル、ホルミル-C1-C6-
アルキル、C1-C6-アルキル-カルボニル、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシク
ロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6-アルキル-C3-C

6-ハロシクロアルキルオキシ、C1-C6-ハロアルキル-C3-C6-シクロアルキルオキシ、C1-C6
-ハロアルキル-C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルコ
キシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-アルコキシ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロ
アルコキシ、C3-C6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルコキシ、C3-C6-アルケニルオキ
シ、C3-C6-ハロアルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシ、C3-C6-ハロアルキニルオキ
シ、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ、フェニル-C1-C6
-ハロアルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリル-C1-C6-ハロアル
コキシ、フェノキシ、ヘテロシクリルオキシ、フェニルカルボニルオキシ、ヘテロシクリ
ルカルボニルオキシ、フェニルアミノ、ヘテロシクリルアミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-
フェニル]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、N-(C3-C6-
シクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),
N-(C3-C6-ハロシクロアルキル)]アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-ハロアルキル)]
アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミ
ノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6-アル
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キル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C

1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-[(C3-C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N
-[(C3-C6-ハロシクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-[(C3-
C6-シクロアルキル)-(C1-C6-アルキル)]アミノであり、ここで、R3のヘテロシクリル部分
およびフェニル部分は、置換されていなくても、またはハロゲン、ヒドロキシ、ニトロ、
シアノ、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C3-
C6-シクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-
ハロアルコキシ、C1-C6-アルコキシカルボニル、C1-C6-アルキルチオ、C1-C6-アルキルス
ルフィニル、C1-C6-アルキルスルホニル、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、N,N-ジ-(C1-C

6-アルキル)アミノ、ヘテロシクリル、フェニル、式II：
【化１４】

【００７８】
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
で表される部分から選択される1つ以上の基で置換されていてもよく；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-ヒドロキシアルキル、C1-C6-
シアノアルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキ
シ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニルオキシ-C

1-C6-アルキル、C2-C6-ハロアルケニルオキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシカルボ
ニル-C1-C6-アルキル、アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C1-C6-アルキル-アミノカル
ボニル-C1-C6-アルキル、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、
[N-(C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキル),N-(C1-C6-アルキル)]-アミノカルボニル-C1
-C6-アルキル、C1-C6-アルコキシ-アミノカルボニル-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-ハロアルケニル、C2-C6-アルキニル-C2-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニル、C3-
C6-ハロアルキニル、ヘテロシクリル、フェニル、ヘテロシクリルカルボニル、フェニル
カルボニル、ヘテロシクリルカルボニル-C1-C6-アルキル、フェニルカルボニル-C1-C6-ア
ルキル、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；ここでR4お
よびR5のフェニル部分およびヘテロシクリル部分は、置換されていなくても、またはハロ
ゲン、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシ
、C1-C6-アルコキシカルボニル、ヘテロシクリル、フェニルから選択される1つ以上の基
で置換されていてもよい、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００７９】
　除草剤としてさらに特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であ
って、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、フェニルアミノ
、N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノであり；
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XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-シアノアルキル、C1-C6-アル
コキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2
-C6-ハロアルケニル、C3-C6-アルキニルである、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００８０】
　除草剤としてさらに特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であ
って、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシであり；
XがOR4であり；
R4が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C1-C6-シアノアルキル、C1-C6-アル
コキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルコキシ-C1-C6-アルキル、C2-C6-アルケニル、C2
-C6-ハロアルケニル、C3-C6-アルキニルである、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。
【００８１】
　さらに、除草剤として有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であっ
て、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、フェニルアミノ
、N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノであり；
XがSR5であり；
R5が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；
最も好ましくはC1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルである、
上記化合物である。
【００８２】
　さらに、除草剤として有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であっ
て、式中、
R1が水素であり；
R2が、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキルであり；最も好ましくはシクロ
プロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシであり；
XがSR5であり；
R5が水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；最
も好ましくはC1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルである、
上記化合物である。
【００８３】
　除草剤として最も特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物であっ
て、式中、
R1が水素であり；
R2が、シクロプロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、フェニルアミノ
、N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノであり；
XがOR4であり；
R4が水素である、
上記化合物およびそれらの農業上有用な塩である。



(34) JP 2015-504889 A 2015.2.16

10

20

30

40

50

【００８４】
　また除草剤として最も特に有用なのは、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン化合物で
あって、式中、
R1が水素であり；
R2が、シクロプロピルまたは1-フルオロシクロプロピルであり；
R3が、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロシクロアルキルオキシ、フェニルアミノ
、N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノであり；
XがSR5であり；
R5が、水素、C1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、フェニル-C1-C6-アルキルであり；
最も好ましくはC1-C6-アルキル、フェニル-C1-C6-アルキルである、
上記化合物である。
【００８５】
　本発明による式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、有機化学の標準的な方法により
、例えば、以下の方法：

【化１５】

によって調製することができる。
【００８６】
　式(C)の化合物(式中、R1はC1-C6-アルキル、C1-C6-ハロアルキル、C3-C6-シクロアルキ
ル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル、C2-C6-アルキニルまたはフェニル-C

1-C6-アルキルである)は、式(B)の化合物(式中、Zはハロゲンである)を、不活性有機溶媒
中で、－100℃～30℃の温度において、好ましくは－80℃～0℃の温度において、最も好ま
しくは－78℃において、アルゴンまたは窒素などの不活性ガス雰囲気下で式(A)の化合物
に加えることによって調製することができる。反応混合物は、慣用の方法で、例えば水と
混合し、相分離させ、抽出しさらに適切であれば、粗生成物を(好ましくは抽出により)ク
ロマトグラフィー精製することによって後処理される。
【００８７】
　好適な溶媒は、脂肪族炭化水素(例えばペンタン、ヘキサン、シクロヘキサンおよびC5-
C8-アルカンの混合物)、芳香族炭化水素(例えばトルエン、o-、m-およびp-キシレン)、ハ
ロゲン化炭化水素(例えばジクロロメタン、1,2-ジクロロエタン、クロロホルムおよびク
ロロベンゼン)、エーテル(例えば、ジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert.-
ブチルメチルエーテル、ジオキサン、アニソールおよびテトラヒドロフラン)、ニトリル(
例えばアセトリトリルおよびプロピオニトリル)、ならびにジメチルスルホキシド、ジメ
チルホルムアミドおよびN,N-ジメチルアセトミドまたはN-メチルピロリドンである。
【００８８】
　特に好ましいのは、テトラヒドロフランおよびジエチルエーテルである。上記の溶媒の
混合物を使用することもできる。
【００８９】
　式(A)の化合物は、文献から公知であり(Duncia, John Vら. Bioorganic & Medicinal C
hemistry Letters 2008, 18(2), 576-585, およびGao, S.ら Journal of the American C
hemical Society 2010, 132(1), 371-383)、または、これらは引用される文献に従って調
製することが可能であり、および/または市販されている。
【００９０】
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　式(B)の化合物は市販されている。
【００９１】
　式(C)の化合物(式中、R2は1-フルオロシクロプロピルであり、R1は水素である)は、文
献から公知である(DE 4206917)。
【化１６】

【００９２】
　式(E)の化合物(式中、R4はC1-C6-アルキルであり、R1は、水素、C1-C6-アルキル、C1-C

6-ハロアルキル、C3-C6-シクロアルキル、C3-C6-ハロシクロアルキル、C2-C6-アルケニル
、C2-C6-アルキニルまたはフェニル-C1-C6-アルキルである)は、化合物(D)と(C)の混合物
を好適な塩基で処理することによって調製することができる。この反応は、不活性有機溶
媒中で、－100℃～100℃の温度において、好ましくは0℃～80℃の温度において行われる
。反応混合物は、慣用の方法で、例えば水と混合し、相分離させ、抽出しさらに適切であ
れば、粗生成物を(好ましくは抽出により)クロマトグラフィー精製することによって後処
理される。
【００９３】
　好適な塩基は、一般に、無機化合物、例えばアルカリ金属およびアルカリ土類金属の水
酸化物(例えば水酸化リチウム、水酸化ナトリウム、水酸化カリウムおよび水酸化カルシ
ウム)、アルカリ金属およびアルカリ土類金属の水素化物(例えば水素化リチウム、水素化
ナトリウム、水素化カリウムおよび水素化カルシウム)、アルカリ金属およびアルカリ土
類金属の炭酸塩(例えば炭酸リチウム、炭酸カリウムおよび炭酸カルシウム)ならびにアル
カリ金属重炭酸塩(例えば重炭酸ナトリウム)、アルカリ金属およびアルカリ土類金属のア
ルコキシド(例えばナトリウムメトキシド、ナトリウムエトキシド、カリウムエトキシド
、カリウムtert-ブトキシド、カリウムtert-ペントキシドおよびジメトキシマグネシウム
)、およびさらに有機塩基、例えば第三級アミン(例えばトリメチルアミン、トリエチルア
ミン、ジイソプロピルエチルアミンおよびN-メチルピペリジン)、ピリジン、置換ピリジ
ン(例えばコリジン、ルチジン、N-メチルモルホリンおよび4-ジメチルアミノピリジン)お
よびさらに二環式アミンである。
【００９４】
　特に好ましいのは、ナトリウムメトキシドおよびナトリウムエトキシドである。
【００９５】
　上記の塩基は、一般的に、等モル量または過剰で用いられる。
【００９６】
　好適な溶媒は、エーテル(例えばジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert.-
ブチルメチルエーテル、ジオキサン、アニソールおよびテトラヒドロフラン)、ニトリル(
例えばアセトニトリルおよびプロピオニトリル)、アルコール(例えばメタノール、エタノ
ール、n-プロパノール、イソプロパノール、n-ブタノールおよびtert.-ブタノール、なら
びにジメチルスルホキシド、ジメチルホルムアミドおよびN,N-ジメチルアセトアミドまた
はN-メチルピロリドンである。
【００９７】
　特に好ましいのは、メタノールまたはエタノールである。上記の溶媒の混合物を使用す
ることもできる。
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　式(E)の化合物の調製に必要とされる好適な方法は、文献から公知である(Brecker, L.
ら, New J. Chem., 1999, 23, 437-446)。式(E)の化合物の調製に必要とされる基質は市
販されている。
【００９９】
　式(E)の化合物(式中、R1はハロゲンである)は、文献から公知の好適な方法によって製
造することができる(Cao, L.ら Synlett 2009, 9, 1445-1448; Still, I. W. J.ら Journ
al of Organic Chemistry 1981, 46(24), 4911-14およびBanks, R. E.ら Journal of the
 Chemical Society, Chemical Communications 1994, 3, 343-344)。
【化１７】

【０１００】
　式(G)の化合物は、式(E)の化合物と式(F)の化合物を、好適な溶媒中で、65℃～120℃、
最も好ましくは118℃の温度で混合することによって調製することができる。反応が完了
した後、反応混合物を氷/水に注ぐ。形成された固体を濾過により回収し、高真空下で乾
燥させる。
【０１０１】
　好適な溶媒は、アルコール(例えばメタノール、エタノール、n-プロパノール、イソプ
ロパノール、n-ブタノールおよびtert.-ブタノール)、水、カルボン酸(例えばギ酸、氷酢
酸)ならびにジメチルスルホキシド、ジメチルホルムアミドおよびN,N-ジメチルアセトア
ミドまたはN-メチルピロリドンである。
【０１０２】
　特に好ましいのは氷酢酸である。
【０１０３】
　上記の溶媒の混合物を使用することもできる。
【０１０４】
　類似の方法は、例えば、Petrosyan, V. A.ら Russ.Chem.Bull., Int. Ed., 2007, 56, 
2186-2188に記載されている。
【０１０５】
　式(F)の化合物の製造に必要とされる好適な方法は、文献から公知である(Scott, K. R.
 European Journal of Medicinal Chemistry 2002, 37, 635-648; Mitsuhashi, K. Journ
al of Heterocyclic Chemistry, 1986, 23(5), 1535-8; Safir, S. R. Journal of Organ
ic Chemistry 1965, 30(8), 2862-4; Dines, M. B. Tetrahedron Letters 1969, 54, 481
7-4819; Katsura, M. Nitriles. IV. Synthesis of isoxasoles and pyrazoles from som
e three-carbon nitriles, Takeda Kenkyushoho 1971, 30(3), 475-92; Bauer, L.; Namb
ury, C. N. V.　Journal of Organic Chemistry 1961, 26, 4917-22; EP 0220947; WO 20
08034008; WO 2010094120)。
【０１０６】
　式(F)の化合物の幾つかは市販されている。
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【化１８】

