
(57)【要約】
【課題】
　植物病害に対して優れた効力を有する化合物を提供すること

【解決手段】
　式（１）
　
　
　
　
　
　

　
　
　
　
　

〔式中、Ｒ１ はＣ１－Ｃ３アルキル基を表し、Ｑは以下のＱ１～Ｑ４で示されるいずれか
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 （ １ ）
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ は Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｑ は 以 下 の Ｑ １ ～ Ｑ ４ で 示 さ れ る い ず れ か の 基
　
　
　
　
　
を 表 し 、
Ｒ ２ は 水 素 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル ケ
ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ
ニ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル ケ ニ ル
オ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ ３ －
Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が 1位 に 置 換 し て い て も よ い Ｃ ３ －
Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル コ キ シ 基 、 ジ （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル ） ア ミ
ノ 基 又 は フ ェ ニ ル 基 （ 該 フ ェ ニ ル 基 は ハ ロ ゲ ン 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３
ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア
ル キ ル チ オ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル キ ル チ オ 基 、 シ ア ノ 基 又 は ニ ト ロ 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い ） を 表 し 、
Ｘ は 各 々 が 酸 素 原 子 又 は 硫 黄 原 子 を 表 す 。 ］
で 示 さ れ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ る 請 求 項 １ 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｘ が 硫 黄 原 子 で あ る 請 求 項 １ 又 は ２ 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｑ が Ｑ １ で あ る 請 求 項 １ ～ ３ い ず れ か 一 項 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ 2 が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が １ 位 に 置 換 し て い て も よ い Ｃ ３ －
Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル コ キ シ 基 ま た は ジ （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル ）
ア ミ ノ 基 で あ る 請 求 項 １ ～ ４ い ず れ か 一 項 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ い ず れ か 一 項 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 を 有 効 成 分 と し て 含 有 す る こ と を 特
徴 と す る 植 物 病 害 防 除 剤 。
【 請 求 項 ７ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ い ず れ か 一 項 記 載 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 の 有 効 量 を 植 物 又 は 植 物 を 栽 培 す る
土 壌 に 処 理 す る こ と を 特 徴 と す る 植 物 病 害 の 防 除 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
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　 本 発 明 は ナ フ タ レ ン 化 合 物 と そ の 植 物 病 害 防 除 用 途 に 関 す る 。
【 背 景 技 術 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 従 来 よ り 、 植 物 病 害 を 防 除 す る た め の 薬 剤 の 開 発 が 広 く 進 め ら れ 、 多 数 の 植 物 病 害 防 除
剤 が 実 用 に 供 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
【 特 許 文 献 １ 】 国 際 公 開 第 ９ ９ ／ １ ８ １ ０ ２ 号 パ ン フ レ ッ ト 。
【 発 明 の 開 示 】
【 発 明 が 解 決 し よ う と す る 課 題 】
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 本 発 明 者 等 は 、 優 れ た 植 物 病 害 防 除 効 力 を 有 す る 化 合 物 を 見 出 す べ く 鋭 意 検 討 し た 結 果
、 下 記 式 （ １ ） で 示 さ れ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 が 優 れ た 植 物 病 害 防 除 効 力 を 有 す る こ と を 見
出 し 、 本 発 明 を 完 成 し た 。
【 課 題 を 解 決 す る た め の 手 段 】
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 即 ち 、 本 発 明 は 式 （ １ ）
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ は Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
Ｑ は 以 下 の Ｑ １ ～ Ｑ ４ で 示 さ れ る い ず れ か の 基
　
　
　
　
　
を 表 し 、
Ｒ ２ は 水 素 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル ケ
ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル 基 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ
ニ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル ケ ニ ル
オ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ ３ －
Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が 1位 に 置 換 し て い て も よ い Ｃ ３ －
Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル コ キ シ 基 、 ジ （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル ） ア ミ
ノ 基 又 は フ ェ ニ ル 基 （ 該 フ ェ ニ ル 基 は ハ ロ ゲ ン 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３
ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア
ル キ ル チ オ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル キ ル チ オ 基 、 シ ア ノ 基 又 は ニ ト ロ 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い ） を 表 し 、
Ｘ は 各 々 が 酸 素 原 子 又 は 硫 黄 原 子 を 表 す 。 ］
で 示 さ れ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 と 記 す 。 ） 、 本 発 明 化 合 物 を 有 効 成 分
と し て 含 有 す る こ と を 特 徴 と す る 植 物 病 害 防 除 剤 及 び 本 発 明 化 合 物 の 有 効 量 を 植 物 又 は 植
物 を 栽 培 す る 土 壌 に 処 理 す る こ と を 特 徴 と す る 植 物 病 害 の 防 除 方 法 を 提 供 す る 。
【 発 明 の 効 果 】
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 本 発 明 化 合 物 は 優 れ た 植 物 病 害 防 除 効 力 を 有 す る こ と か ら 、 植 物 病 害 防 除 剤 の 有 効 成 分
と し て 有 用 で あ る 。
【 発 明 を 実 施 す る た め の 最 良 の 形 態 】
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【 ０ ０ ０ ７ 】
　 本 発 明 に お い て Ｒ １ で 示 さ れ る Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 と し て は 、 例 え ば メ チ ル 基 、 エ チ
ル 基 及 び プ ロ ピ ル 基 が 挙 げ ら れ る 。
　 Ｒ ２ で 示 さ れ る Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 と し て は 、 例 え ば メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル
基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 基
、 ペ ン チ ル 基 、 イ ソ ペ ン チ ル 基 及 び ヘ キ シ ル 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ル 基 と し て は 、 例 え ば フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ク ロ ロ ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ブ ロ モ ジ フ
ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 基 、 ジ ク ロ ロ ブ ロ モ メ チ ル 基 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル
基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 １ ， １ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル
オ ロ エ チ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 基 及 び ６ ， ６ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ ヘ キ シ ル 基 が あ げ ら
れ 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル ケ ニ ル 基 と し て は 、 例 え ば ビ ニ ル 基 、 １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル
基 、 １ － メ チ ル － １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － １ －
プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － ブ テ ニ ル 基 、 ２ － ブ テ ニ ル 基 、 ３ －
ブ テ ニ ル 基 、 １ － へ キ セ ニ ル 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル 基 及 び ５ － へ キ セ ニ ル 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル 基 と し て は 、 例 え ば １ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基
、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ ビ ニ ル 基 、 １ ， ２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基
、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 及 び ３ ，
３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 等 が あ げ ら れ 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル 基 と し て は 、 例 え ば エ チ ニ ル 基 、 ３ － ブ チ ニ ル 基 、 ３ － ヘ キ シ ニ ル
基 及 び ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ニ ル 基 と し て は 、 例 え ば ２ － ク ロ ロ エ チ ニ ル 基 、 ３ － ク ロ ロ － ２ －
プ ロ ピ ニ ル 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル 基 及 び ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 が あ げ
ら れ 、
【 ０ ０ ０ ８ 】
Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば メ ト キ シ 基 、 エ ト キ シ 基 、 プ ロ ポ キ シ 基 、 イ ソ
プ ロ ポ キ シ 基 、 ブ ト キ シ 基 、 イ ソ ブ ト キ シ 基 、 ｓ ｅ ｃ － ブ ト キ シ 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ
基 、 ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 及 び ヘ キ シ ル オ キ シ 基 等 が あ げ ら れ 、
Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ 基 、 ３
， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 基 、 ５ － ク ロ ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ４ － フ ル オ ロ
イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 及 び ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル －
２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基
、 ３ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － メ チ ル － ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基
及 び ５ － ヘ キ セ ニ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ３ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル
オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ブ ロ モ － ２ － プ ロ
ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ６ － フ ル オ ロ － ２ － へ キ セ ニ ル
オ キ シ 基 及 び ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ － ５ － ヘ キ セ ニ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル －
２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ チ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ チ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ヘ キ シ ニ
ル オ キ シ 基 及 び ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ３ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ
基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ヨ ー ド － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 及 び ６
－ ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
（ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が 1位 に 置 換 さ れ て い て も よ い ） Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 と
し て は 、 例 え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル
基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ペ
ン チ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 及 び １ － プ ロ ピ ル
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シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 が あ げ ら れ 、
Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル コ キ シ 基 と し て は 、 例 え ば シ ク ロ プ ロ ポ キ シ 基 、 シ ク ロ ブ ト キ シ 基
、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 及 び シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 が あ げ ら れ 、
ジ （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル ） ア ミ ノ 基 と し て は 、 例 え ば ジ メ チ ル ア ミ ノ 基 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ
基 及 び ジ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 基 が あ げ ら れ 、
【 ０ ０ ０ ９ 】
（ ハ ロ ゲ ン 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル コ
キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル チ オ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル
キ ル チ オ 基 、 シ ア ノ 基 又 は ニ ト ロ 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） フ ェ ニ ル 基 と し て は 、 例 え
ば フ ェ ニ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル 基 、 ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ －
ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基
、 ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ
フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ，
６ － ト リ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル
基 、 ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、
３ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル
基 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ －
ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ４ －
メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － シ ア ノ フ ェ
ニ ル 基 、 ２ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 及 び ４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 が 挙 げ
ら れ る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 本 発 明 化 合 物 の 態 様 と し て は 、 例 え ば 以 下 の ナ フ タ レ ン 化 合 物 が 挙 げ ら れ る 。
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ ２ が （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が １ 位 に 置 換 し て い て も よ い ） Ｃ ３ －
Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ ２ が （ ハ ロ ゲ ン 原 子 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル
キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル チ
オ 基 、 Ｃ １ － Ｃ ３ ハ ロ ア ル キ ル チ オ 基 、 シ ア ノ 基 又 は ニ ト ロ 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ）
フ ェ ニ ル 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
【 ０ ０ １ １ 】
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ １ で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ２ で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ３ で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
【 ０ ０ １ ２ 】
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ １ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ２ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ３ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ４ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
【 ０ ０ １ ３ 】
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ り 、 Ｑ が Ｑ １ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ り 、 Ｑ が Ｑ ２ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ り 、 Ｑ が Ｑ ３ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
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式 （ １ ） に お い て 、 Ｒ １ が メ チ ル 基 で あ り 、 Ｑ が Ｑ ４ で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
【 ０ ０ １ ４ 】
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ １ で あ り 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ は ロ ア ル
キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 又 は Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子
で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ １ で あ り 、 Ｒ ２ が （ Ｃ １ － Ｃ ３ ア ル キ ル 基 が １ 位 に 置 換 し て い
て も よ い ） Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ １ で あ り 、 Ｒ ２ が Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ り 、 Ｘ が 硫
黄 原 子 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
【 ０ ０ １ ５ 】
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ２ で あ り 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ は ロ ア ル
キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 又 は Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子
で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ３ で あ り 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ は ロ ア ル
キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 又 は Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 で あ り 、 Ｘ が 硫 黄 原 子
で あ る ナ フ タ レ ン 化 合 物 ；
式 （ １ ） に お い て 、 Ｑ が Ｑ ４ で あ り 、 Ｒ ２ が Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ は ロ ア ル
キ ル 基 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 基 又 は Ｃ １ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 で あ る ナ フ タ レ ン 化 合
物 ；
【 ０ ０ １ ６ 】
　 本 発 明 化 合 物 の 製 造 方 法 に つ い て 説 明 す る 。
本 発 明 化 合 物 は 例 え ば 下 記 の （ 製 造 法 １ ） ～ （ 製 造 法 ３ ） に 記 載 の 方 法 に よ り 製 造 す る こ
と が で き る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
（ 製 造 法 １ ）
　 式 （ １ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と 式 （ ３ ） で 示 さ れ る
化 合 物 と を 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｌ １ は 塩 素 原 子 、 臭 素 原 子 ま た は ヨ ウ 素 原 子 を 表 し 、 Ｑ 及 び Ｒ １ は 前 記 と 同 じ 意
味 を 表 す 。 〕
　 該 反 応 は 通 常 塩 基 の 存 在 下 、 通 常 溶 媒 の 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 エ
チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー テ ル 類 、
ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、
ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 、 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 等 の 酸 ア ミ ド
類 、 ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド 等 の ス ル ホ キ シ ド 類 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 と し て は 、 例 え ば 水 素 化 ナ ト リ ウ ム 等 の ア ル カ リ 金 属 水 素 化 物 及
び 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ ム 等 の 炭 酸 塩 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 試 剤 の 量 は 、 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 、 式 （ ３ ） で
示 さ れ る 化 合 物 が 通 常 １ ～ ２ モ ル の 割 合 、 塩 基 が 通 常 １ ～ １ ０ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ０ ～ ５ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 １ ～ １ ０ ０ 時 間 の 範
囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 を 有 機 溶 媒 抽 出 し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処
理 操 作 に 付 す こ と に よ り 、 式 （ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。
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　 単 離 し た 式 （ １ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製
す る こ と も で き る 。
【 ０ ０ １ ８ 】
（ 製 造 法 ２ ）
　 式 （ １ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と 式 （ ５ ） で 示 さ れ る
化 合 物 と を 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｌ 2 は 塩 素 原 子 、 臭 素 原 子 、 ピ ラ ゾ ー ル － １ － イ ル 基 ま た は イ ミ ダ ゾ ー ル － １ －
イ ル 基 を 表 し 、
Ｇ は 下 記 Ｇ １ ～ Ｇ ４