【０１０７】
　式(G)の化合物(式中、R1は、ヒドロキシル、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルキル、C1-C6
-アルコキシ、C1-C6-ハロアルコキシである)は、式(G)の化合物(式中、R1はハロゲンであ
る)から、文献(例えば：Dejardin, J. V.ら Bulletin de la Societe Chimique de Franc
e 1976, 3-4, Pt. 2, 530-532, Ouyang, X.ら, Bioorganic & Medicinal Chemistry Lett
ers 2005, 15(23), 5154-5159およびMagee, T. V.ら Journal of Medicinal Chemistry 2
009, 52(23), 7446-7457)から公知の好適な方法に従って調製することができる。
【０１０８】
　式(G)の化合物(式中、R1は水素であり、R3は、C3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハ
ロシクロアルキルオキシである)は、C3-C6-(ハロ)シクロアルキルアルコールおよび式(G)
の化合物(式中、R1は水素であり、R3はOHである)に、ハロゲン化水素ピリジン、酸(最も
好ましくはH3PO4)およびオキシハロゲン化リン(phosphoroxyhalide)を加え、これを50℃
～120℃、最も好ましくは90℃の温度で1～5時間攪拌することによって製造することがで
きる。過剰のオキシハロゲン化リン(phosphoroxyhalide)を高真空下に蒸発させる。反応
混合物は、慣用の方法で、例えば好適な溶媒およびアルカリ金属重炭酸塩の水溶液を加え
、相分離させ、抽出しさらに適切であれば、粗生成物をクロマトグラフィー精製すること
によって後処理される。
【０１０９】
　好適な溶媒は、酢酸エチル、ジクロロメタン、ジエチルエーテル、クロロホルム、tert
ブチルメチルエーテル、ジイソプロピルエーテルである。好適なアルカリ金属重炭酸塩は
、重炭酸ナトリウム、重炭酸カリウム、重炭酸カルシウムである。
【０１１０】
　式(G)の化合物(式中、R1は水素であり、R3はC3-C6-シクロアルキルオキシ、C3-C6-ハロ
シクロアルキルオキシである)は、C1-C6-(ハロ)シクロアルキルアルコールと式(G)の化合
物(式中、R1は水素であり、R3はOHである)とを、20℃～25℃、最も好ましくは0℃の温度
において、先に調製した好適な溶媒(好ましくはテトラヒドロフラン)中のジ-C1-C6-アル
キルアゾジカルボキシレートとトリアリールホスフィン(最も好ましくはトリフェニルホ
スフィン)との攪拌溶液に加えることによって調製することができる。反応は、-20℃～10
0℃、好ましくは40℃～80℃の温度で行う。反応混合物は、慣用の方法で、例えば、溶媒
を真空下に除去し、粗生成物をクロマトグラフィー精製することによって後処理される。
【０１１１】
　好適な溶媒は、エーテル、例えばジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert.-
ブチルメチルエーテル、ジオキサン、アニソールおよびテトラヒドロフランである。特に
好ましいのは、テトラヒドロフランおよびジエチルエーテルである。上記の溶媒の混合物
を使用することもできる。
【０１１２】
　式(G)の化合物(式中、R3は、C3-C6-アルケニルオキシ、C3-C6-アルキニルオキシである
)は、式(G)の化合物(式中、R3はヒドロキシルである)とWX(式中、Xはハロゲンであり、W
はC3-C6-アルケニル、C3-C6-アルキニルである)とを混合することによって調製すること
ができる。この反応は、通常、0℃～120℃、好ましくは20℃～50℃において、塩基の存在
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びアルカリ金属重炭酸塩の水溶液を加え、相分離させ、抽出し、さらに適切であれば、粗
生成物のクロマトグラフィー精製を行うことによって後処理される。
【０１１３】
　好適な溶媒は、脂肪族炭化水素(例えばペンタン、ヘキサン、シクロヘキサンおよびC5-
C8-アルカンの混合物)、芳香族炭化水素(例えば、トルエン、o-、m-およびp-キシレン)、
ハロゲン化炭化水素(例えば、ジクロロメタン、1,2-ジクロロエタン、クロロホルムおよ
びクロロベンゼン)、エーテル(例えばジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert
.-ブチルメチルエーテル、ジオキサン、アニソールおよびテトラヒドロフラン)、ニトリ
ル(例えばアセトニトリルおよびプロピオニトリル)、ケトン(例えばアセトン、メチルエ
チルケトン、ジエチルケトンおよびtert-ブチルメチルケトン)、ならびにジメチルスルホ
キシド、ジメチルホルムアミドおよびN,N-ジメチルアセトアミドまたはN-メチルピロリド
ンである。
【０１１４】
　特に好ましいのは、ジメチルホルムアミドである。
【０１１５】
　上記の溶媒の混合物を使用することもできる。
【０１１６】
　好適な塩基は、一般的に、無機化合物、例えばアルカリ金属およびアルカリ土類金属の
炭酸塩(例えば、炭酸リチウム、炭酸カリウムおよび炭酸カルシウム)、ならびにアルカリ
金属の重炭酸塩(例えば重炭酸ナトリウム、金属有機化合物)、好ましくはアルカリ金属の
アルキル(例えばメチルリチウム、ブチルリチウム)、ならびにアルカリ金属およびアルカ
リ土類金属のアルコキシド(例えばナトリウムメトキシド、ナトリウムエトキシド、カリ
ウムエトキシド、カリウムtert-ブトキシド、カリウムtert-ペントキシドおよびジメトキ
シマグネシウム)、およびさらに有機塩基、例えば第三級アミン(例えばトリメチルアミン
、トリエチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンおよびN-メチルピペリジン)、ピリジ
ン、置換ピリジン(例えばコリジン、ルチジン、N-メチルモルホリンおよび4-ジメチルア
ミノピリジン)およびまた二環式アミンである。
【０１１７】
　特に好ましいのは炭酸カリウムである。
【０１１８】
　塩基は、一般的に触媒量で用いられるが、等モル量で、過剰で、または適切であれば溶
媒として使用することもできる。
【０１１９】
　式(G)の化合物(式中、R3は、フェニルカルボニルオキシ、フェニル-C1-C6-アルコキシ
、C1-C6-アルコキシ-C1-C6-アルコキシ、ヘテロシクリルオキシである)の調製に必要とさ
れる好適な方法は、文献から公知である(P.J. Kocienski, Protecting groups, Thieme, 
Stuttgart; 2005)。
【０１２０】
　式(G)の化合物(式中、R3はフェノキシである)の調製に必要とされる好適な方法は、文
献から公知である(Larock, R. C. Organic Letters 2004, 6(1), 99-102)。
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【化１９】

【０１２１】
　式(H)の化合物は、式(G)の化合物から、好適な酸または塩基触媒の存在下、0℃～80℃
、最も好ましくは25℃の温度で、通常加熱下またはマイクロ波照射下、好適な溶媒中で加
水分解することによって調製することができる(例えば：Carrigan, C. N. J. Med. Chem.
 2002, 45, 2260-2276およびGhosh, P. Journal of Teaching and Research in Chemistr
y 2008, 15(2), 54-57を参照)。
【０１２２】
　好適な酸触媒は、フッ化水素酸、塩化水素酸、臭化水素酸、過塩素酸、硫酸などの無機
酸である。
【０１２３】
　特に好ましいのは、塩化水素酸および硫酸である。
【０１２４】
　酸は、一般的に触媒量で用いられるが、等モル量または過剰で用いることもできる。
【０１２５】
　好適な塩基触媒は、アルカリ金属およびアルカリ土類金属の水酸化物、例えば水酸化リ
チウム、水酸化ナトリウム、水酸化カリウムおよび水酸化カルシウムである。
【０１２６】
　特に好ましいのは、金属水酸化物、例えば水酸化ナトリウムである。
【０１２７】
　塩基は、一般的に触媒量で用いられるが、等モル量または過剰で用いることもできる。
【０１２８】
　好適な溶媒は、エーテル(例えばジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert.-
ブチルメチルエーテル、ジオキサン、アニソールおよびテトラヒドロフラン)、水、アル
コール(例えばメタノール、エタノール、n-プロパノール、イソプロパノール、n-ブタノ
ールおよびtert.-ブタノール)ならびにジメチルスルホキシドである。
【０１２９】
　特に好ましいのは、テトラヒドロフランである。
【０１３０】
　上記の溶媒の混合物を使用することもできる。
【０１３１】
　式(H)の化合物(式中、R3は、C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-シクロアルキルチオ、C3-C6-
ハロシクロアルキルチオ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-ハロシク
ロアルキル-C1-C6-アルキルチオ、C3-C6-シクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、C3-C

6-ハロシクロアルキル-C1-C6-ハロアルキルチオ、ヘテロシクリルチオ、フェニルチオ、
フェニル-C1-C6-アルキルチオ、ヘテロシクリル-C1-C6-アルキルチオである)は、引用さ
れる文献：Larock, R. C. ACS Combinatorial Science 2011, 13(5), 501-510に従って、
または化合物(H)(式中、R3はハロゲンである)を、好適なチオール、パラジウム触媒、ホ
スフィンリガンドおよび塩基と、好適な溶媒中で一緒に混合することによって調製するこ
とができる。この反応は、不活性有機溶媒中で、0℃～100℃の温度において、好ましくは
25℃～85℃の温度において行われる。反応混合物は、慣用の方法で、例えば水と混合し、
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相分離させ、抽出し、さらに適切であれば、粗生成物をクロマトグラフィー精製すること
によって後処理される。
【０１３２】
　好ましいのは、パラジウム触媒(例えば、パラジウム(II)酢酸塩、パラジウム(II)塩化
物、アリルパラジウム(II)塩化物二量体、ビス(ベンゾニトリル)パラジウム(II)二塩化物
、ビス(ジベンジリデンアセトン)パラジウム(0)、[1,1'-ビス(ジフェニルホスフィノ)フ
ェロセン]パラジウム(II)二塩化物ジクロロメタン付加物、ビス(トリフェニルホスフィン
)パラジウム(II)二塩化物、テトラキス(トリフェニルホスフィン)パラジウム(0)である。
特に好ましいのは、パラジウム(II)酢酸塩である。
【０１３３】
　好適なホスフィンリガンドは、(2,2'-ビス(ジフェニルホスフィノ)-1,1'-ビナフチル)
、1,1'-ビス(ジフェニルホスフィノ)フェロセン、ビス(2-ジフェニルホスフィノフェニル
)エーテル、ジ-t-ブチルメチルホスホニウムテトラフルオロホウ酸塩、2-(ジ-t-ブチルホ
スフィノ)ビフェニル、トリ-t-ブチルホスホニウムテトラフルオロホウ酸塩、トリ-2-フ
リルホスフィン、トリス(2,4-ジ-t-ブチルフェニル)亜リン酸塩、トリ-o-トリルホスフィ
ン、(2R)-1-[(1R)-1-[ビス(1,1-ジメチルエチル)ホスフィノ]エチル]-2-(ジシクロヘキシ
ルホスフィノ)-フェロセンである。
【０１３４】
　特に好ましいのは、(2R)-1-[(1R)-1-[ビス(1,1-ジメチルエチル)ホスフィノ]エチル]-2
-(ジシクロヘキシルホスフィノ)-フェロセンである。
【０１３５】
　好適な塩基は、一般的に、無機化合物、例えば、アルカリ金属およびアルカリ土類金属
の炭酸塩(例えば炭酸リチウム、炭酸カリウムおよび炭酸カルシウム)、アルカリ金属およ
びアルカリ土類金属のアルコキシド(例えば、ナトリウムメトキシド、ナトリウムエトキ
シド、カリウムエトキシド、カリウムtert-ブトキシド、カリウムtert-ペントキシドおよ
びジメトキシマグネシウム)およびさらに有機塩基、例えば第三級アミン(例えば、トリメ
チルアミン、トリエチルアミン、ジイソプロピルエチルアミンおよびN-メチルピペリジン
)、ピリジン、置換ピリジン(例えば、コリジン、ルチジン、N-メチルモルホリンおよび4-
ジメチルアミノピリジン)およびさらに、二環式アミンである。特に好ましいのは、カリ
ウムtert-ブトキシドである。
【０１３６】
　塩基は、一般的に、等モル量または過剰で用いられる。
【０１３７】
　好適な溶媒は、エーテル(例えば、ジエチルエーテル、ジイソプロピルエーテル、tert.
-ブチルメチルエーテル、1,2-ジメトキシエタン、ジオキサンおよびテトラヒドロフラン)
ならびに芳香族炭化水素(例えば、ベンゼン、トルエン、o-、m-およびp-キシレン)である
。
【０１３８】
　特に好ましいのは、1,2-ジメトキシエタンである。上記の溶媒の混合物を使用すること
もできる。
【０１３９】
　式(H)の化合物(式中、R3は、N-(C1-C6-アルキル)アミノ、N-[(C3-C6-シクロアルキル)-
(C1-C6-アルキル)]アミノ、N,N-ジ-(C1-C6-アルキル)アミノ、N-(C3-C6-シクロアルキル)
-(C1-C6-アルキル)アミノフェニルアミノ、N-(C1-C6-アルキル)-N-フェニル-アミノ、[N-
(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-シクロアルキル)]アミノ、(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、
N,N-ジ-(C3-C6-シクロアルキル)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(C3-C6-ハロシクロアル
キル)]アミノ、(C3-C6-ハロシクロアルキル)アミノ、N,N-ジ-(C3-C6-ハロシクロアルキル
)アミノ、[N-(C1-C6-アルキル),N-(フェニル-C1-C6-アルキル)]アミノ、(フェニル-C1-C6
-アルキル)アミノ、(ヘテロシクリル-C1-C6-アルキル)アミノである)は、好適なアミンと
式(H)の化合物(式中、R3はハロゲンである)とを、マイクロ波中で、1バール～30バール(
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好ましくは5バール～10バール)で、65℃～120℃(最も好ましくは120℃)にて混合すること
によって調製することができる。反応混合物を真空中で濃縮し、残渣を好適な溶媒(最も
好ましくはジイソプロピルエーテルである)に溶解させる。形成された固体を濾過により
回収し、高真空下で乾燥させる。
【化２０】

【０１４０】
　式(J)の化合物
(式中、
Qは、水素またはC1-C6-アルキルであり；
Yは、直接結合またはC1-C6-アルカンジイルであり；
R8は、アミノ、C1-C6-アルキルアミノ、ジ-C1-C6-アルキルアミノ、C1-C6-アルキル、ヒ
ドロキシ、C1-C6-アルコキシ、C1-C6-アルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]、またはC1-
C6-ハロアルキル-[(アミノカルボニル)アミノ]である)
の調製に必要とされる好適な方法は、文献から公知である：
Stroh, H. H. Chemische Berichte 1957, 90, 352-7；Baltas, M. European Journal of 
Medicinal Chemistry 2010, 45(7), 3019-3026；Klein, D. X. Journal of Organic Chem
istry 1957, 22, 951-4；Jayabalakrishnan, C. Journal of Coordination Chemistry 20
10, 63(7), 1252-1262。

【化２１】

【０１４１】
　式(H)の化合物は、標準条件下で、エステル化し、チオエステル化して、式(K)の化合物
(式中、Xは、OR4(例えば：Arnab, P.ら Angewandte Chemie, 国際版 2010, 49(8), 1492-
1495を参照)、SR5(例えば：Silvestri, M. A.ら Journal of Medicinal Chemistry 2004,
 47(12), 3149-3162を参照)、NR6R7(例えば：Kuhn, B.ら Journal of Medicinal Chemist
ry 2010, 53(6), 2601-2611を参照)である)のアミドまたは酸ハロゲン化物(好ましくは酸
塩化物)に変換することができる。
【０１４２】
　式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、除草剤として適している。これらは、それ自
体で、または適切に製剤化された組成物(除草組成物)として適している。本願で使用され
る用語「製剤化組成物」および「除草組成物」は、同意語である。
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【０１４３】
　式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを含む除草剤組成物は、とりわけ高施用量におい
て、非作物区域の植生を極めて効率的に防除する。この除草剤は、コムギ、イネ、トウモ
ロコシ、ダイズおよびワタなどの作物における広葉雑草および雑草イネ科雑草に対して、
上記の作物にはなんら重大な損傷を引き起こすことなく作用する。この効果は主に低施用
量で観察される。
【０１４４】
　当該施用方法にもよるが、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンまたはそれらを含む組
成物は、さらなる種類の作物において、望ましくない植物の除去にさらに用いることがで
きる。適する作物の例は、以下のとおりである：
アリウム・セパ(Allium cepa；タマネギ)、アナナス・コモスス(Ananas comosus；パイナ
ップル)、アラキス・ヒポゲア(Arachis hypogaea；ラッカセイ)、アスパラガス・オフィ
チナリス(Asparagus officinalis；アスパラガス) 、アベナ・サチバ(Avena sativa；エ
ンバク)、ベータ・ブルガリス品種アルチシマ(Beta vulgaris spec. altissima；テンサ
イ)、ベータ・ブルガリス品種ラパ(Beta vulgaris spec. rapa；サトウダイコン)、ブラ
ッシカ・ナプス変種ナプス(Brassica napus var. napus；セイヨウアブラナ)、ブラッシ
カ・ナプス変種ナポブラッシカ(Brassica napus var. napobrassica；セイヨウキャベツ)
、ブラッシカ・ラパ変種シルベストリス(Brassica rapa var. silvestris；インドアブラ
ナ)、ブラッシカ・オレラセア(Brassica oleracea；セイヨウキャベツ)、ブラッシカ・ニ
グラ(Brassica nigra；クロガラシ)、カメリア・シネンシス(Camellia sinensis；チャ)
、カルタムス・チンクトリウス(Carthamus tinctorius；ベニバナ)、カルヤ・イリノイネ
ンシス(Carya illinoinensis；ペカン)、シトルス・リモン(Citrus limon；レモン)、シ
トルス・シネンシス(Citrus sinensis；オレンジスウィート)、コフェア・アラビカ(Coff
ea arabica；アラビアコーヒーノキ)(コフェア・カネフォラ(Coffea canephora；ロブス
タコーヒーノキ)、コフェア・リベリカ(Coffea liberica；リベリアコーヒーノキ))、ク
クミス・サチバス(Cucumis sativus；キュウリ)、シノドン・ダクチロン(Cynodon dactyl
on；ギョウギシバ)、ダウカス・カロタ(Daucus carota；ニンジン)、エラエイス・ギネエ
ンシス(Elaeis guineensis；アブラヤシ)、フラガリア・ベスカ(Fragaria vesca；イチゴ
)、グリシン・マックス(Glycine max；ダイズ)、ゴシッピウム・ヒルスツム(Gossypium h
irsutum；リクチワタ)(ゴシピウム・アルボレウム(Gossypium arboreum；キダチワタ)、
ゴシピウム・ヘルバケウム(Gossypium herbaceum；アジアワタ)、ゴシピウム・ビチフォ
リウム(Gossypium vitifolium；ウミシマワタ))、ヘリアンタス・アヌウス(Helianthus a
nnuus；ヒマワリ)、ヘベア・ブラシリエンシス(Hevea brasiliensis；パラゴムノキ)、ホ
ルデウム・ブルガレ(Hordeum vulgare；オオムギ)、フムラス・ルプルス(Humulus lupulu
s；ホップ)、イポモエア・バタタス(Ipomoea batatas；サツマイモ)、ジュグランス・レ
ギア(Juglans regia；シナノグルミ)、レンス・クリナリス(Lens culinaris；ヒラマメ)
、リヌム・ウシタチシマム(Linum usitatissimum；アマ)、リコペルシコン・リコペルシ
カム(Lycopersicon lycopersicum；トマト)、マルス種(Malus spec.；リンゴ属の品種)、
マニホット・エスクレンタ(Manihot esculenta；キャッサバ)、メジカゴ・サチバ(Medica
go sativa；アルファルファ)、ムサ種(Musa spec.；バナナ属の品種)、ニコチアナ・タバ
クム(Nicotiana tabacum；タバコ)(ニコチアナ・ルスチカ(N. rustica；マルバタバコ))
、オレア・エウロペア(Olea europaea；オリーブ)、オリザ・サチバ(Oryza sativa；イネ
)、ファセオラス・ルナタス(Phaseolus lunatus；ライマメ)、ファセオラス・ブルガリス
(Phaseolus vulgaris；インゲンマメ)、ピセア・アビエス(Picea abies；ドイツトウヒ)
、ピナス種(Pinus spec.；マツ属の品種)、ピスタシア・ベラ(Pistacia vera；ピスタシ
オノキ)、ピスム・サチバム(Pisum sativum；エンドウ)、プルナス・アビウム(Prunus av
ium；セイヨウウミザクラ)、プルナス・ペルシカ(Prunus persica；モモ)、ピルス・コム
ニス(Pyrus communis；セイヨウナシ)、プルヌス・アルメニアカ(Prunus armeniaca；ア
ンズ)、プルヌス・ケラスス(Prunus cerasus；サクラ)、プルヌス・デュルシス(Prunus d
ulcis；アーモンド)およびプルヌス・ドメスチカ(Prunus domestica；プルーン)、リベス
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・シルベストレ(Ribes sylvestre；フサスグリ)、リシナス・コムニス(Ricinus communis
；ヒマ)、サッカラム・オフィシナルム(Saccharum officinarum；サトウキビ)、セカレ・
セレアレ(Secale cereale；ライムギ)、シナピス・アルバ(Sinapis alba；シロガラシ)、
ソラナム・ツベロサム(Solanum tuberosum；ジャガイモ)、ソルガム・ビコロル(Sorghum 
bicolor；モロコシ)(ソルガム・ブルガレ(s. vulgare；ホウキモロコシ))、テオブロマ・
カカオ(Theobroma cacao；カカオ)、トリフォリウム・プラテンセ(Trifolium pratense；
アカツメクサ)、トリチクム・アエスチバム(Triticum aestivum；コムギ)、トリチカレ(T
riticale；ライコムギ)、トリチクム・デュラム(Triticum durum；マカロニコムギ)、ビ
シア・ファバ(Vicia faba；ソラマメ)、ビティス・ビニフェラ(Vitis vinifera；ブドウ)
、およびゼア・マイス(Zea mays；トウモロコシ)。
【０１４５】
　好ましい作物は、以下：アラキス・ヒポゲア(Arachis hypogaea；ラッカセイ)、ベータ
・ブルガリス品種アルチシマ(Beta vulgaris spec. altissima；テンサイ)、ブラッシカ
・ナプス変種ナプス(Brassica napus var. napus；セイヨウアブラナ)、ブラッシカ・オ
レラセア(Brassica oleracea；セイヨウキャベツ)、シトルス・リモン(Citrus limon；レ
モン)、シトルス・シネンシス(Citrus sinensis；オレンジスウィート)、コフェア・アラ
ビカ(Coffea arabica；アラビアコーヒーノキ)(コフェア・カネフォラ(Coffea canephora
；ロブスタコーヒーノキ)、コフェア・リベリカ(Coffea liberica；リベリアコーヒーノ
キ))、シノドン・ダクチドン(Cynodon dactylon；ギョウギシバ)、グリシン・マックス(G
lycine max；ダイズ)、ゴシッピウム・ヒルスツム(Gossypium hirsutum；リクチワタ)(ゴ
シピウム・アルボレウム(Gossypium arboreum；キダチワタ)、ゴシピウム・ヘルバケウム
(Gossypium herbaceum；アジアワタ)、ゴシピウム・ビチフォリウム(Gossypium vitifoli
um；ウミシマワタ))、ヘリアンタス・アヌウス(Helianthus annuus；ヒマワリ)、ホルデ
ウム・ブルガレ(Hordeum vulgare；オオムギ)、ジュグランス・レギア(Juglans regia；
シナノグルミ)、レンス・クリナリス(Lens culinaris；ヒラマメ)、リヌム・ウシタチシ
マム(Linum usitatissimum；アマ)、リコペルシコン・リコペルシカム(Lycopersicon lyc
opersicum；トマト)、マルス種(Malus spec.；リンゴ属の品種)、メジカゴ・サチバ(Medi
cago sativa；アルファルファ)、ニコチアナ・タバクム(Nicotiana tabacum；タバコ)(ニ
コチアナ・ルスチカ(N. rustica；マルバタバコ))、オレア・エウロペア(Olea europaea
；オリーブ)、オリザ・サチバ(Oryza sativa；イネ)、ファセオラス・ルナタス(Phaseolu
s lunatus；ライマメ)、ファセオラス・ブルガリス(Phaseolus vulgaris；インゲンマメ)
、ピスタシア・ベラ(Pistacia vera；ピスタシオノキ)、ピスム・サチバム(Pisum sativu
m；エンドウ)、プルヌス・デュルシス(Prunus dulcis；アーモンド)、サッカラム・オフ
ィシナルム(Saccharum officinarum；サトウキビ)、セカレ・セレアレ(Secale cereale；
ライムギ)、ソラナム・ツベロサム(Solanum tuberosum；ジャガイモ)、ソルガム・ビコロ
ル(Sorghum bicolor；モロコシ)(ソルガム・ブルガレ(s. vulgare；ホウキモロコシ))、
トリチカレ(Triticale；ライコムギ)、トリチクム・アエスティブム(Triticum aestivum)
、トリチクム・デュラム(Triticum durum；マカロニコムギ)、ビシア・ファバ(Vicia fab
a；ソラマメ)、ビティス・ビニフェラ(Vitis vinifera；ブドウ)、およびゼア・マイス(Z
ea mays；トウモロコシ)である。
【０１４６】
　本発明による式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、遺伝子改変植物にも使用するこ
とができる。用語「遺伝子改変植物」は、その遺伝物質が、組み換えDNA技術の使用によ
って、自然環境下では、交雑育種、突然変異または自然組み換えによっては容易に得るこ
とができないように改変されている植物であると理解されたい。典型的には、植物の特定
の特性を改良するために１つ以上の遺伝子が遺伝子改変植物の遺伝物質に組み込まれてい
る。そのような遺伝子改変は、限定するものではないが、例えば、グリコシル化またはポ
リマー付加(プレニル化、アセチル化またはファルネシル化部分もしくはPEG部分の付加な
ど)によるタンパク質、オリゴペプチドまたはポリペプチドの標的化翻訳後修飾も含む。
【０１４７】
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　従来の育種法または遺伝子操作法の結果として、育種、突然変異または遺伝子組み換え
によって改変されている植物、例えば特定の種類の除草剤、例えばオーキシン除草剤(ジ
カンバまたは2,4-Dなど)；白化除草剤(ヒドロキシフェニルピルビン酸ジオキシゲナーゼ(
HPPD)阻害剤またはフィトエン不飽和化酵素(PDS)阻害剤など)；アセト乳酸合成酵素(ALS)
阻害剤(スルホニル尿素またはイミダゾリノン類など)；エノールピルビルシキメート-3-
ホスフェート合成酵素(EPSPS)阻害剤(グリホサートなど)；グルタミン合成酵素(GS)阻害
剤(グルホシネートなど)；プロトポルフィリノーゲン-IX酸化酵素阻害剤；脂質生合成阻
害剤(アセチルCoAカルボキシルラーゼ(ACCアーゼ)阻害剤など)；またはオキシニル(すな
わちブロモオキシニルまたはイオキシニル)除草剤の施用に対して耐性にされている植物
；さらに植物は、多重遺伝子改変を通じて多数種の除草剤に対して抵抗性にされており、
例えば、グリホサートとグルホシネートの両方に対する抵抗性またはグリホサートと別の
種類の除草剤(ALS 阻害剤、HPPD阻害剤、オーキシン除草剤、またはACCアーゼ阻害剤など
)の両方に対する抵抗性を有する。これらの除草剤抵抗性技術は、例えばPest Management
 Science 61, 2005, 246； 61, 2005, 258； 61, 2005, 277； 61, 2005, 269； 61, 200
5, 286； 64, 2008, 326； 64, 2008, 332； Weed Science 57, 2009, 108； Australian
 Journal of Agricultural Research 58, 2007, 708； Science 316, 2007, 1185；およ
びこれらの文献中で引用されている参考文献に記載されている。いくつかの栽培植物は、
従来の育種法(突然変異誘発)によって除草剤耐性となっており、例えば、イミダゾリノン
系(例えばイマザモックス)に耐性のあるClearfield(登録商標)セイヨウアブラナ(キャノ
ーラ(Canola)、BASF SE, Germany)、またはスルホニル尿素(例えばトリベニュロン)に耐
性のあるExpressSun(登録商標)ヒマワリ(DuPont, USA)がある。遺伝子操作法は、ダイズ
、ワタ、トウモロコシ、ビートおよびセイヨウアブラナなどの栽培植物を、グリホサート
、イミダゾリノンおよびグルホシネートなどの除草剤に対して耐性にするために使用され
ており、これらの栽培植物の一部は、開発中であるか、あるいはRoundupReady(登録商標)
(グリホサート耐性、Monsanto, USA)、Cultivance(登録商標)(イミダゾリノン耐性、BASF