　
　
　
　
　
の い ず れ か の 基 を 表 し 、
Ｑ 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 及 び Ｘ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
　 該 反 応 は 通 常 塩 基 の 存 在 下 、 通 常 溶 媒 の 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 エ
チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー テ ル 類 、
ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、
ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 、 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 等 の 酸 ア ミ ド
類 、 ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド 等 の ス ル ホ キ シ ド 類 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 と し て は 、 Ｌ 2 が 塩 素 原 子 ま た は 臭 素 原 子 で あ る 場 合 に は 、 ト リ
エ チ ル ア ミ ン 等 の 第 ３ 級 ア ミ ン 類 、 ピ リ ジ ン 、 ４ － ジ メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン 等 の 含 窒 素 芳
香 族 化 合 物 が あ げ ら れ 、 Ｌ 2 が ピ ラ ゾ ー ル － １ － イ ル 基 ま た は イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル 基
で あ る 場 合 に は 、 カ リ ウ ム ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ ド 等 の ア ル カ リ 金 属 ア ル コ キ シ ド が あ げ ら
れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 試 剤 の 量 は 、 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 、 式 （ ５ ） で
示 さ れ る 化 合 物 が 通 常 １ ～ ２ モ ル の 割 合 、 塩 基 が 通 常 １ ～ １ ０ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ０ ～ ５ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 瞬 時 ～ １ ０ 時 間 の 範
囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 を 有 機 溶 媒 抽 出 し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処
理 操 作 に 付 す こ と に よ り 、 式 （ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。
　 単 離 し た 式 （ １ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製
す る こ と も で き る 。
【 ０ ０ １ ９ 】
（ 製 造 例 ３ ）
　 式 （ ８ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 式 （ ６ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 式 （ ７ ） で 示 さ れ
る 化 合 物 及 び ジ フ ェ ニ ル ホ ス ホ リ ル ア ジ ド の 存 在 下 で 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と
が で き る 。
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〔 式 中 、 Ｄ Ｐ Ｐ Ａ は ジ フ ェ ニ ル ホ ス ホ リ ル ア ジ ド を 表 し 、 Ｒ 3 は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 （
例 え ば メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、 ｓ
ｅ ｃ － ブ チ ル 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 イ ソ ペ ン チ ル 基 及 び ヘ キ シ ル 基 ） 、
Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 （ 例 え ば ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ５ － ク ロ ロ ペ
ン チ ル 基 、 ４ － フ ル オ ロ イ ソ ペ ン チ ル 基 及 び ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ヘ キ シ ル 基 ） 、 Ｃ ３ － Ｃ ６
ア ル ケ ニ ル 基 （ 例 え ば ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル －
２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － ブ テ ニ ル 基 、 ３ － ブ テ ニ ル 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル 基 及 び ５ － ヘ キ セ
ニ ル 基 ） 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル ケ ニ ル 基 （ 例 え ば ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、
３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ブ ロ モ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ ， ３
－ ジ ク ロ ロ プ ロ ペ ニ ル 基 、 ６ － フ ル オ ロ － ２ － へ キ セ ニ ル 基 及 び ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ － ５ －
ヘ キ セ ニ ル 基 ） 、 Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル キ ニ ル 基 （ 例 え ば ２ － プ ロ ピ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ －
プ ロ ピ ニ ル 基 、 ２ － ブ チ ニ ル 基 、 ３ － ブ チ ニ ル 基 、 ２ － ヘ キ シ ニ ル 基 及 び ５ － ヘ キ シ ニ ル
基 ） 、 Ｃ ２ － Ｃ ６ ハ ロ ア ル キ ニ ル 基 （ 例 え ば ２ － ク ロ ロ エ チ ニ ル 基 及 び ６ － ク ロ ロ － ５ －
ヘ キ シ ニ ル 基 ） ま た は Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ 例 え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ
チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 及 び シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 ） を 表 し 、
Ｇ 及 び Ｒ １ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
　 該 反 応 は 通 常 塩 基 の 存 在 下 、 溶 媒 の 存 在 下 ま た は 非 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 エ
チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー テ ル 類 、
ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、
ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 と し て は 、 例 え ば ト リ エ チ ル ア ミ ン 等 の 第 ３ 級 ア ミ ン 類 ま た は ピ
リ ジ ン 、 ４ － ジ メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン 等 の 含 窒 素 芳 香 族 化 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 試 剤 の 量 は 、 式 （ ６ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 、 ジ フ ェ ニ ル
ホ ス ホ リ ル ア ジ ド が 通 常 １ ～ ３ モ ル の 割 合 、 式 （ ７ ） で 示 さ れ る 化 合 物 が 通 常 １ ～ １ ０ ０
モ ル の 割 合 、 塩 基 が 通 常 １ ～ ３ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ５ ０ ～ １ ５ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 １ ～ １ ０ ０ 時 間
の 範 囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 を 濃 縮 し 、 得 ら れ た 残 渣 を 酢 酸 エ チ ル 等 の 有 機 溶 媒 で
希 釈 し 、 弱 酸 性 水 （ 例 え ば ク エ ン 酸 水 溶 液 ） 等 で 洗 浄 し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後
処 理 操 作 に 付 す こ と に よ り 、 式 （ ８ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。
　 単 離 し た 式 （ ８ ） で 示 さ れ る 本 発 明 化 合 物 は 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製
す る こ と も で き る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 次 に 本 発 明 化 合 物 の 製 造 中 間 体 化 合 物 の 製 造 法 に つ い て 説 明 す る 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 本 発 明 化 合 物 の 製 造 中 間 体 化 合 物 で あ る 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 例 え ば 下 記 の （
中 間 体 製 造 法 １ ） 記 載 の 方 法 に 従 っ て 製 造 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
（ 中 間 体 製 造 法 １ ）
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〔 式 中 、 Ｒ １ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
【 ０ ０ ２ ３ 】
（ 工 程 Ｉ － １ ）
　 式 （ １ ０ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ ９ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と ル イ ス 酸 と を 混 合 し て 反
応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　 該 反 応 は 、 通 常 溶 媒 中 で 行 わ れ る 。
反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 、 ジ ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の 芳 香 族 ハ
ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 、 ジ ク ロ ロ エ タ ン 、 １ ， １ ， ２ ， ２ － テ ト ラ ク ロ ロ エ タ ン 等 の 脂 肪 族
ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 及 び そ れ ら の 混 合 物 が 挙 げ ら れ る 。
　 該 反 応 に は ニ ト ロ ベ ン ゼ ン を 添 加 す る こ と が で き る 。 添 加 す る ニ ト ロ ベ ン ゼ ン の 量 は 、
式 （ ９ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て ０ ． ０ １ ～ ２ ０ モ ル の 割 合 で あ る 。
反 応 に 用 い ら れ る ル イ ス 酸 と し て は 、 例 え ば 塩 化 ア ル ミ ニ ウ ム 及 び 臭 化 ア ル ミ ニ ウ ム が 挙
げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る ル イ ス 酸 の 量 は 、 式 （ ９ ） で 示 さ れ る 化 合 物 1モ ル に 対 し て 、 通 常 １
～ ５ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ５ ０ ～ ２ ０ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 ０ ． ５ ～ ２ ４ 時
間 の 範 囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 を 氷 水 に 加 え 、 濾 過 し て 得 ら れ る 濾 液 を 有 機 溶 媒 抽 出
し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処 理 操 作 を 行 う こ と に よ り 、 式 （ １ ０ ） で 示 さ れ る 化
合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。
　 単 離 し た 式 （ １ ０ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製 す る こ
と も で き る 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
（ 工 程 Ｉ － ２ ）
　 式 （ １ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 式 （ １ ０ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と セ ミ カ ル バ ジ ド の 塩 と を
反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が 出 来 る 。
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　 該 反 応 は 溶 媒 の 存 在 下 又 は 非 存 在 下 、 通 常 塩 基 の 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る セ ミ カ ル バ ジ ド の 塩 と し て は 例 え ば セ ミ カ ル バ ジ ド 塩 酸 塩 が 挙 げ ら れ
る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 プ ロ パ ノ ー ル 、 ブ タ
ノ ー ル 、 ２ － プ ロ パ ノ ー ル 等 の ア ル コ ー ル 類 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン
、 エ チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー テ ル
類 、 ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 、 オ ク タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香