 SE, Germany)およびLibertyLink(登録商標)(グルホシネート耐性、Bayer CropScience, 
Germany)という商標または商品名で市販されている。
【０１４８】
　さらに、組み換えDNA技術の使用によって、1種以上の殺虫タンパク質、とりわけ細菌バ
チルス属(特にはバチルス・チューリンゲンシス(Bacillus thuringiensis))由来であるこ
とが知られている殺虫タンパク質、例えば、アルファ-エンドトキシン類(例えばCryIA(b)
、CryIA(C)、CryIF、CryIF(a2)、CryIIA(b)、CryIIIA、CryIIIB(b1)またはCry9C)；植物
性殺虫タンパク質(VIP)(例えばVIP1、VIP2、VIP3またはVIP3A)；細菌コロニー形成性線虫
(例えば、フォトラブダス属の種(Photorhabdus spp.)またはゼノラブダス属の種(Xenorha
bdus spp.))の殺虫タンパク質；動物によって産生される毒素(例えば、サソリ毒、クモ毒
、スズメバチ毒、または他の昆虫特異的神経毒)；真菌によって産生される毒素(例えばス
トレプトミセス毒)、植物レクチン(例えばエンドウレクチンまたはオオムギレクチン)；
アグルチニン；プロテイナーゼ阻害剤(例えば、トリプシン阻害剤、セリンプロテアーゼ
阻害剤、パタチン阻害剤、シスタチン阻害剤またはパパイン阻害剤)；リボソーム-不活化
タンパク質(RIP)(例えばリシン[ricin]、トウモロコシ-RIP、アブリン、ルフィン、サポ
リンまたはブリオジン)；ステロイド代謝酵素(例えば、3-ヒドロキシステロイドオキシダ
ーゼ、エクジステロイド-IDP-グリコシル-トランスフェラーゼ、コレステロールオキシダ
ーゼ、エクジソン阻害剤またはHMG-CoA-レダクターゼ)；イオンチャネルブロッカー(例え
ば、ナトリウムチャネルブロッカーまたはカルシウムチャネルブロッカー)；幼若ホルモ
ンエステラーゼ；利尿ホルモン受容体(ヘリコキニン受容体)；スチルベンシンターゼ、ビ
ベンジルシンターゼ、キチナーゼまたはグルカナーゼ；を合成することができる植物も包
含される。本発明の文脈において、これらの殺虫タンパク質または毒素は、前毒素、ハイ
ブリッドタンパク質、切断型タンパク質あるいは改変型タンパク質としても明示的に理解
されたい。ハイブリッドタンパク質は、タンパク質ドメインの新規な組み合わせによって
特徴付けられる(例えばWO 02/015701を参照)。このような毒素またはこのような毒素を合
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成し得る遺伝子改変植物のさらなる例は、例えば、EP-A 374753、WO 93/007278、WO 95/3
4656、EP-A 427529、EP-A 451878、WO 03/018810、およびWO 03/052073に開示されている
。このような遺伝子改変植物の作製方法は当業者に一般的に知られており、例えば、上記
の刊行物に記載されている。遺伝子改変植物に含まれるこれらの殺虫タンパク質は、これ
らのタンパク質を生産する植物に、節足動物の全ての分類群、特に甲虫類(鞘翅目)、双翅
昆虫類(双翅目)および蛾類(鱗翅目)ならびに線虫類(線虫綱)の有害生物に対する耐性を与
える。1種以上の殺虫タンパク質を合成することができる遺伝子改変植物は、例えば上記
の刊行物に記載され、その一部は市販されており、例えば以下のものが挙げられる：Yiel
dGard(登録商標)(Cry1Ab毒素を生成するトウモロコシ品種)、YieldGard(登録商標)Plus(C
ry1Ab毒素およびCry3Bb1毒素を生成するトウモロコシ品種)、Starlink(登録商標)(Cry9c
毒素を生成するトウモロコシ品種)、Herculex(登録商標)RW(Cry34Ab1、Cry35Ab1および酵
素ホスフィノトリシン-N-アセチルトランスフェラーゼ[PAT]を生成するトウモロコシ品種
)；NuCOTN(登録商標)33B(Cry1Ac毒素を生成するワタ品種)、Bollgard(登録商標)I(Cry1Ac
毒素を生成するワタ品種)、Bollgard(登録商標)II(Cry1Ac毒素およびCry2Ab2毒素を生成
するワタ品種)；VIPCOT(登録商標)(VIP毒素を生成するワタ品種)；NewLeaf(登録商標)(Cr
y3A毒素を生成するジャガイモ品種)；Syngenta Seeds SAS(フランス)から市販されている
Bt-Xtra(登録商標)、NatureGard(登録商標)、KnockOut(登録商標)、BiteGard(登録商標)
、Protecta(登録商標)、Bt11(例えばAgrisure(登録商標)CB)ならびにBt176(Cry1Ab毒素お
よびPAT酵素を生成するトウモロコシ品種)、Syngenta Seeds SAS(フランス)から市販され
ているMIR604(改変型Cry3A毒素を生成するトウモロコシ品種、WO 03/018810を参照)、Mon
santo Europe S.A.(ベルギー)から市販されているMON 863(Cry3Bb1毒素を生成するトウモ
ロコシ品種)、Monsanto Europe S.A.(ベルギー)から市販されているIPC531(改変型Cry1Ac
毒素を生成するワタ品種)およびPioneer Overseas Corporation(ベルギー)から市販され
ている1507(Cry1F毒素およびPAT酵素を生成するトウモロコシ品種)。
【０１４９】
　さらに、組み換えDNA技術の使用によって、細菌性、ウイルス性または真菌性病原体に
対する植物の抵抗性または耐性を増加させるタンパク質を1種以上合成することができる
植物も包含される。このようなタンパク質の例は、いわゆる「病原性関連タンパク質」(P
Rタンパク質、例えばEP-A 0392225を参照)、植物病抵抗性遺伝子(例えば、メキシコ産野
生種ジャガイモであるソラヌム・ブルボカスタヌム(Solanum bulbocastanum)に由来する
、ファイトフトラ・インフェスタンス(Phytophthora infestans)に対して作用する抵抗遺
伝子を発現するジャガイモ品種)またはT4-リゾチーム(例えば、火傷病菌エルウィニア・
アミロボーラ(Erwinia amylvora)のような細菌に対して増強された抵抗性を有するこれら
のタンパク質を合成することができるジャガイモ品種)である。かかる遺伝子改変植物の
作製方法は当業者に一般的に知られており、例えば、上記の刊行物に記載されている。
【０１５０】
　さらに、組み換えDNA技術の使用によって、植物の生産性(例えばバイオマス生産、穀粒
収量、デンプン含有量、油分含有量やタンパク質含有量)；乾燥、塩害や他の生長制限環
境因子に対する植物の耐性；あるいは有害生物および真菌、細菌またはウイルス病原体に
対する植物の耐性を増加させる1種以上のタンパク質を合成することができる植物も包含
される。
【０１５１】
　さらに、組み換えDNA技術の使用によって、特にヒトまたは動物の栄養摂取を改善する
ために、改変量の含有物または新規含有物を含む植物、例えば健康を促進する長鎖オメガ
-3脂肪酸または不飽和オメガ-9脂肪酸を産生する油料作物(例えばNexera(登録商標)アブ
ラナ、Dow AgroSciences, Canada)も包含される。
【０１５２】
　さらに、組み換えDNA技術の使用によって、特に原料生産を改善するために、改変量の
含有物または新規含有物を含む植物、例えば増加量のアミロペクチンを生産するジャガイ
モ(例えばAmflora(登録商標)ジャガイモ, BASF SE, Germany)も包含される。
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【０１５３】
　さらに、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、植物部分の落葉および／または乾燥
にも適していることが見出されており、これにはワタ、ジャガイモ、ナタネ、ヒマワリ、
ダイズまたはソラマメ等の作物(特にはワタ)が適している。これに関連して、植物を乾燥
および／または落葉させるための組成物、これらの組成物の調製方法、ならびに式Iのイ
ソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを用いて植物を乾燥および／または落葉させる方法が見出
されている。
【０１５４】
　乾燥剤として、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、ジャガイモ、ナタネ、ヒマワ
リおよびダイズなどの作物のみならず、穀類の地上部分を乾燥させるのにも特に適してい
る。これにより、これらの重要な作物の完全機械収穫が可能となる。
【０１５５】
　収穫を容易にすることも経済的関心事であり、これは、柑橘類果実、オリーブおよび他
の種ならびにさまざまな仁果類果実、核果および堅果の裂開、すなわち木への付着の低下
を一定期間内に集中させることによって可能となる。有用植物(特にはワタ)の落葉の制御
のため、上記と同じ機序、すなわち植物の果実部分または葉部分と苗条部分との間の器官
脱離組織の発達促進も重要である。
【０１５６】
　さらには、個々のワタ植物が成熟する時間間隔の短縮は、収穫後の繊維品質の向上をも
たらす。
【０１５７】
　式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン、または式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを
含む除草剤組成物は、例えば、直ぐに散布可能な水性液剤、粉剤、フロアブル剤、さらに
は高濃度水性、油性もしくは他のフロアブル剤または分散剤、エマルション製剤、油性分
散剤、ペースト剤、散粉剤、広域散布用物質、あるいは粒剤の形態で、散布、噴霧、散粉
、広域散布、散水または種子処理(すなわち種子との混合)により使用することができる。
使用剤形は、意図される目的によって決まるが、いずれの場合も、本発明による活性成分
が確実に可能な限り微細に分散されるようなものであるべきである。
【０１５８】
　この除草剤組成物は、除草有効量の少なくとも1種の式Iの式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]
ピリジン、および作物保護剤の製剤化において慣用される助剤を含む。
【０１５９】
　作物保護剤の製剤化で慣用される助剤の例は、不活性助剤、固体担体、界面活性剤(例
えば分散剤、保護コロイド、乳化剤、湿潤剤および粘着性付与剤)、有機増粘剤および無
機増粘剤、殺細菌剤、凍結防止剤、消泡剤、場合により着色剤、ならびに種子製剤用の付
着剤である。
【０１６０】
　当業者であればかかる製剤の処方に十分に精通している。
【０１６１】
　増粘剤(すなわち、製剤に改変された流動特性、すなわち静止状態では高粘度、および
、運動中は低粘度を付与する化合物)の例は、多糖類(例えばキサンタンガム(Kelcoから販
売されているKelzan(登録商標))、Rhodopol(登録商標)23(Rhone Poulenc)またはVeegum(
登録商標)(R.T. Vanderbiltから販売))ならびにまた有機および無機の層状鉱物(例えばAt
taclay(登録商標)(Engelhardtから販売))である。
【０１６２】
　消泡剤の例は、シリコーンエマルジョン(例えば、Silikon(登録商標)SRE(WaCker)また
はRhodiaから販売のRhodorsil(登録商標)など)、長鎖アルコール、脂肪酸、脂肪酸の塩、
有機フッ素化合物およびこれらの混合物である。
【０１６３】
　水性除草製剤を安定化させるため、殺細菌剤を加えることができる。殺細菌剤の例は、
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ジクロロフェンおよびベンジルアルコールヘミホルマールをベースとする殺細菌剤(ICIか
ら販売のProxel(登録商標)またはThor Chemieから販売のActicide(登録商標)RSおよびRoh
m&Haasから販売のKathon(登録商標)MK)ならびにまた、アルキルイソチアゾリノンおよび
ベンゾイソチアゾリノンなどのイソチアゾリノン誘導体をベースとする殺細菌剤(Thor Ch
emieから販売のActicide MBS)である。
【０１６４】
　凍結防止剤の例は、エチレングリコール、プロピレングリコール、尿素またはグリセロ
ールである。
【０１６５】
　着色剤の例は、難水溶性顔料と水溶性色素の両方である。例として、ローダミンB、C.I
.ピグメントレッド112およびC.I.ソルベントレッド1の名称で知られる色素、ならびにま
た、ピグメントブルー15：4、ピグメントブルー15：3、ピグメントブルー15：2、ピグメ
ントブルー15：1、ピグメントブルー80、ピグメントイエロー1、ピグメントイエロー13、
ピグメントレッド112、ピグメントレッド48：2、ピグメントレッド48：1、ピグメントレ
ッド57：1、ピグメントレッド53：1、ピグメントオレンジ43、ピグメントオレンジ34、ピ
グメントオレンジ5、ピグメントグリーン36、ピグメントグリーン7、ピグメントホワイト
6、ピグメントブラウン25、ベーシックバイオレット10、ベーシックバイオレット49、ア
シッドレッド51、アシッドレッド52、アシッドレッド14、アシッドブルー9、アシッドイ
エロー23、ベーシックレッド10、ベーシックレッド108が挙げられる。
【０１６６】
　付着剤の例は、ポリビニルピロリドン、ポリビニルアセテート、ポリビニルアルコール
およびチロースである。
【０１６７】
　好適な不活性助剤は、例えば、以下のとおりである：
中～高沸点の鉱油留分(例えばケロシンおよびディーゼルオイル、さらにはコールタール
オイル)および植物または動物由来の油、脂肪族炭化水素、環状炭化水素および芳香族炭
化水素(例えばパラフィン、テトラヒドロナフタレン、アルキル化ナフタレンおよびそれ
らの誘導体、アルキル化ベンゼンおよびそれらの誘導体)、アルコール(例えばメタノール
、エタノール、プロパノール、ブタノールおよびシクロヘキサノール)、ケトン(例えばシ
クロヘキサノン)または強極性溶媒(例えばN-メチルピロリドンなどのアミン)、ならびに
水である。
【０１６８】
　好適な担体としては、液体担体および固体担体が挙げられる。 
液体担体としては、例えば、環状炭化水素および芳香族炭化水素などの非水性溶媒(例え
ばパラフィン、テトラヒドロナフタレン、アルキル化ナフタレンおよびそれらの誘導体、
アルキル化ベンゼンおよびそれらの誘導体)、アルコール(例えばメタノール、エタノール
、プロパノール、ブタノールおよびシクロヘキサノール)、ケトン(例えばシクロヘキサノ
ン)、強極性溶媒(例えばN-メチルピロリドンなどのアミン)、および水ならびにこれらの
混合物が挙げられる。
【０１６９】
　固体担体としては、例えば、鉱物質土類(例えばシリカ、シリカゲル、シリケート、タ
ルク、カオリン、石灰石、石灰、チョーク、膠灰粘土、黄土、粘土、ドロマイト、珪藻土
、硫酸カルシウム、硫酸マグネシウムおよび酸化マグネシウム)、粉砕された合成材料、
肥料(例えば硫酸アンモニウム、リン酸アンモニウム、硝酸アンモニウムおよび尿素)、な
らびに植物起源の製品(例えば穀粉、樹皮粉、木粉、堅果殻粉)、セルロース粉末、あるい
は他の固体担体が挙げられる。
【０１７０】
　好適な界面活性剤(補助剤、湿潤剤、粘着付与剤、分散剤さらには乳化剤)は、芳香族ス
ルホン酸、例えばリグノスルホン酸(例えばBorrespers型、Borregaard)、フェノールスル
ホン酸、ナフタレンスルホン酸(Morwet型、Akzo Nobel)およびジブチルナフタレンスルホ
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ン酸(Nekal型、BASF AG)の、さらには脂肪酸の、アルカリ金属塩、アルカリ土類金属塩お
よびアンモニウム塩；アルキルスルホン酸塩およびアルキルアリールスルホン酸塩、アル
キル硫酸塩、ラウリルエーテル硫酸塩および脂肪アルコール硫酸塩、ならびに硫酸化ヘキ
サデカノール、ヘプタデカノールおよびオクタデカノールの、さらにまた脂肪アルコール
グリコールエーテルの塩、スルホン化ナフタレンおよびその誘導体とホルムアルデヒドの
縮合物、ナフタレンまたはナフタレンスルホン酸とフェノールおよびホルムアルデヒドの
縮合物、ポリオキシエチレンオクチルフェノールエーテル、エトキシル化イソオクチルフ
ェノール、エトキシル化オクチルフェノールまたはエトキシル化ノニルフェノール、アル
キルフェニルもしくはトリブチルフェニルポリグリコールエーテル、アルキルアリールポ
リエーテルアルコール、イソトリデシルアルコール、脂肪アルコール／エチレンオキシド