族 炭 化 水 素 類 、 ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 、 水 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ
ら れ る 。
　 該 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 と し て は 、 例 え ば 酢 酸 ナ ト リ ウ ム 、 酢 酸 カ リ ウ ム 、 炭 酸 ナ ト リ
ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ ム 、 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 等 の 無 機 塩 基 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 ジ イ ソ プ ロ
ピ ル エ チ ル ア ミ ン 、 １ ， ８ － ジ ア ザ ビ シ ク ロ [５ ． ４ ． ０ ]ウ ン デ ッ ク － ７ － エ ン 、 １ ， ５
－ ジ ア ザ ビ シ ク ロ [４ ． ３ ． ０ ]ノ ン － ５ － エ ン 等 の 第 ３ 級 ア ミ ン 及 び ピ リ ジ ン 、 ４ － ジ メ
チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン 等 の 含 窒 素 芳 香 族 化 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 試 剤 の 量 は 、 式 （ １ ０ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て セ ミ カ ル バ
ジ ド の 塩 が 通 常 １ ～ ５ モ ル の 割 合 、 塩 基 が 通 常 １ ～ １ ０ モ ル の 割 合 で あ る 。
反 応 時 間 は 通 常 ０ ． ５ ～ ２ ４ 時 間 の 範 囲 で あ り 、 反 応 温 度 は 通 常 ０ ～ １ ０ ０ ℃ の 範 囲 で あ
る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 を 濃 縮 し て 得 ら れ る 残 渣 を 水 洗 し 、 さ ら に 必 要 に 応 じ
て 有 機 溶 媒 で 洗 浄 す る こ と に よ り 式 （ １ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
（ 工 程 Ｉ － ３ ）
　 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 式 （ １ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と 塩 化 チ オ ニ ル と を 反 応 さ せ
る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　 該 反 応 は 溶 媒 の 存 在 下 又 は 非 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、 ク ロ ロ ホ
ル ム 、 ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化 水 素 類 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 化 チ オ ニ ル の 量 は 、 式 （ １ １ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 通
常 １ ～ １ ０ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 反 応 時 間 は 通 常 ０ ． ５ ～ ２ ４ 時 間 の 範 囲 で あ り 、 反 応 温 度 は 通 常 ７ ０ ～ １ ５ ０ ℃ の 範 囲
で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 反 応 混 合 物 を 有 機 溶 媒 抽 出 し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処 理 操 作
を 行 う こ と に よ り 、 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。 単 離 し た 式 （ ２
） で 示 さ れ る 化 合 物 は ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製 す る こ と も で き る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
本 発 明 化 合 物 の 製 造 中 間 体 化 合 物 で あ る 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 例 え ば 下 記 の （ 中
間 体 製 造 法 ２ ） 記 載 の 方 法 に 従 っ て 製 造 す る こ と が で き る 。
（ 中 間 体 製 造 法 ２ ）
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〔 式 中 、 Ｇ 、 Ｌ 1 及 び Ｒ １ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
（ 工 程 II－ １ ）
　 式 （ １ ３ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と 式 （ １ ２ ） で 示 さ れ る 化
合 物 と を 、 前 記 （ 製 造 法 １ ） に 記 載 の 方 法 に 準 じ て 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が
出 来 る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
（ 工 程 II－ ２ ）
　 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ １ ３ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 酸 の 存 在 下 で 反 応 さ せ る
こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　 該 反 応 は 通 常 溶 媒 の 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 等 の ア ル コ ー ル 類 、 １
， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 エ チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー
テ ル 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、 ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化
水 素 類 、 ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 、 オ ク タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 、 水 及 び こ れ ら の 混 合 物 が
あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 酸 と し て は 、 例 え ば 塩 酸 、 硫 酸 及 び 硝 酸 等 の プ ロ ト ン 酸 が あ げ ら れ る
。
　 反 応 に 用 い ら れ る 酸 の 量 は 、 式 （ １ ３ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 、 通 常 ２ ～ １
０ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ０ ～ １ ０ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 １ ～ ３ ０ 時 間 の 範
囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 に 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 等 の 塩 基 を 加 え 、 ア ル カ リ 性 に し
た 後 、 有 機 溶 媒 で 抽 出 し 、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処 理 を 行 う こ と に よ り 、 式 （ ４
） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単 離 す る こ と が で き る 。 単 離 し た 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は ク ロ
マ ト グ ラ フ ィ ー 等 に よ り さ ら に 精 製 す る こ と も で き る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 式 （ ３ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 例 え ば Ｊ ． Ｈ ｅ ｔ ｅ ｒ ｏ ｃ ｙ ｃ ｌ ． Ｃ ｈ ｅ ｍ ． ， ３ ８ ，
１ ７ ３ （ ２ ０ ０ １ ） 、 Ｊ ． Ｏ ｒ ｇ ． Ｃ ｈ ｅ ｍ ． ， ２ ８ ， １ ８ １ ６ （ １ ９ ６ ３ ） ま た は 特 開
昭 ６ ２ － １ ０ ３ ０ ９ ２ に 記 載 さ れ た 方 法 に 従 っ て 製 造 す る こ と が 出 来 る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 本 発 明 化 合 物 の 中 間 体 化 合 物 で あ る 式 （ ６ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 例 え ば 下 記 （ 中 間 体
製 造 法 ３ ） に 従 っ て 製 造 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
（ 中 間 体 製 造 法 ３ ）
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〔 式 中 、 Ｒ 5 は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 （ 例 え ば メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 ｎ － プ ロ ピ ル 基 、 ｎ
－ ヘ キ シ ル 基 等 ） を 表 し 、 Ｇ 、 Ｌ 1 及 び Ｒ １ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
【 ０ ０ ３ １ 】
（ 工 程 III－ １ ）
　 式 （ １ ５ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ ２ ） で 示 さ れ る 化 合 物 と 式 （ １ ４ ） で 示 さ れ る 化
合 物 と を 、 前 記 （ 製 造 法 １ ） に 記 載 の 方 法 に 従 っ て 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が
出 来 る 。
　 式 （ １ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 例 え ば Ｏ ｒ ｇ ａ ｎ ｉ ｃ 　 Ｐ ｒ ｏ ｃ ｅ ｓ ｓ 　 Ｒ ｅ ｓ ｅ ａ
ｃ ｈ 　 ＆ 　 Ｄ ｅ ｖ ｅ ｌ ｏ ｐ ｍ ｅ ｎ ｔ ， ５ ， ３ ７ （ ２ ０ ０ １ ） ． に 記 載 の 方 法 準 じ て 製 造 す
る こ と が 出 来 る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
（ 工 程 III－ ２ ）
　 式 （ ６ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ １ ５ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 塩 基 の 存 在 下 で 水 と 反 応
さ せ る こ と に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。
　 該 反 応 は 通 常 水 の 存 在 下 、 溶 媒 の 存 在 下 又 は 非 存 在 下 で 行 わ れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 溶 媒 と し て は 、 例 え ば メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 等 の ア ル コ ー ル 類 、 １
， ４ － ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 エ チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 等 の エ ー
テ ル 類 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、 ク ロ ロ ベ ン ゼ ン 等 の ハ ロ ゲ ン 化 炭 化
水 素 類 、 ヘ キ サ ン 、 ヘ プ タ ン 、 オ ク タ ン 等 の 脂 肪 族 炭 化 水 素 類 及 び こ れ ら の 混 合 物 が あ げ
ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 と し て は 、 例 え ば 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 、 水 酸 化 カ リ ウ ム 等 の ア ル カ
リ 金 属 水 酸 化 物 、 水 酸 化 カ ル シ ウ ム 等 の ア ル カ リ 土 類 金 属 水 酸 化 物 、 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム
、 炭 酸 水 素 カ リ ウ ム 等 の ア ル カ リ 金 属 炭 酸 水 素 塩 及 び 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ ム 等 の
ア ル カ リ 金 属 炭 酸 塩 が あ げ ら れ る 。
　 反 応 に 用 い ら れ る 塩 基 の 量 は 、 式 （ １ ５ ） で 示 さ れ る 化 合 物 １ モ ル に 対 し て 通 常 １ ～ １
０ モ ル の 割 合 で あ る 。
　 該 反 応 の 反 応 温 度 は 通 常 ０ ～ １ ０ ０ ℃ の 範 囲 で あ り 、 反 応 時 間 は 通 常 １ ０ 分 間 ～ １ ０ 時
間 の 範 囲 で あ る 。
　 反 応 終 了 後 は 、 例 え ば 反 応 混 合 物 に 塩 酸 等 の 酸 を 加 え て 酸 性 に し て 、 有 機 溶 媒 で 抽 出 し
、 有 機 層 を 乾 燥 、 濃 縮 す る 等 の 後 処 理 を 行 う こ と に よ り 、 式 （ ６ ） で 示 さ れ る 化 合 物 を 単
離 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
（ 中 間 体 製 造 法 ４ ）
　 式 （ ３ ） で 示 さ れ る 化 合 物 は ま た 、 式 （ ４ ） で 示 さ れ る 化 合 物 の 代 わ り に 式 （ １ ６ ） で
示 さ れ る 化 合 物 を 用 い て 、 前 記 （ 製 造 例 ２ ） に 記 載 さ れ た 方 法 に 従 っ て 製 造 す る こ と も で
き る 。
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〔 式 中 、 Ｌ １ 、 Ｌ ２ 、 Ｇ 、 Ｑ 及 び Ｒ ２ は 前 記 と 同 じ 意 味 を 表 す 。 〕
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 本 発 明 化 合 物 の 具 体 例 と し て は 、 以 下 の 化 合 物 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 式 （ i） ～ （ vii） で 示 さ れ る 化 合 物 ；
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