縮合物、エトキシル化ヒマシ油、ポリオキシエチレンアルキルエーテルまたはポリオキシ
プロピレンアルキルエーテル、ラウリルアルコールポリグリコールエーテルアセテート、
ソルビトールエステル、リグノ亜硫酸塩廃液ならびにタンパク質、変性タンパク質、多糖
類(例えばメチルセルロース)、疎水性修飾デンプン、ポリビニルアルコール(Mowiol型Cla
riant)、ポリカルボキシレート(BASF AG、Sokalan型)、ポリアルコキシレート、ポリビニ
ルアミン(BASF AG、Lupamine型)、ポリエチレンイミン(BASF AG、Lupasol型)、ポリビニ
ルピロリドンおよびそのコポリマーである。
【０１７１】
　粉剤、広域散布用物質および散粉剤は、本発明の活性成分を固体担体と共に混合し、ま
たは同時に粉砕することによって調製することができる。
【０１７２】
　粒剤、例えば被覆粒剤、含浸粒剤および均質粒剤は、本発明の活性成分を固体担体に結
合させることによって調製することができる。
【０１７３】
　水性の使用形態は、乳剤、フロアブル剤、ペースト剤、粉末水和剤または顆粒水和剤か
ら、水を加えることによって調製することができる。
【０１７４】
　エマルション剤、ペースト剤または油性分散剤を調製するためには、そのままの、また
は油もしくは溶媒に溶解させた式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを、湿潤剤、粘着付
与剤、分散剤または乳化剤を用いて、水中で均質化することができる。別法として、活性
化合物、湿潤剤、粘着付与剤、分散剤または乳化剤、また所望の場合、溶媒または油を含
む濃縮剤を調製することも可能であり、これは水で希釈するのに適している。
【０１７５】
　直ぐに使用可能な調製物(製剤)中の式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの濃度は、広
範囲で変動し得る。一般的には、製剤は、約0.001～98重量％、好ましくは0.01～95重量
％の少なくとも1種の活性成分を含む。活性成分は、90％～100％、好ましくは95％～100
％の純度(NMRスペクトルによる)で用いられる。
【０１７６】
　本発明による式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの製剤中では、活性成分(例えば式I
のイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジン)は懸濁、乳化または溶解形態で含まれる。本発明によ
る製剤は、水性液剤、粉剤、フロアブル剤、さらには高濃度の水性、油性または他のフロ
アブル剤または分散剤、水性エマルション剤、水性マイクロエマルション剤、水性懸濁エ
マルション剤、油性分散剤、ペースト剤、散粉剤、広域散布用物質または粒剤の形態であ
り得る。
【０１７７】
　本発明による式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、例えば、以下のとおりに製剤化
することができる：
　1.水で希釈する製品
　A　液剤(Water-soluble concentrates)
10重量部の活性化合物を90重量部の水または水溶性溶媒に溶解させる。別法として、湿潤
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剤または他の補助剤を加える。活性化合物は水で希釈すると溶解する。これにより活性化
合物含量が10重量％の製剤が得られる。
【０１７８】
　B　分散剤(Dispersible concentrates)
20重量部の活性化合物を、70重量部のシクロヘキサノンに10重量部の分散剤(例えばポリ
ビニルピロリドン)を加えて溶解させる。水で希釈すると分散液が得られる。活性化合物
含量は20重量％である。
【０１７９】
　C　乳剤(Emulsifiable concentrates)
15重量部の活性化合物を、75重量部の有機溶媒(例えばアルキル芳香族)にドデシルベンゼ
ンスルホン酸カルシウムとヒマシ油エトキシレート(いずれも5重量部)を加えて溶解させ
る。水で希釈すると乳液が得られる。この製剤は15重量％の活性化合物含量を有する。 
【０１８０】
　D　エマルション剤(Emulsions)
25重量部の活性化合物を、35重量部の有機溶媒(例えばアルキル芳香族)にドデシルベンゼ
ンスルホン酸カルシウムとヒマシ油エトキシレート(いずれも5重量部)を加えて溶解させ
る。この混合物を乳化装置(例えばUltraturrax)を用いて30重量部の水中に導入し、均質
なエマルションとする。水で希釈すると乳液が得られる。この製剤は25重量％の活性化合
物含量を有する。
【０１８１】
　E　フロアブル剤(Suspensions)
撹拌下にあるボールミル中で、20重量部の活性化合物に10重量部の分散剤および湿潤剤な
らびに70重量部の水または有機溶媒を加えて粉砕することにより、活性化合物の微細懸濁
液が得られる。水で希釈すると活性化合物の安定懸濁液が得られる。製剤中の活性化合物
含量は20重量％である。
【０１８２】
　F　顆粒水和剤および顆粒水溶剤(Water-dispersible granules and water-soluble gra
nules)
50重量部の活性化合物に50重量部の分散剤および湿潤剤を加えて微粉砕し、専用の装置(
例えば押出機、噴霧塔、流動床)を用いて顆粒水和剤または顆粒水溶剤とする。水で希釈
すると活性化合物の安定な分散液または溶液が得られる。この製剤は50重量％の活性化合
物含量を有する。
【０１８３】
　G　粉末水和剤および粉末水溶剤(Water-dispersible powders and water-soluble powd
ers)
ローター・ステーターミル内で、75重量部の活性化合物に25重量部の分散剤、湿潤剤およ
びシリカゲルを加えて粉砕する。水で希釈すると活性化合物の安定な分散液または溶液が
得られる。この製剤の活性化合物含量は75重量％である。 
【０１８４】
　H　ゲル剤(Gel formulations)
ボールミル内で、20重量部の活性化合物、10重量部の分散剤、1重量部のゲル化剤および7
0重量部の水または有機溶媒を混合して微細懸濁液が得られる。水で希釈すると活性化合
物含量が20重量％の安定な懸濁液が得られる。
【０１８５】
　2.希釈せずに施用する製品
　I　散粉剤(Dusts)
5重量部の活性化合物を微粉砕し、95重量部の微粉砕カオリンと充分に混合する。これに
より活性化合物含量が5重量％の散粉製品が得られる。
【０１８６】
　J　粒剤(Granules)(GR、FG、GG、MG)
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0.5重量部の活性化合物を微粉砕し、99.5重量部の担体と組み合わせる。この場合の現在
の方法は、押出、噴霧乾燥または流動床である。これにより活性化合物含量が0.5重量％
の希釈せずに施用する粒剤が得られる。
【０１８７】
　K　ULV液剤(ULV solutions)(UL)
10重量部の活性化合物を90重量部の有機溶媒(例えばキシレン)に溶解させる。これにより
活性化合物含量が10重量％の希釈せずに施用する製品が得られる。
【０１８８】
　水性の使用形態は、乳剤、フロアブル剤、ペースト剤、粉末水和剤または顆粒水和剤か
ら、水を加えることによって調製することができる。
【０１８９】
　式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンまたはそれらを含む除草剤組成物は、出芽前、出
芽後または植物体になる前に、あるいは作物の種子と一緒に施用することができる。本発
明の除草剤組成物または活性化合物は、本発明の除草剤組成物または活性化合物で前処理
された、作物の種子に施用することによって施用することもできる。本活性成分に対して
、特定の作物による耐性が低い場合、散布装置の助けを得て、装置が感受性の高い作物の
葉と接触しないようにできるだけ離しつつ、本活性成分が、その下で生長している望まし
くない植物の葉、またはむき出しの土壌表面に届くように除草剤組成物を噴霧する施用技
術(出芽後局部施用(post-directed)、レイバイ(lay-by))を用いることができる。
【０１９０】
　さらなる実施形態において、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンまたはその除草剤組
成物は、種子を処理することによって施用することができる。種子の処理は、基本的には
、本発明による式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンまたはそれらから調製される組成物
をベースとする、当業者が熟知しているあらゆる手法(種子粉衣(dressing)、種子コーテ
ィング(coating)、種子散粉(dusting)、種子浸漬(soaking)、種子フィルムコーティング(
film coating)、種子多層コーティング(multilayer coating)、種子被殻(encrusting)、
種子滴下(dripping)および種子ペレット化(pelleting))を包含する。種子処理では、除草
剤組成物は、希釈して、または希釈せずに施用することができる。
【０１９１】
　用語「種子」は、例えば、穀物、種子、果実、塊茎、実生および類似の形態などのあら
ゆる種類の種子を包含する。種子処理では、好ましくは、用語「種子」は、穀物および種
子を表す。
【０１９２】
　使用される種子は、上記の有用植物の種子であってよく、トランスジェニック植物また
は慣用の育種法によって得られる植物の種子であってもよい。
【０１９３】
　本発明による活性な式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの施用量(式Iのイソオキサゾ
ロ[5,4-b]ピリジンの全量)は、防除標的、季節、標的植物および生長段階に応じて、1ヘ
クタール(ha)当たり活性物質(a.s.)0.1g～3000g、好ましくは10g～1000gである。
【０１９４】
　本発明の別の好ましい実施形態において、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの施用
量は、1ヘクタール(ha)当たり活性物質(a.s.)0.1g～5000gおよび好ましくは1g～2500gま
たは5g～2000gの範囲内である。
【０１９５】
　本発明の別の好ましい実施形態において、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの施用
量は、1ヘクタール(ha)当たり活性物質0.1～1000g、好ましくは1～750g、より好ましくは
5～500gである。
【０１９６】
　種子を処理するためには、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、一般的に、種子10
0kg当たり0.001～10kgの量で用いられる。
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【０１９７】
　活性スペクトルを広げるため、さらに相乗効果を達成するため、式Iのイソオキサゾロ[
5,4-b]ピリジンは、多数の代表的な他の除草活性成分群または生長調節活性成分群と混合
して、同時に施用することができる。混合に適する成分は、例えば、1,2,4-チアジアゾー
ル、1,3,4-チアジアゾール、アミド、アミノリン酸およびその誘導体、アミノトリアゾー
ル、アニリド、(ヘト)アリールオキシアルカン酸およびその誘導体、安息香酸およびその
誘導体、ベンゾチアジアジノン、2-アロイル-1,3-シクロヘキサンジオン、2-ヘタロイル-
1,3-シクロヘキサンジオン、ヘタリールアリールケトン、ベンジルイソオキサゾリジノン
、メタ-CF3-フェニル誘導体、カーバメート、キノリンカルボン酸およびその誘導体、ク
ロロアセトアニリド、シクロヘキセノンオキシムエーテル誘導体、ジアジン、ジクロロプ
ロピオン酸およびその誘導体、ジヒドロベンゾフラン、ジヒドロフラン-3-オン、ジニト
ロアニリン、ジニトロフェノール、ジフェニルエーテル、ジピリジル、ハロカルボン酸お
よびその誘導体、尿素、3-フェニルウラシル、イミダゾール、イミダゾリノン、N-フェニ
ル-3,4,5,6-テトラヒドロフタルイミド、オキサジアゾール、オキシラン、フェノール、
アリールオキシフェノキシプロピオン酸エステルおよびヘタリールオキシフェノキシプロ
ピオン酸エステル、フェニル酢酸およびその誘導体、2-フェニルプロピオン酸およびその
誘導体、ピラゾール、フェニルピラゾール、ピリダジン、ピリジンカルボン酸およびその
誘導体、ピリミジルエーテル、スルホンアミド、スルホニル尿素、トリアジン、トリアジ
ノン、トリアゾリノン、トリアゾールカルボキサミド、ウラシル、フェニルピラゾリンお
よびイソオキサゾリンならびにその誘導体である。
【０１９８】
　さらに、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを単独でまたは他の除草剤と組み合わせ
て、あるいはそうでなければ他の作物保護剤との混合物の形態で(例えば有害生物または
植物病原性真菌もしくは細菌の防除剤と一緒に)施用するのも有益であり得る。また、栄
養不足や微量元素不足を処置するのに用いられる無機塩溶液との混和性も興味深い。非植
物毒性油や油濃縮剤などの他の添加剤を加えてもよい。
【０１９９】
　さらに、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを、薬害軽減剤と組み合わせて施用する
ことも有用であり得る。薬害軽減剤は、式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの、望まし
くない植物に対する除草作用に大きく影響を及ぼすことなく、有用植物に対する損傷を予
防または低下させる化合物である。これらは、有用植物の播種前(例えば、種子、苗条ま
たは実生の処理において)あるいは出芽前施用または出芽後施用のいずれかにおいて施用
することができる。薬害軽減剤および式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンは、同時にま
たは連続して施用することができる。
【０２００】
　好適な薬害軽減剤は、例えば、(キノリン-8-オキシ)酢酸、1-フェニル-5-ハロアルキル
-1H-1,2,4-トリアゾール-3-カルボン酸、1-フェニル-4,5-ジヒドロ-5-アルキル-1H-ピラ
ゾール-3,5-ジカルボン酸、4,5-ジヒドロ-5,5-ジアリール-3-イソオキサゾールカルボン
酸、ジクロロアセトアミド、アルファ-オキシイミノフェニルアセトニトリル、アセトフ
ェノンオキシム、4,6-ジハロ-2-フェニルピリミジン、N-[[4-(アミノカルボニル)フェニ
ル]スルホニル]-2-ベンズアミド、1,8-ナフタル酸無水物、2-ハロ-4-(ハロアルキル)-5-
チアゾールカルボン酸、ホスホロチオエート、N-アルキル-O-フェニルカーバメートおよ
び2-オキソ-ニコチンアミドならびにそれらの農業上好適な塩、およびそれらが酸機能を
有していると想定して、それらの農業上好適な誘導体(例えば、アミド、エステルおよび
チオエステル)である。
【０２０１】
　本明細書中の以下に、代表的な式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの調製を実施例に
よって示す：
　NMRスペクトルは、Bruker Avance II 300上で記録した。  
　LC-MSは、以下の条件で、ウォーターズ・システム(Waters system)上で記録した：
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カラム：XTerra MS C18 5μm (4.6x100mm)
勾配：95％ H2O/5％ メタノール～100％ メタノール(8分)
流速：1.5mL/分
別法として、Shimadzu LCMS 20-20と組み合わせたShimadzu Nexera UHPLC、ESIを使用し
た；カラム：Phenomenex Kinetex 1,7μm XB-C18 100A；
　ESI-MS
移動相：A (水中0.2％ギ酸)：B (メタノール) = 10 : 90、流速：0.2ml/分、検出：ESI；
陽極
　HPLC
カラム：YMC-Pack ODS-AQ、50*4.6mmI.D. S-5μm、12nm
移動相：A：水(0.025％ TFA)、B：メタノール；6.0分
流速：3ml/分、波長：220/254nm、オーブン温度：40℃
【化２２】

【０２０２】
　化合物2の合成
DCM(ジクロロメタン、2L)中化合物1(200g、1.92mol)の溶液に、TBDPSi-Cl(tert-ブチルジ
フェニルシリル塩化物、527g、1.92mol)を加え、この混合物を溶解するまで室温で20分間
攪拌した。次いで、イミダゾール(261.9g、3.85mol)を20分間かけて少しずつ加えた。得
られた混合物を室温で5時間攪拌した。この混合物に飽和NH4Cl(2L)を加え、水層をDCMで
抽出した。合わせた有機物をブラインで洗浄し、無水Na2SO4で乾燥させ、真空中で濃縮し
た。得られた粗生成物をシリカゲルカラム(石油エーテル：酢酸エチルエステル(ポリエチ
レン:酢酸エチル = 80:1)で精製し、化合物2(300g、収率47.6％)を得た。
【０２０３】
1H-NMR (CDCl3)：δ= 7.68-7.70 (m, 4H), 7.26-7.43 (m, 6H), 4.23 (s, 2H), 4.14 (q,
 J= 6.8 Hz, 2H), 1.22 (t, J= 6.8 Hz, 3H), 1.09 (s, 9H)。

【化２３】

【０２０４】
　化合物3の合成
THF(テトラヒドロフラン)(0.7L)に、-78℃にてN2下、n-BuLi(2.5M、700mL、1.75mol)を加
えた。同じ温度で、THF(300mL)中アセトニトリル(72g、1.75mol)をゆっくりと滴加した。
-78℃にて1時間攪拌した後、THF(300mL)中化合物2(300g、0.87mol)の溶液を滴加した。得
られた溶液を-78℃から3時間攪拌した。混合物を氷水に注ぎ、pHが5~6になるまで6N HCl
で酸性化した。THF層を分離し、水層をDCMで抽出した。合わせた有機物を無水Na2SO4で乾
燥し、真空中で濃縮した。得られた粗生成物(120g)をさらに精製することなく直接使用し
た。
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【化２４】

【０２０５】
　化合物4の合成
DCM(2L)中の化合物3(120g、0.35mol)およびNH2OH-HCl(27.2g、0.39mol)の混合物に、N2下
、NEt3(トリエタノールアミン、98.5mL、0.71mol)を加えた。混合物を50℃にて12時間攪
拌した。次に、これを水に注ぎ入れ、DCMで抽出した。合わせた有機物をブラインで洗浄
し、無水Na2SO4で乾燥させ、真空中で濃縮した。得られた粗生成物をシリカゲルカラムで
精製し(ポリエチレン:酢酸エチル = 20:1～DCM:メタノール = 80:1)、化合物4(70g、収率
55.9％)を得た。
【化２５】

【０２０６】
　化合物6の合成
金属Na(6g、0.26mol)をエタノール(1.5L)に少しずつ加え、溶解するまで攪拌した。上記
の溶液を氷水浴中で冷却し、化合物5(20g、0.24mol)を、N2雰囲気下に滴加した。0.5時間
後、シュウ酸ジエチルエステル(31.6g、0.22mol)を、0℃にて強く攪拌しながら滴加した
。得られた反応混合物を室温で一晩攪拌した。混合物を水で希釈し、ロータリーエバポレ
ーター(40℃未満の水浴)上で濃縮してエタノールを除去し、残渣を6N水性HClでpH2まで酸
性化し、DCMで抽出した。合わせた抽出物をブラインで洗浄し、無水Na2SO4で乾燥させ、
ロータリーエバポレーター(30℃未満の水浴)上で濃縮し、化合物6(21g、収率48％)を得た
。
【０２０７】
1H-NMR (CDCl3): δ= 6.47 (s, 1H), 4.37-4.32 (m, 2H), 1.92-1.86 (m, 1H), 1.37 (t,
 3H, J= 7.2 Hz), 1.24-1.04 (m, 4H)。
【０２０８】
　化合物7の合成
酢酸(500mL)中の化合物4(70g、0.20mol)および化合物6(36.7g、0.20mol)の溶液を100℃で
2時間攪拌した。この混合物を濃縮し、シリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル = 10
:1)で精製し、化合物7(97g、収率97％)を得た。
【０２０９】
　化合物8の合成
THF(1.5L)中の化合物7(97g、0.19mol)の溶液に、THF(0.5L)中TBAF(テトラ-n-ブチルアン
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モニウムフルオリド、62.9g、0.29mol)溶液を室温で滴加した。得られた混合物を室温で2
時間攪拌した。混合物を酢酸エチルで希釈し、ブラインで洗浄した。有機相を無水Na2SO4
で乾燥させ、真空中で濃縮した。生成物をシリカゲルカラム(PE:酢酸エチル = 1:1)で精
製し、化合物8(32.9g、収率64.7％)を得た。
【０２１０】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.79 (s, 1H), 4.99 (s, 2H), 4.52 (q, J= 7.2 Hz, 2H), 2.25 (m
, 1H), 1.48 (t, J= 7.2 Hz, 3H), 1.18-1.29 (m, 4H)。
【０２１１】
　化合物9の合成
　オキサリルクロリド(28.7g、0.22mol)を、-78℃にてN2下、DCM(800mL)に加え、次いでD
CM(500mL)中DMSO(ジメチルスルホキシド、24g、0.31mol)の溶液を滴加した。この混合物
を同じ温度で1時間攪拌し、DCM(500L)中化合物8(32.9g、0.12mol)の溶液を滴加して同じ
温度で2時間攪拌した。NEt3(トリエチルアミン、173.9g、1.25mol)を滴加して反応をクエ
ンチした。有機相をブラインで洗浄し、無水Na2SO4で乾燥させ、真空中で濃縮した。得ら
れた粗生成物をシリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル = 3:1)で精製して9(20.7g、
収率63％)を得た。
【０２１２】
1H-NMR (CDCl3): δ= 10.42 (s, 1H), 7.65 (s, 1H), 4.88 (q, J= 7.2 Hz, 2H), 2.2-2.
3 (m, 1H), 1.40 (t, J= 7.2 Hz, 3H), 1.20-1.30 (m, 4H)。
【化２６】

【０２１３】
　化合物10の合成
ナトリウム(14.67g、0.64mol)を乾燥メタノール(0.8L)に溶解し、乾燥メタノール(0.2L)
中シクロプロピルメチルケトン5(50g、0.59mol)およびシュウ酸ジメチル(70.2g、0.59mol
)の溶液を0℃にて滴加した。反応混合物を室温で24時間攪拌し、一晩還流した。水(0.5L)
を加え、メタノールを減圧下に除去した。この水溶液をEt2O(150mL)で洗浄し、2M H2SO4
でpH=2まで酸性化し、Et2O(ジエチルエーテル、3x150mL)で抽出した。有機層をMgSO4で乾
燥させ、濃縮乾固し、化合物10(55.6g、55％)を得て、これをさらに精製することなく使
用した。
【０２１４】
1H-NMR (CDCl3): δ= 14.61 (br, 1H), 6.84 (s, 1H), 3.90 (s, 3H), 1.95-1.82 (m, 1H
), 1.26-1.20 (m, 2H), 1.10-1.00 (m, 2H)。