な お 、 式 （ i） ～ （ vii） に お い て 、 Ｒ 2 は 以 下 の い ず れ か の 基 を 表 す 。
水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基
、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 イ ソ ペ ン チ ル 基 、 ヘ キ シ ル 基 、
フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ク ロ ロ ジ フ ル オ ロ メ チ
ル 基 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ブ ロ モ ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 基 、 ジ ク
ロ ロ ブ ロ モ メ チ ル 基 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 １
， １ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ６ ，
６ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ ヘ キ シ ル 基 、 ビ ニ ル 基 、 １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １
－ メ チ ル － １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － １ － プ ロ ペ
ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － ブ テ ニ ル 基 、 ２ － ブ テ ニ ル 基 、 ３ － ブ テ ニ
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ル 基 、 １ － へ キ セ ニ ル 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル 基 、 ５ － へ キ セ ニ ル 基 、 １ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、
２ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ ビ ニ ル 基 、 １ ， ２
－ ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ
ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 エ チ ニ ル 基 、 ３ － ブ チ ニ ル 基 、 ３
－ ヘ キ シ ニ ル 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ニ ル 基 、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ
ル 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 メ ト キ シ 基 、 エ
ト キ シ 基 、 プ ロ ポ キ シ 基 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ 基 、 ブ ト キ シ 基 、 イ ソ ブ ト キ シ 基 、 ｓ ｅ ｃ － ブ
ト キ シ 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ 基 、 ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ヘ キ シ ル
オ キ シ 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ 基 、 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル オ
キ シ 基 、 ５ － ク ロ ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ４ － フ ル オ ロ イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ
ク ロ ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ
基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ テ ニ ル オ キ シ
基 、 ３ － メ チ ル － ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ セ ニ ル オ キ
シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ブ ロ モ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ プ ロ ペ ニ ル
オ キ シ 基 、 ６ － フ ル オ ロ － ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ － ５ － ヘ キ セ ニ ル
オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ チ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ チ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基
、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ヨ
ー ド － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル
基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル
基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 シ ク ロ プ ロ ポ
キ シ 基 、 シ ク ロ ブ ト キ シ 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ジ メ チ
ル ア ミ ノ 基 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 基 、 ジ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル 基 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、
３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ フ ェ
ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ
チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ －
ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、
３ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ
ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － シ ア ノ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３
－ ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 及 び ４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 式 （ viii） ～ （ Xiv） で 示 さ れ る 化 合 物 ；
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な お 、 式 （ viii） ～ （ Xiv） に お い て 、 Ｒ 2 は 以 下 の い ず れ か の 基 を 表 す 。
水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基
、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 イ ソ ペ ン チ ル 基 、 ヘ キ シ ル 基 、
フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ク ロ ロ ジ フ ル オ ロ メ チ
ル 基 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ブ ロ モ ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 基 、 ジ ク
ロ ロ ブ ロ モ メ チ ル 基 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 １
， １ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ６ ，
６ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ ヘ キ シ ル 基 、 ビ ニ ル 基 、 １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １
－ メ チ ル － １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － １ － プ ロ ペ
ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － ブ テ ニ ル 基 、 ２ － ブ テ ニ ル 基 、 ３ － ブ テ ニ
ル 基 、 １ － へ キ セ ニ ル 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル 基 、 ５ － へ キ セ ニ ル 基 、 １ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、
２ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ ビ ニ ル 基 、 １ ， ２
－ ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ
ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 エ チ ニ ル 基 、 ３ － ブ チ ニ ル 基 、 ３
－ ヘ キ シ ニ ル 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ニ ル 基 、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ
ル 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 メ ト キ シ 基 、 エ
ト キ シ 基 、 プ ロ ポ キ シ 基 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ 基 、 ブ ト キ シ 基 、 イ ソ ブ ト キ シ 基 、 ｓ ｅ ｃ － ブ
ト キ シ 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ 基 、 ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ヘ キ シ ル
オ キ シ 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ 基 、 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル オ
キ シ 基 、 ５ － ク ロ ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ４ － フ ル オ ロ イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ
ク ロ ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ
基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ テ ニ ル オ キ シ
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基 、 ３ － メ チ ル － ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ セ ニ ル オ キ
シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ブ ロ モ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ プ ロ ペ ニ ル
オ キ シ 基 、 ６ － フ ル オ ロ － ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ － ５ － ヘ キ セ ニ ル
オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ チ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ チ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基
、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ヨ
ー ド － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル
基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル
基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 シ ク ロ プ ロ ポ
キ シ 基 、 シ ク ロ ブ ト キ シ 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ジ メ チ
ル ア ミ ノ 基 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 基 、 ジ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル 基 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、
３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ フ ェ
ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ
チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ －
ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、
３ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ
ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － シ ア ノ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３
－ ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 及 び ４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 式 （ Xv） ～ （ XXi） で 示 さ れ る 化 合 物 ；
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な お 、 式 （ Xv） ～ （ XXi） に お い て 、 Ｒ 2 は 以 下 の い ず れ か の 基 を 表 す 。
水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、 ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基
、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 イ ソ ペ ン チ ル 基 、 ヘ キ シ ル 基 、
フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ク ロ ロ ジ フ ル オ ロ メ チ
ル 基 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ブ ロ モ ジ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 基 、 ジ ク
ロ ロ ブ ロ モ メ チ ル 基 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 １
， １ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 基 、 ６ ，
６ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ ヘ キ シ ル 基 、 ビ ニ ル 基 、 １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １
－ メ チ ル － １ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － １ － プ ロ ペ
ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 １ － ブ テ ニ ル 基 、 ２ － ブ テ ニ ル 基 、 ３ － ブ テ ニ
ル 基 、 １ － へ キ セ ニ ル 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル 基 、 ５ － へ キ セ ニ ル 基 、 １ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、
２ － ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ ビ ニ ル 基 、 １ ， ２
－ ジ ク ロ ロ ビ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ
ロ ペ ニ ル 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル 基 、 エ チ ニ ル 基 、 ３ － ブ チ ニ ル 基 、 ３
－ ヘ キ シ ニ ル 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ニ ル 基 、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ
ル 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル 基 、 メ ト キ シ 基 、 エ
ト キ シ 基 、 プ ロ ポ キ シ 基 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ 基 、 ブ ト キ シ 基 、 イ ソ ブ ト キ シ 基 、 ｓ ｅ ｃ － ブ
ト キ シ 基 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ 基 、 ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ヘ キ シ ル
オ キ シ 基 、 ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ 基 、 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル オ
キ シ 基 、 ５ － ク ロ ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ４ － フ ル オ ロ イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ
ク ロ ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ
基 、 ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ テ ニ ル オ キ シ