【化２７】

【０２１５】
　化合物11の合成
酢酸(AcOH)(100mL)中化合物10(17g、0.1mol)および5-アミノ-イソオキサゾール-3-オン(1
0g、0.1mol)の混合物を還流にて2時間攪拌した。反応混合物を、氷/水(200mL)に注ぎ入れ
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た。形成された固体を濾過により回収し、高真空下で乾燥させた。19g(82％)の化合物11
を得た。
【０２１６】
1H-NMR (CDCl3): δ= 10.30 (bs, 1H), 7.69 (s, 1H), 4.12 (s, 3H), 2.27-2.20 (m, 1H
), 1.29-1.22 (m, 2H), 1.21-1.12 (m, 2H); MS: m/z= 235 [M+H]+
【０２１７】
　化合物12の合成
乾燥THF(5mL)中トリフェニルホスフィン(370mg、1.4mmol)の攪拌溶液に、0℃にて窒素雰
囲気下、ジイソプロピルアゾジカルボキシレート(280mg、1.4mmol)を滴加し、混合物を20
分間攪拌した。次いで、シクロヘキサノール(130mg、1.3mmol)および化合物11(300mg、1.
3mmol)を0℃にて加えた。混合物を室温で2時間攪拌し、40℃まで加熱し、一晩攪拌した。
混合物を室温まで冷却し、トリフェニルホスフィン(370mg、1.4mmol)、シクロヘキサノー
ル(130mg、1.3mmol)およびジイソプロピルアゾジカルボキシレート(280mg、1.4mmol)をさ
らに1回加えた。この混合物を室温で1時間攪拌し、60℃まで加熱し、一晩攪拌した。溶媒
を減圧下に除去した。残渣をカラムクロマトフラフィー(SiO2、c-ヘキサン/酢酸エチル)
で精製し、化合物12(320mg、収率78％)を得た。
【０２１８】
　化合物13の合成
1:1 THF/1N NaOH(5mL)混合物中の化合物12(285mg、0.9mmol)の溶液を室温で1.5時間攪拌
した。反応物を真空中で濃縮し、水溶液を10％HClでpH2まで酸性化し、形成された固体を
濾過により回収し、高真空下で乾燥させて化合物13(250mg、92％)を得た。
【０２１９】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.84 (s, 1H); 5.08-5.15 (m, 1H); 2.11-2.27 (m, 3H); 1.71-1.8
2 (m, 4H); 1.35-1.68 (m, 4H); 1.18-1.31 (m, 4H);
【化２８】

【０２２０】
　化合物14の合成
乾燥DMF(ジメチルホルムアミド、100mL)中の化合物11(5.0g、0.02mol)およびK2CO3(5.9g
、0.03mol)の攪拌溶液に、室温にて窒素雰囲気下、プロパルギルブロミド(3.6g、0.03mol
)を滴加し、混合物を2時間攪拌した。この溶媒を真空中で除去し、残渣を酢酸エチルと水
との間で分配した。有機層をブラインで洗浄し、無水Na2SO4で乾燥させ、真空中で濃縮し
た。得られた粗生成物をシリカゲルカラム(c-ヘキサン：酢酸エチル = 10:1)で精製し、1
4(2.5 g、収率43％)を得た。
【０２２１】
1H-NMR (DMSO): σ = 7.65 (s, 1H); 5.09 (s, 2H); 4.50 (q, 2H); 2.61 (s, 1H); 2.25
-2.15 (m, 1H); 1.46 (t, 3H); 1.10-1.30 (m, 4H); LCMS: 1.196 分、m/z= 287 [M+H]+
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【化２９】

【０２２２】
　化合物15の合成
アセトニトリル(80mL)、化合物11(1.0g、0.004mol)およびシリルアリールトリフラートA(
2.0g、0.006mol)の溶液に、CsF(2.0g、0.014mol)を加えた。反応混合物を室温で24時間攪
拌し、得られた溶液をブライン(20mL)で洗浄し、酢酸エチル(20mL)で抽出した。合わせた
エーテル画分をNa2SO4で乾燥させ、減圧下に濃縮した。残渣をシリカゲル上のフラッシュ
クロマトグラフィーで精製し、所望の生成物15(0.9g、収率67％)を得た。
【０２２３】
1H-NMR (DMSO):σ = 7.78-7.80 (d, J= 8.01Hz, 2H); 7.76(s, 1H); 7.54 (t, J=8.0 Hz,
 2H); 7.34 (t, J= 8.0 Hz, 1H); 3.34(s, 3H); 2.41-2.46 (m, 1H); 1.11-1.24 (m, 4H)
; LCMS: 3.608 分、m/z= 311 [M+H]+

【化３０】

【０２２４】
　化合物16の合成
混合物1:1 THF/H2O(20mL)中の化合物15(0.9g、0.003mol)の溶液に、水(5mL)中水酸化リチ
ウム(0.3g、0.012mol)の溶液を加えた。反応混合物を室温で1.5時間攪拌した。反応物を
真空中で濃縮し、この水溶液を10％HClでpH2まで酸性化し、形成された固体を濾過により
回収し、高真空下で乾燥させて化合物16(0.3g、33％)を得た。
【０２２５】
1H-NMR (CD3)2CO: σ = 7.99 (s, 1H); 7.93-7.95 (m, 2H); 7.63 (t, 2H); 7.47 (t, 1H
); 2.50-2.60 (m, 1H); 1.22-1.33 (m, 4H)。
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【化３１】

【０２２６】
　化合物17の合成
乾燥DCM(20mL)中の化合物11(1.0g、0.004mol)およびNEt3(0.6g、0.006mol)の攪拌溶液に
、0℃にて窒素雰囲気下、ピバル酸塩化物(3.6g、0.004mol)を滴加した。反応混合物を室
温にて2時間攪拌した。溶媒を真空中で除去し、残渣を酢酸エチルと水との間で分配した
。有機層を5％HClと水の水溶液で洗浄し、Na2SO4で乾燥させ、真空中で濃縮して17(1.2g
、収率88％)を得た。
【０２２７】
1H-NMR (DMSO): σ = 7.70 (s, 1H); 3.94 (s, 3H); 2.26-2.16 (m, 1H); 1.45 (s, 9H);
 1.30-1.16 (m, 4H); LCMS: 3.868 分、m/z= 235 [M-tBuCO+H]+

【化３２】

【０２２８】
　化合物18の合成
化合物11(12.0g、0.05mol)、ピリジン塩酸塩(20.0g、0.17mol)、H3PO4(3.6g、0.04mol)お
よびPOCl3(120mL)の混合物を90℃で3時間攪拌した。過剰のPOCl3を高真空下に蒸発させた
。残りの混合物を酢酸エチルに溶解し、0℃にてNaHCO3でゆっくりと中和した。有機層を
ブラインと水で洗浄し、MgSO4で乾燥させ、濃縮乾固した。残渣をカラムクロマトフラフ
ィー(SiO2、c-ヘキサン/酢酸エチル)で精製し、化合物18(6.5 g、収率50％)を得た。
【０２２９】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.72 (s, 1H), 4.05 (s, 3H), 2.29-2.20 (m, 1H), 1.32-1.26 (m,
 2H), 1.25-1.18 (m, 2H); MS: m/z= 253 [M+H]+
【０２３０】
　化合物19の合成
混合物1:1THF/水(100mL)中の化合物18(9.3g、0.035mol)の溶液に、水(15mL)中水酸化リチ
ウム(1.0g、0.041mol)の溶液を加えた。反応混合物を室温で1.5時間攪拌した。反応物を
真空中で濃縮し、水溶液を10％HClでpH2まで酸性化し、形成された固体を濾過により回収
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【０２３１】
1H-NMR (CDCl3): δ= 9.50-9.70 (bs, 1H), 7.61 (s, 1H) 2.85 (s, 3H), 2.28-2.19 (m,
 1H), 1.30-1.10 (m, 2H); LCMS: 1.099分、m/z= 239 [M+H]+
【０２３２】
　化合物20の合成
化合物19(500mg、2.1mmol)およびアニリン(5mL)を、マイクロ波中で10バール、120℃にて
1時間攪拌した。反応物を真空中で濃縮し、残渣をジイソプロピルエーテルに溶解した。
形成された固体を濾過により回収し、高真空下で乾燥させて化合物20(300mg、48％)を得
た。
【０２３３】
1H-NMR (DMSO): δ= 23.35 (s, 1H); 11.9 (bs, 1H)7.69 (s, 1H); 7.56-7.50 (m, 2H); 
7.35 (t, 2H); 6.93 (t, 1H); 2.35-2.26 (m, 1H); 1.00-1.10 (m, 4H); LCMS: 1.335分
、m/z= 296 [M+H]+

【化３３】

【０２３４】
　化合物21の合成
化合物19(500mg、2.1mmol)およびシクロプロピルアミン(5mL)を、マイクロ波中で5バール
、120℃にて1時間攪拌した。反応物を真空中で濃縮し、調製HPLCで精製し、化合物21(65m
g、12％)を得た。
【０２３５】
1H-NMR (DMSO): δ= 7.75 (s, 1H); 7.28 (s, 1H); 2.70-2.58 (m, 1H); 2.42-2.35 (m, 
1H); 1.18-1.00 (m, 4H); 0.80-0.70 (m, 2H); 0.51-0.59 (m, 2H); LCMS: 2.489分、m/z
= 260 [M+H]+
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【化３４】

【０２３６】
　化合物23の合成
THF(1.5L)中のヒドロキシ-酢酸エチルエステル22(99.6g、0.96mol)の溶液に、窒素雰囲気
下、NaH(42.0g、1.0mol：鉱油中60％)を0℃にて少しずつ加えた。この混合物を0℃で30分
間攪拌し、テトラブチルアンモニウムヨージド(35.3g、0.10mol)とベンジルブロミド(163
.6g、0.96mol)を加えた。混合物を室温まで温め、この温度で12時間攪拌した。反応混合
物を水で希釈し、酢酸エチルで抽出した。有機層をMgSO4で乾燥させ、溶媒を高真空下に
蒸発させ、粗生成物を蒸留し(121℃/4mBar)、化合物23(135.5g、収率73％)を得た。
【０２３７】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.41- 7.22 (m, 5H), 4.65 (s, 2H), 4.27 (q, 2H), 4.11 (s, 2H)
, 1.25 (t, 3H)。
【０２３８】
　化合物24の合成
　テトラヒドロフラン(1L)およびNaH(30.0g、0.77mol：鉱油中60％)を窒素雰囲気下に攪
拌し、50℃まで加熱した。この混合物に、化合物23(135.5g、0.70mol)およびアセトニト
リル(37.1g、0.90mol)のテトラヒドロフラン溶液を加えた。反応物を室温で12時間攪拌し
た。反応混合物を水で希釈し、MTBE(メチルtert-ブチルエーテル)で抽出した。水相をク
エン酸(pH=3)で酸性化し、酢酸エチルで抽出した。有機層をブラインおよび水で洗浄し、
MgSO4で乾燥させて濃縮乾固した。残渣をカラムクロマトフラフィー(SiO2、c-ヘキサン/
酢酸エチル)で精製し、化合物24(41g、収率31％)を得た。
【０２３９】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.40- 7.21 (m, 5H), 4.58 (s, 2H), 4.10 (s, 2H), 3.61 (s, 2H)
。
【０２４０】
　化合物25の合成
エタノール(1L)中の化合物24(63.3g、0.33mol)、ヒドロキシルアミン塩酸塩(30.2g、0.43
mol)および酢酸ナトリウム(82.3g、1mol)の混合物を、室温で4時間攪拌した。溶媒を高真
空下で除去した。反応混合物を水に注ぎ入れ、メチレンクロリドで抽出した。有機層をブ
ラインおよび水で洗浄し、MgSO4で乾燥させて濃縮乾固した。残渣をカラムクロマトフラ
フィー(SiO2、c-ヘキサン/酢酸エチル)で精製し、化合物25(13.8g、収率20％)を得た。
【０２４１】
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1H-NMR (CDCl3): δ= 7.40- 7.22 (m, 5H), 5.20 (s, 1H), 4.55 (bs, 4H), 4.46 (s, 2H
)。
【０２４２】
　化合物26の合成
酢酸(150mL)中の化合物10(11.5g、0.07mol)および化合物25(13.8g、0.07mol)の混合物を
、還流で2時間攪拌した。反応混合物を氷/水(200mL)に注ぎ入れた。形成された固体を濾
過により回収し、高真空下で乾燥させた。化合物26(16.5 g、72％)を得た。
【０２４３】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.68 (s, 1H), 7.32 (s, 5H), 5.03 (s, 2H), 4.60 (s, 2H), 3.95
 (s, 3H), 2.26-2.20 (m, 1H), 1.30-1.25 (m, 2H), 1.20-1.12 (m, 2H); MS: m/z= 339 
[M+H]+
【化３５】