10

20

30

40

50

(17) JP 2004-155772 A 2004.6.3



基 、 ３ － メ チ ル － ２ － ブ テ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ セ ニ ル オ キ
シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ク ロ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － ２ － プ ロ ペ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ ， ３ － ジ ブ ロ モ － ２ － プ ロ ペ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ プ ロ ペ ニ ル
オ キ シ 基 、 ６ － フ ル オ ロ － ２ － へ キ セ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ － ５ － ヘ キ セ ニ ル
オ キ シ 基 、 ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 １ － メ チ ル － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ブ チ ニ
ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ チ ニ ル オ キ シ 基 、 ２ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基
、 ３ － ク ロ ロ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ブ ロ モ － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ３ － ヨ
ー ド － ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ 基 、 ６ － ク ロ ロ － ５ － ヘ キ シ ニ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル
基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル
基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 １ － メ チ ル シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 、 １ － エ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 １ － プ ロ ピ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 シ ク ロ プ ロ ポ
キ シ 基 、 シ ク ロ ブ ト キ シ 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 ジ メ チ
ル ア ミ ノ 基 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 基 、 ジ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル 基 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、
３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ フ ェ
ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ
チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ３ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ５ －
ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ ，
４ ， ６ － ト リ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ３ －
メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、
３ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － メ チ
ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ３ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － シ ア ノ
フ ェ ニ ル 基 、 ３ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ４ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 基 、 ２ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 、 ３
－ ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 及 び ４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 本 発 明 化 合 物 が 防 除 効 力 を 有 す る 植 物 病 害 と し て は 、 例 え ば 藻 菌 類 に よ る 病 害 が あ げ ら
れ 、 具 体 的 に は 例 え ば 次 の 病 害 が 挙 げ ら れ る 。
　 蔬 菜 類 、 ダ イ コ ン の べ と 病 （ Peronospora brassicae） 、 ホ ウ レ ン ソ ウ の べ と 病 （ Peron
ospora spinaciae） 、 タ バ コ の べ と 病 （ Peronospora tabacina） 、 ウ リ 類 の べ と 病 （ Pseu
doperonospora cubensis） 、 ブ ド ウ の べ と 病 (Plasmopara viticola)、 リ ン ゴ 、 イ チ ゴ 、
ヤ ク ヨ ウ ニ ン ジ ン の 疫 病 （ Phytophthora cactorum） 、 ト マ ト 、 キ ュ ウ リ の 灰 色 疫 病 （ Phy
tophora capsici） 、 パ イ ナ ッ プ ル の 疫 病 （ Phytophthora cinnamomi） 、 ジ ャ ガ イ モ 、 ト
マ ト の 疫 病 （ Phytophthora infestans） 、 タ バ コ 、 ソ ラ マ メ 、 ネ ギ の 疫 病 （ Phytophthora
 nicotianae var. nicotianae） 、 ホ ウ レ ン ソ ウ の 立 枯 病 （ Pythium sp.） 、 キ ュ ウ リ 苗 立
枯 病 （ Pythium aphanidermatum） 、 コ ム ギ 褐 色 雪 腐 病 （ Pythium sp.） 、 タ バ コ 苗 立 枯 病
（ Pythium debaryanum） 、 ダ イ ズ の Pythium rot（ Pythium aphanidermatum, P. debaryan
um, P. irregulare, P. myriotylum, P. ultimum） 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 は 本 発 明 化 合 物 そ の も の で あ っ て も よ い が 、 通 常 は 本 発 明 化 合
物 と 固 体 担 体 、 液 体 担 体 、 界 面 活 性 剤 そ の 他 の 製 剤 用 補 助 剤 と を 混 合 し 、 乳 剤 、 水 和 剤 、
顆 粒 水 和 剤 、 フ ロ ア ブ ル 剤 、 粉 剤 、 粒 剤 等 に 製 剤 化 さ れ て い る 。 こ れ ら の 製 剤 は 本 発 明 化
合 物 を 通 常 ０ ． １ ～ ９ ０ 重 量 ％ 含 有 す る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 製 剤 化 の 際 に 用 い ら れ る 固 体 担 体 と し て は 、 例 え ば 、 カ オ リ ン ク レ ー 、 ア ッ タ パ ル ジ ャ
イ ト ク レ ー 、 ベ ン ト ナ イ ト 、 モ ン モ リ ロ ナ イ ト 、 酸 性 白 土 、 パ イ ロ フ ィ ラ イ ト 、 タ ル ク 、
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珪 藻 土 、 方 解 石 等 の 鉱 物 、 ト ウ モ ロ コ シ 穂 軸 粉 、 ク ル ミ 殻 粉 等 の 天 然 有 機 物 、 尿 素 等 の 合
成 有 機 物 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム 、 硫 酸 ア ン モ ニ ウ ム 等 の 塩 類 、 合 成 含 水 酸 化 珪 素 等 の 合 成 無 機
物 等 か ら な る 微 粉 末 あ る い は 粒 状 物 等 が 挙 げ ら れ 、 液 体 担 体 と し て は 、 例 え ば 、 キ シ レ ン
、 ア ル キ ル ベ ン ゼ ン 、 メ チ ル ナ フ タ レ ン 等 の 芳 香 族 炭 化 水 素 類 、 ２ － プ ロ パ ノ ー ル 、 エ チ
レ ン グ リ コ ー ル 、 プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 セ ロ ソ ル ブ 等 の ア ル コ ー ル 類 、 ア セ ト ン 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ノ ン 、 イ ソ ホ ロ ン 等 の ケ ト ン 類 、 ダ イ ズ 油 、 綿 実 油 等 の 植 物 油 、 石 油 系 脂 肪 族 炭
化 水 素 類 、 エ ス テ ル 類 、 ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド 、 ア セ ト ニ ト リ ル 及 び 水 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 界 面 活 性 剤 と し て は 、 例 え ば 、 ア ル キ ル 硫 酸 エ ス テ ル 塩 、 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 酸
塩 、 ジ ア ル キ ル ス ル ホ コ ハ ク 酸 塩 、 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ア ル キ ル ア リ ー ル エ ー テ ル リ ン 酸
エ ス テ ル 塩 、 リ グ ニ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 ナ フ タ レ ン ス ル ホ ネ ー ト ホ ル ム ア ル デ ヒ ド 重 縮 合 物
等 の 陰 イ オ ン 界 面 活 性 剤 及 び ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ア ル キ ル ア リ ー ル エ ー テ ル 、 ポ リ オ キ シ
エ チ レ ン ア ル キ ル ポ リ オ キ シ プ ロ ピ レ ン ブ ロ ッ ク コ ポ リ マ － 、 ソ ル ビ タ ン 脂 肪 酸 エ ス テ ル
等 の 非 イ オ ン 界 面 活 性 剤 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 そ の 他 の 製 剤 用 補 助 剤 と し て は 、 例 え ば 、 ポ リ ビ ニ ル ア ル コ ー ル 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド
ン 等 の 水 溶 性 高 分 子 、 ア ラ ビ ア ガ ム 、 ア ル ギ ン 酸 お よ び そ の 塩 、 Ｃ Ｍ Ｃ （ カ ル ボ キ シ メ チ
ル セ ル ロ － ス ） 、 ザ ン サ ン ガ ム 等 の 多 糖 類 、 ア ル ミ ニ ウ ム マ グ ネ シ ウ ム シ リ ケ ー ト 、 ア ル
ミ ナ ゾ ル 等 の 無 機 物 、 Ｐ Ａ Ｐ （ 酸 性 リ ン 酸 イ ソ プ ロ ピ ル ） 、 Ｂ Ｈ Ｔ 等 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 は 、 例 え ば 、 植 物 体 に 処 理 す る こ と に よ り 当 該 植 物 を 植 物 病 害
か ら 保 護 す る た め に 用 い ら れ 、 ま た 、 植 物 を 栽 培 す る 土 壌 に 処 理 す る こ と に よ り 当 該 土 壌
に 生 育 す る 植 物 を 植 物 病 害 か ら 保 護 す る た め に 用 い ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 を 植 物 体 に 茎 葉 処 理 す る こ と に よ り 用 い る 場 合 又 は 土 壌 に 処 理
す る こ と に よ り 用 い る 場 合 、 そ の 処 理 量 は 、 防 除 対 象 植 物 で あ る 作 物 等 の 種 類 、 防 除 対 象
病 害 の 種 類 、 防 除 対 象 病 害 の 発 生 程 度 、 製 剤 形 態 、 処 理 時 期 、 気 象 条 件 等 に よ っ て 変 化 さ
せ 得 る が 、 １ ０ ０ ０ ０ ｍ 2 あ た り 本 発 明 化 合 物 と し て 通 常 １ ～ ５ ０ ０ ０ ｇ 、 好 ま し く は ５
～ １ ０ ０ ０ ｇ の 割 合 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 が 乳 剤 、 水 和 剤 、 顆 粒 水 和 剤 、 フ ロ ア ブ ル 剤 等 に 製 剤 化 さ れ て
い る 場 合 は 通 常 該 製 剤 を 水 で 希 釈 し て 散 布 す る こ と に よ り 処 理 す る 。 こ の 場 合 、 本 発 明 化
合 物 の 濃 度 は 通 常 ０ ． ０ ０ ０ １ ～ ３ 重 量 ％ 、 好 ま し く は ０ ． ０ ０ ０ ５ ～ １ 重 量 ％ の 範 囲 で
あ る 。 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 が 粉 剤 、 粒 剤 等 に 製 剤 化 さ れ て い る 場 合 は 通 常 希 釈 す る こ
と な く そ の ま ま 処 理 す る 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 ま た 、 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 は 種 子 消 毒 等 の 処 理 方 法 で 用 い る こ と も で き る 。 そ の 方
法 と し て は 、 例 え ば 、 本 発 明 化 合 物 の 濃 度 が １ ～ １ ０ ０ ０ ｐ ｐ ｍ と な る よ う に 調 製 し た 本
発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 に 植 物 の 種 子 を 浸 漬 す る 方 法 、 植 物 の 種 子 に 本 発 明 化 合 物 の 濃 度 が
１ ～ １ ０ ０ ０ ｐ ｐ ｍ の 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 を 噴 霧 も し く は 塗 沫 す る 方 法 及 び 植 物 の 種
子 に 粉 剤 に 製 剤 化 さ れ た 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 を 粉 衣 す る 方 法 が あ げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 方 法 は 、 通 常 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 の 有 効 量 を 、 病 害 の 発 生 が
予 測 さ れ る 植 物 若 し く は そ の 植 物 が 生 育 す る 土 壌 に 処 理 す る 、 及 び ／ 又 は 病 害 の 発 生 が 確
認 さ れ た 植 物 若 し く は そ の 植 物 が 生 育 す る 土 壌 に 処 理 す る こ と に よ り 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 は 通 常 、 農 園 芸 用 植 物 病 害 防 除 剤 、 即 ち 畑 地 、 水 田 、 果 樹 園 、
茶 園 、 牧 草 地 、 芝 生 地 等 の 植 物 病 害 を 防 除 す る た め の 植 物 病 害 防 除 剤 と し て 用 い ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 本 発 明 の 植 物 病 害 防 除 剤 剤 は 他 の 植 物 病 害 防 除 剤 剤 、 殺 虫 剤 、 殺 ダ ニ 剤 、 殺 線 虫 剤 、 除
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草 剤 、 植 物 生 長 調 節 剤 及 び ／ 又 は 肥 料 と 共 に 用 い る こ と も で き る 。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 か か る 植 物 病 害 防 除 剤 の 有 効 成 分 と し て は 、 例 え ば 、 ク ロ ロ タ ロ ニ ル 、 フ ル ア ジ ナ ム 、
ジ ク ロ フ ル ア ニ ド 、 ホ セ チ ル － Ａ ｌ 、 環 状 イ ミ ド 誘 導 体 （ キ ャ プ タ ン 、 キ ャ プ タ ホ ー ル 、
フ ォ ル ペ ッ ト 等 ） 、 ジ チ オ カ ー バ メ ー ト 誘 導 体 （ マ ン ネ ブ 、 マ ン コ ゼ ブ 、 チ ラ ム 、 ジ ラ ム
、 ジ ネ ブ 、 プ ロ ピ ネ ブ 等 ） 、 無 機 も し く は 有 機 の 銅 誘 導 体 （ 塩 基 性 硫 酸 銅 、 塩 基 性 塩 化 銅
、 水 酸 化 銅 、 オ キ シ ン 銅 等 ） 、 ア シ ル ア ラ ニ ン 誘 導 体 （ メ タ ラ キ シ ル 、 フ ラ ラ キ シ ル 、 オ
フ レ ー ス 、 シ プ ロ フ ラ ン 、 ベ ナ ラ キ シ ル 、 オ キ サ ジ キ シ ル 等 ） 、 ス ト ロ ビ ル リ ン 系 化 合 物
（ ク レ ソ キ シ ム メ チ ル 、 ア ゾ キ シ ス ト ロ ビ ン 、 ト リ フ ロ キ シ ス ト ロ ビ ン 、 ピ コ キ シ ス ト ロ
ビ ン 、 ピ ラ ク ロ ス ト ロ ビ ン 、 ジ モ キ シ ス ト ロ ビ ン 等 ） 、 ア ニ リ ノ ピ リ ミ ジ ン 誘 導 体 （ シ プ
ロ ジ ニ ル 、 ピ リ メ タ ニ ル 、 メ パ ニ ピ リ ム 等 ） 、 フ ェ ニ ル ピ ロ ー ル 誘 導 体 （ フ ェ ン ピ ク ロ ニ
ル 、 フ ル ジ オ キ ソ ニ ル 等 ） 、 イ ミ ド 誘 導 体 （ プ ロ シ ミ ド ン 、 イ プ ロ ジ オ ン 、 ビ ン ク ロ ゾ リ
ン 等 ） 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル 誘 導 体 （ カ ル ベ ン ダ ジ ム 、 ベ ノ ミ ル 、 チ ア ベ ン ダ ゾ ー ル 、 チ
オ フ ァ ネ ー ト メ チ ル 等 ） 、 ア ミ ン 誘 導 体 （ フ ェ ン プ ロ ピ モ ル フ 、 ト リ デ モ ル フ 、 フ ェ ン プ
ロ ピ ジ ン 、 ス ピ ロ キ サ ミ ン 等 ） 、 ア ゾ ー ル 誘 導 体 （ プ ロ ピ コ ナ ゾ ー ル 、 ト リ ア ジ メ ノ ー ル
、 プ ロ ク ロ ラ ズ 、 ペ ン コ ナ ゾ ー ル 、 テ ブ コ ナ ゾ ー ル 、 フ ル シ ラ ゾ ー ル 、 ジ ニ コ ナ ゾ ー ル 、
ブ ロ ム コ ナ ゾ ー ル 、 エ ポ キ シ コ ナ ゾ ー ル 、 ジ フ ェ ノ コ ナ ゾ ー ル 、 シ プ ロ コ ナ ゾ ー ル 、 メ ト
コ ナ ゾ ー ル 、 ト リ フ ル ミ ゾ ー ル 、 テ ト ラ コ ナ ゾ ー ル 、 マ イ ク ロ ブ タ ニ ル 、 フ ェ ン ブ コ ナ ゾ
ー ル 、 ヘ キ サ コ ナ ゾ ー ル 、 フ ル キ ン コ ナ ゾ ー ル 、 ト リ テ ィ コ ナ ゾ ー ル 、 ビ テ ル タ ノ ー ル 、
イ マ ザ リ ル 、 フ ル ト リ ア ホ ー ル 等 ） 、 シ モ キ サ ニ ル 、 ジ メ ト モ ル フ 、 フ ァ モ キ サ ド ン 、 フ
ェ ナ ミ ド ン 、 イ プ ロ ヴ ァ リ カ ル ブ 、 ベ ン チ ア バ リ カ ル ブ 、 シ ア ゾ フ ァ ミ ド 、 ゾ キ サ ミ ド 、
エ タ ボ キ サ ム 、 ニ コ ビ フ ェ ン 、 フ ェ ン ヘ キ サ ミ ド 、 キ ノ キ シ フ ェ ン 、 ジ エ ト フ ェ ン カ ル ブ
及 び ア シ ベ ン ゾ ラ ー ル Ｓ メ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 実 施 例 】
【 ０ ０ ５ １ 】
　 以 下 、 本 発 明 を 製 造 例 、 製 剤 例 及 び 試 験 例 等 に よ り さ ら に 詳 し く 説 明 す る が 、 本 発 明 は
、 こ れ ら の 例 に 限 定 さ れ る も の で は な い 。
　 ま ず 、 本 発 明 化 合 物 の 製 造 例 を 示 す 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
製 造 例 １
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に 参 考 製 造 例 １ － ３ で 製 造 さ れ た ４ － （ ２ － ヒ ド
ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ４ ８ ５ ｍ ｇ （ ２
． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒 素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） ８ ０
ｍ ｇ （ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 ４ で 製 造 さ れ た ４
－ ク ロ ロ メ チ ル － ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ４ ３ ９ ｍ ｇ （ ２ ． ３ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え
、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出
し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ
カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ －
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（ ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ
チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ） と 記 す ） を ７ １ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ８ ４ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ８
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ４ １ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　
７ ． ２ ９ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ９ （ １ Ｈ
， ｄ ） 　 ２ ． ４ １ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ２ ５ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ５ ３ 】
製 造 例 ２
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ４ ８ ５ ｍ ｇ （ ２ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） １ ８ ０ ｍ ｇ （ ４ ． ５ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を
加 え 、 ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 ５ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － プ ロ
ピ オ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ４ ９ ５ ｍ ｇ （ ２ ． ４ ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て
一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 、 飽
和 食 塩 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ
ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ５ － メ チ ル － ４
－ {２ － （ ２ － プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ
ル }－ １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ２ ） と 記 す ） を １ ０ ３ ｍ ｇ 得 た
。
　 本 発 明 化 合 物 （ ２ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ － ｄ ６ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ８ １ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ．
９ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ７ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ４ １ （ ２ Ｈ ， ｍ
） 　 ７ ． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ０ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ． ４ ９ （ ２ Ｈ ， ｑ ） 　 ２ ． ４ ２ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ２ ７ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ５ ４ 】
製 造 例 ３
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　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ． ７ ８ ｇ （ １ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 酢 酸 エ チ
ル ５ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 を ０ ℃ に 冷 却 し 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ２ ． ４ ４ ｇ （ ２ ４ ． １ ｍ ｍ
ｏ ｌ ） 及 び ｎ － ブ チ リ ル ク ロ ラ イ ド ２ ． ５ ６ ｇ （ ２ ４ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ５ 時 間 撹 拌
し た 。 反 応 混 合 物 に 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機
層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た
後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４
： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ｎ － ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ２ ４ ６ ｍ ｇ を
得 た 。
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ５ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） ８ ５ ｍ ｇ （ ２ ． １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ヨ
ウ 化 ナ ト リ ウ ム ７ ６ ｍ ｇ （ ０ ． ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 上 記 の 操
作 で 得 た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ｎ － ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ２ ４ ６ ｍ ｇ （ １ ． １
２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ
、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃
縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ）
に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － （ ｎ － ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ
タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ３
） と 記 す ） を １ ６ ２ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ３ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ６ ４ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ８
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ９ － ７ ． ４ ４ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １
Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ９ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ．
４ ３ （ ２ Ｈ ， ｔ ） 　 ２ ． ４ ２ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ７ ７ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ０ ２ （ ３ Ｈ ， ｔ
）
【 ０ ０ ５ ５ 】
製 造 例 ４
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　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ３ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル １ ５ ０ ｍ ｇ （ ０ ． ６ ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） ５ ０ ｍ ｇ （ １ ． ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え
、 １ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 ２ で 製 造 さ れ た ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ４ － ク
ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ３ ５ ｍ ｇ （ ０ ． ６ ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩
撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 、 飽 和 食
塩 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ
ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － イ
ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル
－ １ ,２ ， ３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ４ ） と 記 す 。 ） ９ ６ ｍ ｇ を 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ４ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ０ ７ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ７