【０２４４】
　化合物27の合成
乾燥DCM(3L)中のプロパン-1,3-ジオールB(304g、4mol)の溶液に、Et3N(1212g、12mol)お
よびTBDPSiCl(548g、2 mol)を加え、この混合物を20℃で16時間攪拌した。混合物をブラ
インで洗浄し、乾燥させ、濃縮し、シリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル = 1000:
1)で精製して、生成物として化合物27(300g、収率47.8％)を得た。
【０２４５】
1H-NMR (CDCl3): δ =7.66-7.68 (m, 4H), 7.39-7.43 (m, 6H), 3.82-3.85 (m, 4H), 1.8
0-1.81 (m, 2H), 1.04 (s, 9H)。
【０２４６】
　化合物28の合成
乾燥アセトン(3L)中の化合物27(278g、0.88mol)の溶液に、ジョーンズ試薬(濃H2SO4(128m
L)および水(557mL)中のCrO3(148.7g))を0℃にて滴加し、0℃で16時間攪拌した。溶媒は真
空中で除去し、残渣を酢酸エチルと水との間で分配した。有機層をブラインで洗浄し、乾
燥させて濃縮し、生成物として化合物28(289g、87.8％)を得た。
【０２４７】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.66-7.68 (m, 4H), 7.38-7.43 (m, 6H), 3.94 (t, J=6.8 Hz, 2H)
, 2.60 (t, J=6.8 Hz, 2H), 1.04 (s, 9H)。
【０２４８】
　化合物29の合成
乾燥DMF(2 L)中の化合物28(180g、0.549mol)の溶液に、K2CO3(151.8g、1.098mol)、次い
でCH3I(90.5g、0.604mol)を添加した。この混合物を20℃にて16時間攪拌した。溶媒を除
去し、残渣をシリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル= 100:1)で精製し、化合物29(1
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70g、収率90.6％)を得た。
【０２４９】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.65-7.68 (m, 4H), 7.38-7.43 (m, 6H), 3.95 (t, J=6.8 Hz, 2H)
, 3.68 (s, 3H), 2.61 (t, J=6.8 Hz, 2H), 1.03 (s, 9H)。
【０２５０】
　化合物30の合成
THF(3L)中のn-BuLi(487mL、1.264mol)の溶液に、-78℃にてN2下、THF(100mL)中のCH3CN(5
0g、1.264mol)を滴加し、2時間攪拌した。次いで化合物29(300g、0.843mol)をゆっくりと
加え、混合物を-78℃～20℃にて5時間攪拌した。混合物を氷-水に注ぎ入れ、6N水性HClで
pH3まで酸性化し、酢酸エチルで抽出した。有機層をシリカゲルカラム(ポリエチレン:酢
酸エチル=100:1)で精製し、化合物30(200g、収率64.9％)を得た。
【０２５１】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.62-7.72 (m, 4H), 7.37-7.45 (m, 6H), 3.95 (t, J=6.8 Hz, 2H)
, 3.53 (s, 3H), 2.75 (t, J=6.8 Hz, 2H), 1.04 (s, 9H)。
【０２５２】
　化合物31の合成
DCM(2L)中の化合物30(170g、0.484mol)およびNH2OH-HCl(34.4g、0.484mol)の混合物に、E
t3N(73.3g、0.726mol)を0℃にて滴加し、混合物を還流で5時間加熱した。混合物をブライ
ンで洗浄し、乾燥させて濃縮し、化合物31(120g、収率70.6％)を得た。
【０２５３】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.62-7.72 (m, 4H), 7.37-7.45 (m, 6H), 3.95 (t, J=6.8 Hz, 2H)
, 3.53 (s, 3H), 2.75 (t, J=6.8 Hz, 2H), 1.04 (s, 9H)。
【０２５４】
　化合物32の合成
酢酸(1500mL)中の化合物31(120g, 0.328mol)の溶液に、化合物6(60.3g、0.328mol)を20℃
にて滴加し、混合物を還流で5時間加熱した。溶媒を除去し、残渣を酢酸エチルと水との
間で分配した。合わせた有機物をブラインで洗浄し、乾燥させて濃縮し、化合物32(170g
、収率100％)を得た。
【０２５５】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.62 (s, 1H), 7.28-7.55 (m, 10H), 4.38 (q, 2H), 4.05 (t, J=6
.8 Hz, 2H), 3.45 (t, J=6.8 Hz, 2H), 2.22 (m, 1H), 1.38 (m, 3H), 1.15-1.28 (m, 4H
), 0.99 (s, 9H)。
【０２５６】
　化合物33の合成
THF(2L)中の化合物32(170g、0.331mol)の溶液に、THF(300mL)中のTBAF(129.5g、0.496mol
)の溶液を滴加し、混合物を20℃にて15時間攪拌した。溶媒を除去し、残渣をシリカゲル
カラム(ポリエチレン:酢酸エチル = 10:1)で精製し、化合物33(78g、収率85.7％)を得た
。
【０２５７】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.68 (s, 1H), 4.46 (q, J=7.2 Hz, 2H), 4.10 (t, J=7.2 Hz, 2H)
, 3.41 (t, J=6.4 Hz, 2H), 2.32 (m, 1H), 1.45 (t, J=7.2 Hz, 3H), 1.22-1.26 (m, 4H
)。
【０２５８】
　化合物34の合成
DCM(2L)中の化合物33(45g、0.163mol)の溶液に、Dess-Martinペリオジナン(103.6g、0.24
4mol)を加え、混合物を20℃にて15時間攪拌した。溶媒を除去し、残渣をシリカゲルカラ
ム(ポリエチレン:酢酸エチル= 5:1)で精製して、生成物34(38g、83.0％)を得た。
【０２５９】
1H-NMR (CDCl3): δ= 9.87 (s, 1H), 7.72 (s, 1H), 4.41 (q, J=7.2 Hz, 2H), 3.45 (s,
 1H), 2.23 (m, 1H), 1.40 (t, J=7.2 Hz, 3H), 1.16-1.28 (m, 4H)。
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【化３６】

【０２６０】
　化合物36の合成
エタノール(3L)中の化合物35(258g、3mol)およびナトリウムエトキシド(16.2g、0.3mol)
の混合物を、20℃にて48時間攪拌した。この混合物を濃縮し、残渣をDCMで処理し、固体
を濾別した。濾液を乾燥させて濃縮し、粗生成物として化合物36(150g、21.4％)を得た。
【０２６１】
1H-NMR (CDCl3): δ= 4.11 (q, J=7.2 Hz, 2H), 3.62 (m, 2H), 2.48 (m, 2H), 1.81-1.8
6 (m, 2H), 1.17(t, J=7.2 Hz, 3H)。
【０２６２】
　化合物37の合成
DCM(1.5L)中の化合物36(132g、1mol)の溶液に、イミダゾール(81.6g、1.2mol)、次いでTB
DPSiCl(274g、1mol)を滴加した。この混合物を20℃にて16時間攪拌した。混合物を濃縮し
、残渣をシリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル= 500:1)で精製し、生成物として化
合物37(300g、収率81.1％)を得た。
【０２６３】
1H-NMR (CDCl3): δ= 7.36-7.73 (m, 10H), 4.11 (q, J=7.2 Hz, 2H), 3.69 (t, J=6.4 H
z, 2H), 2.45 (t, J=7.6 Hz, 2H), 1.85-1.92 (m, 2H), 1.24 (t, J=7.2 Hz, 3H), 0.87 
(s, 9H)。
【０２６４】
　化合物38の合成
THF(3L)中のn-BuLi(487mL、1.216mol)の溶液に、-78℃にてN2下、THF(100mL)中のCH3CN(5
0g、1.216mol)を滴加し、2時間攪拌した。次いで、化合物37(300g、0.811mol)をゆっくり
と加え、-78℃～20℃にて5時間攪拌した。この混合物を水に注ぎ入れ、6N水性HClでpH 3
まで酸性化し、酢酸エチルで抽出した。有機層をシリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エ
チル=100:1)で精製し、生成物として化合物38(250g、収率84.5％)を得た。
【０２６５】
1H-NMR (CDCl3): δ=7.39-7.74 (m, 10H), 3.70 (t, J=6.0 Hz, 2H), 3.39 (s, 2H), 2.7
1 (t, J=7.2 Hz, 2H), 1.85-1.90 (m, 2H), 1.24 (t, J=7.2 Hz, 3H), 1.07 (s, 9H)。
【０２６６】
　化合物39の合成
DCM(2L)中の化合物38(190g、0.52mol)およびNH2OH-HCl(55.4g、0.78mol)の混合物に、Et3
N(78.9g、0.78mol)を0℃にて滴加し、混合物を還流で5時間加熱した。混合物をブライン
で洗浄し、乾燥させて濃縮し生成物として化合物39(185g、収率93.6％)を得た。
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【０２６７】
1H-NMR (CDCl3): δ=7.65-7.67 (m, 4H), 7.36-7.44 (m, 6H), 4.92 (s, 1H), 3.72 (t, 
J=6.4 Hz, 2H), 2.63 (t, J=7.6 Hz, 2H), 1.04 (s, 9H)。
【０２６８】
　化合物40の合成
酢酸(1L)中の化合物39(190g、0.50mol)の溶液に、化合物6(92g、0.50mol)を20℃にて滴加
し、混合物を還流で5時間加熱した。溶媒を除去し、残渣を酢酸エチルと水で処理した。
合わせた有機物をブラインで洗浄し、乾燥させて濃縮し、生成物として化合物40(200g、
収率75.8％)を得た。
【０２６９】
1H-NMR (CDCl3): δ=7.64-7.66 (m, 4H), 7.32-7.39 (m, 6H), 4.43 (q, J=7.2 Hz, 2H),
 3.79 (t, J=6.4 Hz, 2H), 3.25 (t, J=7.2 Hz, 2H), 2.22 (m, 1H), 2.04 (m, 1H), 1.4
3 (t, 3H), 1.15-1.28 (m, 4H), 1.14-1.17 (m, 4H), 1.07 (s, 9H)。
【０２７０】
　化合物41の合成
THF(2L)中の化合物40(200g、0.379mol)の溶液に、THF(300mL)中のTBAF(148.3g、0.568mol
)を滴加し、混合物を20℃にて15時間攪拌した。溶媒を除去し、残渣をシリカゲルカラム(
ポリエチレン:酢酸エチル= 5:1)で精製し、生成物として化合物41(50g、収率45.5％)を得
た。
【０２７１】
1H-NMR (CDCl3): δ=7.68 (s, 1H), 4.48 (q, J=7.2 Hz, 2H), 3.75 (t, J=6.0 Hz, 2H),
 3.27 (t, J=7.2 Hz, 2H), 2.21 (m, 1H), 2.06 (m, 2H), 1.46 (t, J=7.2 Hz, 3H), 1.1
4-1.27 (m, 4H)。
【０２７２】
　化合物42の合成
DCM(1L)中のオキサリルクロリド(43.8g、0.344mol)の溶液に、-78℃にてN2下、DMSO(26.9
g、0.344mol)を滴加し、1時間攪拌した。次いで、DCM(100mL)中の化合物41(50g、0.172mo
l)を-78℃にて滴加し、2時間攪拌した。次いで、Et3N(173.7g、1.72mol)を滴加し、-78℃
～20℃にて2時間攪拌した。混合物を飽和NH4Clでクエンチし、有機層をブラインで洗浄し
、シリカゲルカラム(ポリエチレン:酢酸エチル=5:1)で精製して生成物42(14.3g、収率28.
9％)を得た。
【０２７３】
1H-NMR (CDCl3): δ= 9.92 (s, 1H), 7.71 (s, 1H), 4.48 (q, J=7.2 Hz, 2H), 3.48 (t,
 J=7.2 Hz, 2H), 3.06 (t, J=7.2 Hz, 2H), 2.24 (m, 1H), 1.47 (t, J=7.2 Hz, 3H), 1.
16-1.27(m, 4H)。
【０２７４】
　以下の表3に記載されるイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンを、上記の方法に従って調製し
た。
【化３７】
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【０２７５】
　使用実施例
式Iのイソオキサゾロ[5,4-b]ピリジンの除草活性を、以下の温室実験によって実証された
。
【０２７６】
　使用した栽培容器は、ローム質の砂と、基質として約3.0％の腐食質とを含むプラスチ
ック製の植木鉢であった。試験植物の種子は、それぞれの種ごとに別々に蒔いた。
【０２７７】
　出芽前処理の場合は、水に懸濁又は乳化させておいた活性成分を、微細分散ノズルを用
いて播種の直後に施用した。容器に穏やかに水を撒いて発芽および生長を促し、その後、
植物が根付くまで透明のプラスチックフードで覆った。このカバーは、活性成分によって
損なわれない限り、試験植物の均一な発芽をもたらした。
【０２７８】
　出芽後処理の場合は、最初に、草性に応じて試験植物を3～15ｃｍの草丈まで生長させ
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を同じ試験容器に直接播種して生長させるか、または最初に実生として別に生長させ、処
理の数日前に試験容器に移植した。
【０２７９】
　種に応じて、植物は10～25℃又は20～35℃に置いておいた。試験期間は2～4週間に及ん
だ。この期間中、植物の世話をし、個々の処理に対するそれらの応答を評価した。
【０２８０】
　評価は、0～100の尺度を用いて行った。「100」は、植物が全く出芽しなかったこと、
又は少なくとも気中部分が完全に破壊されていたことを意味し、「0」は、全く損傷がな
かったこと、又は正常な生長過程にあったことを意味する。良好な除草活性には少なくと
も80の値が与えられ、非常に良好な除草活性には少なくとも90の値が与えられる。
【０２８１】
　この温室実験に使用した植物は、以下の種に属する：
【表３】

【表４】



(68) JP 2015-504889 A 2015.2.16

10

20

30

【表５】



(69) JP 2015-504889 A 2015.2.16

10

20

30

40

【表６】

【表７】

【表８】
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