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ７ － ７ ． ４ ８ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ３ － ７
． ３ ４ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ １ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ０ （ １ Ｈ ，
ｄ ） 　 ２ ． ６ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ２ ． ４ １ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ２ ７ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ５ ６ 】
製 造 例 ５
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） １ ２ ６ ｍ ｇ （ ３ ． １ ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及
び ヨ ウ 化 ナ ト リ ウ ム １ ０ ５ ｍ ｇ （ ０ ． ７ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ４ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に
参 考 製 造 例 ６ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ｎ － バ レ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ６
４ ４ ｍ ｇ （ ２ ． ７ ７ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応
混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム
で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸
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エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ５ － メ チ ル － ４ － {２ － （ （ ２ － ｎ － バ レ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ
ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、
本 発 明 化 合 物 （ ５ ） と 記 す ） を ２ １ ６ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ５ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． １ ０ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ６
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ８ － ７ ． ４ ４ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １
Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ １ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ．
４ ３ （ ２ Ｈ ， ｔ ） 　 ２ ． ４ ０ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ６ ９ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ３ ７ （ ２ Ｈ ， ｍ
） 　 ０ ． ９ ２ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ５ ７ 】
製 造 例 ６
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )８ ２ ｍ ｇ （ ２ ． １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ヨ ウ
化 ナ ト リ ウ ム １ ５ １ ｍ ｇ （ １ ． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製
造 例 ７ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ チ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ４
０ ８ ｍ ｇ （ １ ． ７ ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て ２ 日 間 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反
応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ
ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢
酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ５ － メ チ ル － ４ － [２ － {（ ２ － メ チ ル ブ チ リ ル ） ア ミ ノ チ ア
ゾ ー ル － ４ － イ ル }メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ]－ １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、
本 発 明 化 合 物 （ ６ ） と 記 す ） を ２ ７ ７ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ６ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ６ ８ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ８
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ １ － ７ ． ４ ４ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １
Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ．
４ ２ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ３ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ）  １ ． ７ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ５ ６ （ １ Ｈ ， ｍ
） 　 １ ． ２ ６ （ ３ Ｈ ， ｄ ） 　 ０ ． ９ ６ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ５ ８ 】
製 造 例 ７
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　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） ８ ２ ｍ ｇ （ ２ ． １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ヨ
ウ 化 ナ ト リ ウ ム １ ６ ｍ ｇ （ ０ ． １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造
例 ８ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － イ ソ バ レ リ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ４ ６ ８ ｍ ｇ （ ２
． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に
注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後
、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ：
１ ） に 付 し 、 ５ － メ チ ル － ４ － {２ － （ ２ － イ ソ バ レ リ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ）
メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ７
） と 記 す ） を ２ ０ ０ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ７ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ３ ４ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ６
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ８ － ７ ． ４ ３ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ９ （ １
Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ １ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ．
４ ０ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ３ ０ （ ２ Ｈ ， ｄ ）  ２ ． １ ９ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ０ ． ９ ８ （ ６ Ｈ ， ｄ
）
【 ０ ０ ５ ９ 】
製 造 例 ８
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 炭 酸 カ リ ウ ム ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ７ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ヨ ウ 化 カ リ ウ ム ２
９ １ ｍ ｇ （ １ ． ７ ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 １ 時 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 ９ で 製 造 さ れ
た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ピ バ ロ イ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ５ ０ ２ ｍ ｇ （ ２ ． １ ６ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て ３ 日 間 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸
エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た
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。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ １ ： １ ） に 付 し
、 ４ － {２ － （ ２ － （ ピ バ ロ イ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン －
１ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ８ ） と 記 す
） を １ ８ ７ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ８ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ９ ０ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ７
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ４ － ７ ． ８ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ９ － ７ ． ４ ３ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７
． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ９ （ １ Ｈ ，
ｄ ） 　 ２ ． ４ １ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ３ ３ （ ９ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ６ ０ 】
製 造 例 ９
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )４ １ ｍ ｇ （ １ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、
３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に ヨ ウ 化 ナ ト リ ウ ム １ ５ １ ｍ ｇ （ １ ． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び 参 考 製
造 例 １ ０ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ） チ ア
ゾ ー ル ３ ５ ９ ｍ ｇ （ １ ． ６ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て ７ 日 間 撹 拌 し た 。 そ
の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ
グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ
サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア
ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ ９ ） と 記 す ） を １ ３ ０ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ ９ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ ０ ． ０ ３ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９
６ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ９ － ７ ． ４ ２ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ８ （
１ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ９ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２
． ３ ９ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ５ ７ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． １ ４ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ０ ． ９ １ （ ２ Ｈ ，
ｍ ）
【 ０ ０ ６ １ 】
製 造 例 １ ０
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　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ２ ． ３ １ ｇ （ １ ５ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） の 溶 解 し た
ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 溶 液 ６ ０ ｍ ｌ を ０ ℃ に 冷 却 し 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ２ ． ４
３ ｇ （ ２ ４ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル ク ロ ラ イ ド ３ ． ５ ２ ｇ （ ２ ４ ．
０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 １ ． ５ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し
た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾
燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ
ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー
ル ６ １ ６ ｍ ｇ を 得 た 。
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ５ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ３ ６ ４ ｍ ｇ （ １ ． ５ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） １ ３ ６ ｍ ｇ （ ３ ． ４ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を
加 え 、 ４ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 上 記 の 操 作 で 得 ら れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － シ ク ロ ヘ
キ サ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ５ ０ ６ ｍ ｇ （ １ ． ９ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温
に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層
を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － シ ク ロ
ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５
－ メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ０ ） と 記 す ） を ４ １ ９ ｍ
ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ ０ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． １ ７ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ７
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ９ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　
７ ． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ８ （ １ Ｈ
， ｄ ） 　 ２ ． ４ ０ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ２ ９ － ２ ． ３ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ２ ０ － ２ ． １ ０
（ １ ０ Ｈ ， ｍ ）
【 ０ ０ ６ ２ 】
製 造 例 １ １
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　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ ６ ０ ％ 油 性 ） ８ １ ｍ ｇ （ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え
、 ５ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 １ １ で 製 造 さ れ た ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ メ ト
キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ３ １ １ ｍ ｇ （ １ ． ５ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温
に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層
を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － メ ト キ
シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ
ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ １ ） と 記 す ） を ３ ５ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ １ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ ０ ． ５ ９ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９
７ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ８ － ７ ． ４ ２ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ８ （
１ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ６ ０ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． ２ ０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ５ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ３
． ８ １ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ３ ９ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ６ ３ 】
製 造 例 １ ２
　
　
　
　
　
　
　
　
　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ４ ｍ ｌ に 参 考 製 造 例 １ ３ － ２ で 製 造 さ れ た ４ － {２ － （ ２ － ア ミ ノ
チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア
ジ ア ゾ ー ル １ ２ ６ ｍ ｇ （ ０ ． ３ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒 素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で ト リ エ チ ル
ア ミ ン ６ ５ ｍ ｇ （ ０ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ク ロ ロ 炭 酸 エ チ ル ７ ０ ｍ ｇ （ ０ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を
加 え 、 ４ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 溶 液 を 室 温 ま で 昇 温 し た 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ
チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し 、 粗
４ － {２ － （ ２ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン
－ １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ２ ） と
記 す ） を ７ ０ ｍ ｇ 得 た 。
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ ０ ． ０ ９ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９
６ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ５ － ７ ． ４ ２ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ９ （
１ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ５ ９ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． ２ ０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ６ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ４
． ２ ８ （ ２ Ｈ ， ｑ ） 　 ２ ． ３ ９ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ３ ０ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ６ ４ 】
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製 造 例 １ ３
　
　
　
　
　
　
　
テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ８ ｍ ｌ に ４ － {２ － （ ２ － ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ
フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ５ ４ ｍ ｇ （ ０ ． ７ ２ ｍ
ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒 素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で ト リ エ チ ル ア ミ ン １ １ ７ ｍ ｇ （ １ ． １ ５ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） 及 び ク ロ ロ 炭 酸 フ ェ ニ ル １ ８ １ ｍ ｇ （ １ ． １ ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ 時 間 撹 拌 し た 。
反 応 溶 液 を 室 温 ま で 昇 温 し た 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層
を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し 、 粗 ５ － メ チ ル － ４ － {２ －
（ ２ － フ ェ ノ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ
ル }－ １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ３ ） と 記 す ） を ７ ５ ｍ ｇ 得 た
。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ ３ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ １ ． ７ ６ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ８
２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ７ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ６ － ７ ． ４ ２ （ ４ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ５ －
７ ． ３ １ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． １ ５ － ７ ． １ ８ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． １ ０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ６ ．
６ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． ２ ５ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ２ １ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ． ３ ４ （ ３ Ｈ ， ｓ
）
【 ０ ０ ６ ５ 】
製 造 例 １ ４
　
　
　
　
　
　
　
　 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル ア ル コ ー ル ７ ｍ ｌ に 参 考 製 造 例 １ ４ － ２ で 製 造 さ れ た ４ － {２ － （ ４
－ カ ル ボ キ シ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル －
１ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ３ ８ ４ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒 素 雰 囲 気 下 、 ジ
フ ェ ニ ル ホ ス ホ リ ル ア ジ ド ２ ７ ６ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ト リ エ チ ル ア ミ ン １ ０ ２
ｍ ｇ （ １ ． ０ １ ｍ ｍ oｌ ） を 加 え 、 加 熱 還 流 下 １ ２ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 ま で
放 冷 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 に ト ル エ ン を 加 え 、 ５ ％ ク エ ン 酸 水 溶 液 、 水 、 飽 和
炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 お よ び 飽 和 食 塩 水 で 順 次 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ
ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ
キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ～ １ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ４ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ カ
ル ボ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル －
１ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ４ ） と 記 す ） を ９ ３ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ ４ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ０ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ８ ９ （
１ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ７ － ７ ． ４ ６ （ ３ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． １ ７ （ １ Ｈ
， ｍ ） 　 ５ ． ３ ６ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ２ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ． ３ ５ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ５
２ （ ９ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ６ ６ 】
製 造 例 １ ５

10

20

30

40

50

(29) JP 2004-155772 A 2004.6.3



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ４ ３ ｍ ｇ （ １ ． ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒
素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )７ ５ ｍ ｇ （ １ ． ９ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ヨ ウ
化 ナ ト リ ウ ム ７ ６ ｍ ｇ （ ０ ． ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ５ 分 間 撹 拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例
１ ２ で 製 造 さ れ た ５ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ３ － ク ロ ロ メ チ ル － １ ,２ ,４ － チ ア ジ ア ゾ ー
ル ３ ５ ３ ｍ ｇ （ １ ． ６ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、
反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ
ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ：
酢 酸 エ チ ル ＝ １ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ５ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － １ ,２ ,４ － チ ア ジ
ア ゾ ー ル － ３ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ
ア ゾ ー ル （ 以 下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ５ ） と 記 す ） を １ １ ０ ｍ ｇ 得 た 。
　 本 発 明 化 合 物 （ １ ５ ）
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ９ ４
（ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ９ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　
７ ． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ５ ． ２ １ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ７ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ２ ． ４ ５ （ ３ Ｈ
， ｓ ） 　 １ ． ２ ８ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ６ ７ 】
製 造 例 １ ６
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ３ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － ５ － メ チ
ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル １ ３ １ ｍ ｇ （ ０ ． ５ ４ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 窒 素 雰 囲 気 下
、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )２ ２ ｍ ｇ （ ０ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ３ ０ 分 間 撹
拌 し た 。 こ こ に 参 考 製 造 例 １ ５ － ４ で 製 造 さ れ た ６ － ブ ロ モ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア
ミ ノ ピ リ ジ ン １ ３ ０ ｍ ｇ （ ０ ． ５ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 室 温 に 戻 し て ５ 日 間 撹 拌 し た 。 そ
の 後 、 反 応 混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ
グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ
サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ３ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン － ６
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－ イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル （ 以
下 、 本 発 明 化 合 物 （ １ ６ ） と 記 す ） を １ ３ ５ ｍ ｇ 得 た 。
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ０ ９ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ９ ７ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ７ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ８ ３ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ６ １ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　
７ ． ４ ０ － ７ ． ４ ３ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ７ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ．
８ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ４ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ５ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ２ ． ４ ３ （ ３ Ｈ ， ｓ
） 　 １ ． ２ ７ （ ３ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 次 に 、 本 発 明 化 合 物 の 製 造 中 間 体 の 製 造 に つ い て 参 考 製 造 例 を 示 す 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
参 考 製 造 例 １
　 参 考 製 造 例 １ － １
　
　
　
　
　
　 ク ロ ロ ベ ン ゼ ン １ ７ ０ ｍ ｌ に プ ロ ピ オ ン 酸 ２ － ナ フ チ ル ２ ０ ． ０ ｇ （ ９ ９ ． ９ ｍ ｍ ｏ ｌ
） を 溶 解 し 、 ニ ト ロ ベ ン ゼ ン ２ ． ３ ０ ｇ （ １ ８ ． ７ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 １ ０ ０ ℃ に 加 熱 し
、 こ こ に 塩 化 ア ル ミ ニ ウ ム １ ５ ． ５ ｇ （ １ １ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を １ ５ 分 か け て 加 え た 。 こ れ を
加 熱 還 流 下 ２ 時 間 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 室 温 ま で 冷 却 し た 後 、 氷 水 に 注 ぎ 、 セ
ラ イ ト を 通 し て 濾 過 し た 。 得 ら れ た 濾 液 を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 、 飽 和 食 塩
水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ
ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ９ ０ ： ８ ） に 付 し 、 １ － プ ロ ピ オ ニ ル －
２ － ナ フ ト ー ル １ ５ ． ０ ｇ を 得 た 。
　 １ － プ ロ ピ オ ニ ル － ２ － ナ フ ト ー ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ 、 Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ ３ ． １ ５ （ １ Ｈ ， ｓ ） 、 ８ ． ０ ６
（ １ Ｈ ， ｄ ） 、 ７ ． ８ ７ （ １ Ｈ ， ｄ ） 、 ７ ． ７ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ｄ ） 、 ７ ． ５ ５ （ １ Ｈ ， ｄ ｄ
ｄ ） 、 ７ ． ３ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ｄ ｄ ） 、 ７ ． １ ４ （ １ Ｈ ， ｄ ） 、 ３ ． ２ ０ （ ２ Ｈ ， ｑ ） 、 １ ．
３ ２ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ７ ０ 】
参 考 製 造 例 １ － ２
　
　
　
　
　
　 エ タ ノ ー ル １ ５ ０ ｍ ｌ に １ － プ ロ ピ オ ニ ル － ２ － ナ フ ト ー ル ３ ０ ． ０ ｇ （ １ ５ ０ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） を 溶 解 し 、 こ こ に セ ミ カ ル バ ジ ド 塩 酸 塩 ３ ３ ． ５ ｇ （ ３ ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ト リ エ チ
ル ア ミ ン ４ ２ ． ０ ｍ ｌ （ ３ ０ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 加 熱 還 流 下 ３ 時 間 撹 拌 し た 。 そ の 後 、
反 応 混 合 物 を 室 温 ま で 冷 却 し 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 、 水 で
順 次 洗 浄 し 、 減 圧 乾 燥 し 、 １ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － １ － プ ロ パ ノ
ン セ ミ カ ル バ ゾ ン ３ ２ ｇ を 得 た 。
　 １ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － １ － プ ロ パ ノ ン セ ミ カ ル バ ゾ ン
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ 、 Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ ０ ． ０ ７ ， ９ ． ７ ４ （ 合 わ せ て １
Ｈ ） 、 ７ ． １ ５ － ７ ． ９ ０ （ ６ Ｈ ， ｍ ） 、 ６ ． ３ １ ， ６ ． １ １ （ 合 わ せ て ２ Ｈ ） 、 ２ ． ６
９ ， ２ ． ５ ５ （ 合 わ せ て ２ Ｈ ） 、 １ ． ０ ７ ， ０ ． ８ ２ （ 合 わ せ て ３ Ｈ ）
【 ０ ０ ７ １ 】
参 考 製 造 例 １ － ３
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　 ト ル エ ン ３ ０ ０ ｍ ｌ に １ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － １ － プ ロ パ ノ ン
セ ミ カ ル バ ゾ ン ２ ７ ． ７ ｇ （ １ ０ ８ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 こ こ に １ ０ ０ ℃ で 塩 化 チ オ ニ ル ６
４ ． １ ｇ （ ５ ３ ９ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ２ ０ 分 か け て 加 え 、 さ ら に 加 熱 還 流 下 ７ 時 間 撹 拌 し た 。 そ
の 後 、 反 応 混 合 物 を 室 温 に 戻 し て か ら 濃 縮 し 、 残 渣 に テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン を 加 え 、 セ ラ イ
ト を 通 し て 濾 過 し た 。 濾 液 を 濃 縮 し て 得 ら れ た 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ
ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ
ル ） － ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ６ ． ０ ７ ｇ を 得 た 。
　 ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ） － ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー
ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ７ ． ８ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ５ － ７ ． ４ ７ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ２ ０ － ７ ． ３ ２ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ．
５ ２ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ２ ． ４ ３ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ７ ２ 】
参 考 製 造 例 ２
　
　
　
　
　 １ ， ３ － ジ ク ロ ロ ア セ ト ン ３ ０ ． ０ ｇ （ ２ ２ ４ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ア セ ト ン １ ０ ０ ｍ ｌ に 溶 解
し た 溶 液 に 、 チ オ 尿 素 １ ７ ． １ ｇ （ ２ ２ ４ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ア セ ト ン ５ ０ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶
液 を ６ 時 間 か け て 加 え 、 室 温 で 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を そ の ま ま 濃 縮 し た 。
残 渣 に ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ３ ０ ０ ｍ ｌ と 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 と を 加 え
て 分 液 し た 。 有 機 層 を 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濾 過 し
た 。 得 ら れ た 濾 液 に 無 水 イ ソ 酪 酸 ４ ０ ｍ ｌ を 加 え 、 加 熱 還 流 下 １ ４ 時 間 撹 拌 し た 。 室 温 付
近 ま で 放 冷 し た 反 応 混 合 物 を そ の ま ま 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ
チ ル チ ア ゾ ー ル ３ ０ ． ５ ｇ を 得 た 。
　 ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 、 Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ８ ４ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ ２ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ６ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ６ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ２ ８ （ ６ Ｈ ， ｄ ） ．
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 参 考 製 造 例 ３
参 考 製 造 例 ３ － １
　
　
　
　
　 １ ， ３ － ジ ク ロ ロ ア セ ト ン ３ ０ ． ０ ｇ （ ２ ２ ４ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ア セ ト ン １ ０ ０ ｍ ｌ に 溶 解
し た 溶 液 に 、 チ オ 尿 素 １ ７ ． １ ｇ （ ２ ２ ４ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ア セ ト ン ５ ０ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶
液 を 加 え 、 室 温 で 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を そ の ま ま 濃 縮 し た 。 残 渣 に ｔ ｅ ｒ
ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ３ ０ ０ ｍ ｌ と 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 と を 加 え て 分 液 し て 、
有 機 層 を 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濾 過 し た 。 得 ら れ た 濾 液 を
濃 縮 し 、 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ２ ． ０ ０ ｇ を 得 た 。
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル
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1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 、 Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ６ ． ５ ０ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ５ （ ２
Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ４ ． ４ ５ （ ２ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ７ ４ 】
参 考 製 造 例 ３ － ２
　
　
　
　
　
　 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ５ ０ ０ ｍ ｌ に ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー
ル ２ ９ ． ０ ｇ （ ２ １ ９ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 混 合 し 、 こ の 混 合 液 に Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド
ジ メ チ ル ア セ タ ー ル ３ ０ ． ０ ｍ ｌ （ ２ ２ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 室 温 で ２ 時 間 撹 拌 し た 。 反
応 混 合 物 を 水 、 飽 和 食 塩 水 で 順 次 洗 浄 し 、 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、
濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ １ ： １
） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル １ ２ ．
６ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ２ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ６ ． ７ ６ （ １
Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ４ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ３ ． １ ０ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ３ ． ０ ７ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ７ ５ 】
参 考 製 造 例 ４
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ２ ． ３ ２ ｇ （ １ ５ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ト ル エ ン
６ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 を ０ ℃ に 冷 却 し 、 こ こ に ト リ エ チ ル ア ミ ン １ ． ７ ０ ｇ （ １ ６ ． ８
ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ア セ チ ル ク ロ ラ イ ド １ ． ３ ２ ｇ （ １ ６ ． ８ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ０ ℃ で １ ．
５ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素
ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を 濾 過 し
、 ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ６ ０ ８ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ０ ０ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ ３ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ２ ６ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ７ ６ 】
参 考 製 造 例 ５
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ２ ． ３ ２ ｇ （ １ ５ ． ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ｔ ｅ ｒ ｔ
－ ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ６ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 に 、 室 温 で ト リ エ チ ル ア ミ ン ３ ． ６ ６ ｇ
（ ３ ６ ． ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び プ ロ ピ オ ニ ル ク ロ ラ イ ド ３ ． ３ ３ ｇ （ ３ ６ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加
え 、 室 温 で ４ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水
で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － プ ロ ピ
オ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ６ ０ ８ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル
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1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ７ ９ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ ２ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ４ ９ （ ２ Ｈ ， ｑ ） 　 １ ． ２ ８ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 参 考 製 造 例 ６
　
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ． ４ ３ ｇ （ ９ ． ６ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を テ ト ラ ヒ
ド ロ フ ラ ン ４ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 に 、 バ レ リ ル 酸 無 水 物 ３ ． ５ ８ ｇ （ １ ９ ． ２ ｍ ｍ ｏ ｌ
） を 加 え 、 加 熱 還 流 下 ９ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 付 近 ま で 放 冷 し た 後 、 減 圧 下 で
濃 縮 し た 。 残 渣 に 酢 酸 エ チ ル を 加 え 、 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し た
。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を ヘ キ サ ン で 洗 浄 し 、 ４ －
ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ｎ － バ レ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル １ ． ３ ０ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ｎ － バ レ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ １ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ４ ５ （ ２ Ｈ ， ｔ ） 　 １ ． ７ ２ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 １
． ４ ０ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ０ ． ９ ５ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 参 考 製 造 例 ７
　
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ． ７ ８ ｇ （ １ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 酢 酸 エ チ
ル ５ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 を ０ ℃ に 冷 却 し 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ３ ． ０ ４ ｇ （ ３ ０ ． ０ ｍ ｍ
ｏ ｌ ） 及 び ２ － メ チ ル ブ チ リ ル ク ロ ラ イ ド ３ ． ６ ２ ｇ （ ３ ０ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ７ ．
５ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出
し た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム
で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸
エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ チ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ
ー ル ４ ０ ３ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ チ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ３ ８ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ １ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ４ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ７ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １
． ５ ７ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ２ ６ （ ３ Ｈ ， ｄ ） 　 ０ ． ９ ５ （ ３ Ｈ ， ｔ ）
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 参 考 製 造 例 ８
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ． ４ ３ ｇ （ ９ ． ６ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ｔ ｅ ｒ ｔ
－ ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ４ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 を ０ ℃ に 冷 却 し 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ９ ７
２ ｍ ｇ （ ９ ． ６ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び イ ソ バ レ リ ル ク ロ ラ イ ド １ ． １ ６ ｇ （ ９ ． ６ １ ｍ ｍ ｏ ｌ
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） を 加 え 、 ４ ． ５ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層
を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た
。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し
、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － イ ソ バ レ リ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ３ ２ ５ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － イ ソ バ レ リ ル ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ７ ６ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ １ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ３ １ （ ２ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ． ２ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １
． ０ ２ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 参 考 製 造 例 ９
　
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ２ ． ９ ７ ｇ （ ２ ０ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） の 溶 解 し た
ト ル エ ン 溶 液 ２ ０ ０ ｍ ｌ に 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ８ ． １ ０ ｇ （ ８ ０ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ピ バ
ロ イ ル ク ロ ラ イ ド ９ ． ６ ４ ｇ （ ８ ０ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 室 温 で 一 晩 撹 拌 し た 。 反 応 混
合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で
乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を 濾 過 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ピ バ ロ イ ル ア ミ ノ ） チ
ア ゾ ー ル ２ ． ４ ３ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ピ バ ロ イ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ９ １ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ ２ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ８ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ３ ３ （ ９ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ １ 】
　 参 考 製 造 例 １ ０
　
　
　
　
　
　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル １ ． ７ ８ ｇ （ １ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） の 溶 解 し た
酢 酸 エ チ ル 溶 液 ５ ０ ｍ ｌ を ０ ℃ に 冷 却 し 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ３ ． ６ ６ ｇ （ ３ ６ ． ２ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） 及 び シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ク ロ ラ イ ド ３ ． ７ ８ ｇ （ ３ ６ ． ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、
２ 日 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出
し た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム
で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸
エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ）
チ ア ゾ ー ル ６ ９ ６ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ６ ． ９ ０ （
１ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ５ ７ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ５ ８ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． １ ９ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ０
． ９ ９ （ ２ Ｈ ， ｍ ）
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 参 考 製 造 例 １ １
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　 ２ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ メ チ ル チ ア ゾ ー ル ３ ． ５ ７ ｇ （ ２ ４ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を ト ル エ ン
３ ０ ｍ ｌ に 溶 解 し た 溶 液 に 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン ２ ． ４ ３ ｇ （ ２ ４ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び ク ロ
ロ 炭 酸 メ チ ル ２ ． ２ ７ ｇ （ ２ ４ ． ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ４ ． ５ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物
に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し 、
無 水 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ
ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ メ ト キ シ カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル ３ ２ ５ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ） チ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ － ｄ ６ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： １ １ ． ８ ７ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７
． ２ ３ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ６ ８ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ３ ． ７ ４ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 参 考 製 造 例 １ ２
　
　
　
　
　
　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ２ ０ ｍ ｌ に ５ － ア ミ ノ － ３ － ク ロ ロ メ チ ル － １ ， ２ ， ４ － チ ア ジ ア
ゾ ー ル １ ． ５ ０ ｇ （ ０ ． ０ １ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 ０ ℃ に 冷 却 し た 。 こ こ に ト リ エ チ ル ア ミ
ン ２ ． ０ ３ ｇ （ ０ ． ０ ２ ｍ ｏ ｌ ） 及 び イ ソ ブ チ リ ル ク ロ ラ イ ド ２ ． １ ４ ｇ （ ０ ． ０ ２ ｍ ｏ
ｌ ） を 加 え 、 一 晩 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 酢 酸 エ
チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 水 で 順 次 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ
グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ
サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ５ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ３ － ク ロ ロ メ チ ル － １ ,
２ ,４ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ３ ６ ８ ｍ ｇ を 得 た 。
　 ５ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ － ３ － ク ロ ロ メ チ ル － １ ,２ ,４ － チ ア ジ ア ゾ ー ル
1 Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ 3 ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ９ ． ４ ９ （ １ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ４ ． ６ ５ （
２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ７ ５ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ３ ２ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 参 考 製 造 例 １ ３
参 考 製 造 例 １ ３ － １
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ４ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル ）
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル １ ． ０ ４ ７ ｇ （ ４ ． ３ ２ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し
、 窒 素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )１ ７ ３ ｍ ｇ （ ４ ． ３ ３ ｍ ｍ ｏ ｌ ）
及 び ヨ ウ 化 ナ ト リ ウ ム ６ ５ ． ０ ｍ ｇ （ ０ ． ４ ３ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 ２ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 こ
こ に ４ － ク ロ ロ メ チ ル － ２ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル ８ ８ ０ ｍ ｇ （
４ ． ３ ２ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応 混 合 物 を 水
に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た
後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ １
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： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ２ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ
ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル を １ ． ０
０ ｇ 得 た 。
　 ４ － {２ － （ ２ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ
ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ７ ． ９ ７ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ４ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ８ － ７ ． ４ １ （ ２ Ｈ
， ｍ ） 　 ７ ． ３ １ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ６ ． ４ ０ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． １ ３ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ３ ． １
０ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ３ ． ０ ７ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ４ ４ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ５ 】
参 考 製 造 例 １ ３ － ２
　
　
　
　
　
　
　 エ タ ノ ー ル ２ ５ ｍ ｌ と テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ５ ｍ ｌ の 混 合 溶 液 に ４ － {２ － （ ２ － （ ジ メ
チ ル ア ミ ノ メ チ レ ン ） ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－
５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ５ ７ ０ ｍ ｇ （ １ ． ３ ９ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 １ モ
ル ／ Ｌ 塩 酸 ７ ｍ ｌ を 加 え 、 ６ ０ ℃ で ３ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 溶 液 を 室 温 ま で 冷 却 し 、 濃 縮 し
た 。 こ こ に 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム を 加 え て 、 水 層 を 塩 基 性 と し 、 こ れ を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し
た 。 有 機 層 を 水 で 乾 燥 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し 、 ４ － {２ － （ ２
－ ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,
３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル を ４ ６ ９ ｍ ｇ 得 た 。
　 ４ － {２ － （ ２ － ア ミ ノ チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ －
メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ７ ． ９ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ６ （
１ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ ８ － ７ ． ４ １ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １ Ｈ
， ｍ ） 　 ６ ． １ ６ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． ０ ３ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ５ ． ０ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ４ ． ８
５ （ ２ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ２ ． ４ ３ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 参 考 製 造 例 １ ４
参 考 製 造 例 １ ４ － １
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ３ ０ ｍ ｌ に ４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル
） － ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ． ５ ３ ｇ （ ０ ． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、
窒 素 雰 囲 気 下 、 ０ ℃ で 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (６ ０ ％ 油 性 )４ １ ８ ｍ ｇ （ ０ ． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を
加 え 、 １ 時 間 撹 拌 し た 。 こ こ に ２ － ク ロ ロ メ チ ル － ４ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル チ ア ゾ ー ル ２
． ０ ０ ｇ （ ０ ． ０ １ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 加 え 、 徐 々 に 室 温 に 戻 し て 一 晩 撹 拌 し た 。 そ の 後 、 反 応
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混 合 物 を 水 に 注 ぎ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム
で 乾 燥 し た 後 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸
エ チ ル ＝ ３ ： １ ～ ２ ： １ ） に 付 し 、 ４ － {２ － （ ４ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル チ ア ゾ ー ル － ２
－ イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル を ３
． ０ ３ ｇ 得 た 。
　 ４ － {２ － （ ４ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １
－ イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． １ ２ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ８ ． ０ ３ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ９ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ ３ － ７ ． ４ ５ （ ２ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ４ １ （ １ Ｈ
， ｄ ） 　 ７ ． ３ ０ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ５ ． ５ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ４ ２ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ３ ． ９
５ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． ４ ４ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ７ 】
参 考 製 造 例 １ ４ － ２
　
　
　
　
　
　
　 メ タ ノ ー ル ３ ０ ｍ ｌ に ４ － {２ － （ ４ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ
ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル ２ ． ３ ７ ｇ （ ５
． ９ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し 、 １ ０ ％ 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 ４ ． ７ ８ ｇ （ １ ２ ． ０ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） を 加 え 、 室 温 で 一 晩 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 減 圧 下 で 濃 縮 し 、 水 を 加 え た 。 こ れ に 濃
塩 酸 を 加 え て 溶 液 を 酸 性 と し 、 生 じ た 固 体 を 濾 過 し た 。 濾 物 を 水 で 洗 浄 し 、 減 圧 下 で 乾 燥
さ せ 、 ４ － {２ － （ ４ － カ ル ボ キ シ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ －
イ ル }－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル を １ ． ８ １ ｇ 得 た 。
　 ４ － {２ － （ ４ － カ ル ボ キ シ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） メ ト キ シ ナ フ タ レ ン － １ － イ ル }
－ ５ － メ チ ル － １ ,２ ,３ － チ ア ジ ア ゾ ー ル
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ － ｄ ６ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． ３ ９ （ １ Ｈ ， ｓ ） 　 ８ ． ２
０ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ８ ． ０ ２ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ７ ． ７ ４ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ４ ７ （ ２ Ｈ ， ｍ ）
　 ７ ． １ ６ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ５ ． ６ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ５ ７ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ２ ． ４ ０ （ ３
Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 参 考 製 造 例 １ ５
参 考 製 造 例 １ ５ － １
　
　
　
　
　 ク ロ ロ ホ ル ム ３ ５ ｍ ｌ に ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン ５ ． １ ８ ｇ （ ３ ０ ． １ ｍ ｍ ｏ
ｌ ） を 溶 解 し 、 こ の 溶 液 に ク ロ ロ ホ ル ム ６ ３ ｍ ｌ に ｍ － ク ロ ロ 濾 過 安 息 香 酸 ５ ． ５ ０ ｇ （
３ １ ． ９ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 溶 解 し た 溶 液 を 室 温 で 加 え 、 ６ 時 間 撹 拌 し た 。 こ の 反 応 混 合 物 に 硫
酸 ナ ト リ ウ ム ２ ． ０ ８ ｇ （ １ ６ ． ５ ｍ ｍ oｌ ） を 加 え 、 さ ら に １ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 液 に
飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 ク ロ ロ ホ ル ム で 抽 出 し 、 有 機 層 を 飽 和 食 塩 水 で 洗
浄 し た 。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し 、 粗 ２ － ブ ロ モ －
６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － Ｎ － オ キ シ ド ５ ． ５ ０ ｇ を 得 た 。 得 ら れ た 粗 ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ
ル ピ リ ジ ン － Ｎ － オ キ シ ド ３ ． ８ １ ３ ｇ を 無 水 酢 酸 １ ５ ｍ ｌ に 溶 解 し 、 加 熱 還 流 下 ５ 時 間
攪 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 ま で 放 冷 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 に 酢 酸 エ チ ル を 加
え 、 １ ０ ％ 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し
た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し 、 残 渣 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ
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チ ル ＝ ４ ： １ ） に 付 し 、 ６ － ア セ ト キ シ メ チ ル － ２ － ブ ロ モ ピ リ ジ ン を ９ ８ ２ ｍ ｇ 得 た 。
　 ６ － ア セ ト キ シ メ チ ル － ２ － ブ ロ モ ピ リ ジ ン
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ７ ． ５ ６ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　 ７ ． ４ ３ （
１ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ３ １ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． １ ９ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　 ２ ． １ ７ （ ３ Ｈ ， ｓ ）
【 ０ ０ ８ ９ 】
参 考 製 造 例 １ ５ － ２
　
　
　
　
　 窒 素 置 換 さ れ た 反 応 容 器 に イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ド ２ ６ ２ ｍ ｇ （ ３ ． ０ １ ｍ ｍ oｌ ） 、 炭 酸
セ シ ウ ム １ ． １ ４ ｇ （ ３ ． ５ １ ｍ ｍ oｌ ） 、 ４ ， ５ － ビ ス （ ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ノ ） － ９ ,
９ － ジ メ チ ル キ サ ン テ ン １ ０ ９ ｍ ｇ （ ０ ． １ ９ ｍ ｍ oｌ ） 及 び ト リ ス （ ジ ベ ン ジ リ デ ン ア
セ ト ン ） ジ パ ラ ジ ウ ム － ク ロ ロ ホ ル ム ア ダ ク ト ６ ５ ｍ ｇ （ ６ ３ μ ｍ oｌ ） を 加 え た 。 こ こ
に 無 水 ジ オ キ サ ン ２ ． ５ ｍ ｌ に ６ － ア セ ト キ シ メ チ ル － ２ － ブ ロ モ ピ リ ジ ン ５ ７ ６ ｍ ｇ （
２ ． ５ ０ ｍ ｍ oｌ ） を 溶 解 し た 溶 液 を 滴 下 し 、 ７ ０ ℃ で ２ .５ 時 間 、 さ ら に 室 温 で １ ５ 時 間
攪 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に ク ロ ロ ホ ル ム を 加 え 、 濾 過 し 、 濾 液 を 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を
シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル ＝ ２ ： １ ） に 付 し 、 ６ － ア
セ ト キ シ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン を ５ ２ ９ ｍ ｇ 得 た 。
　 ６ － ア セ ト キ シ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． １ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ３ （
１ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ７ １ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　 ７ ． ０ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ５ ． ０ ９ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　
２ ． ５ ４ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 ２ ． １ ６ （ ３ Ｈ ， ｓ ） 　 １ ． ２ ７ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ９ ０ 】
参 考 製 造 例 １ ５ － ３
　
　
　
　
　 メ タ ノ ー ル ８ ｍ ｌ に ６ － ア セ ト キ シ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン ４ ７ ５ ｍ
ｇ （ ２ ． ０ １ ｍ ｍ oｌ ） を 溶 解 し 、 炭 酸 カ リ ウ ム ２ ９ ２ ｍ ｇ （ ２ ． １ １ ｍ ｍ oｌ ） を 加 え 、
室 温 で １ ． ５ 時 間 攪 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 水 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水
で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し 、 ６ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル
－ ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン を ３ ８ ０ ｍ ｇ 得 た 。
　 ６ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． １ ４ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ３ （
１ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ７ ０ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　 ６ ． ９ ８ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ４ ． ６ ９ （ ２ Ｈ ， ｄ ） 　
３ ． １ ９ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　 ２ ． ５ ７ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ２ ９ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ９ １ 】
参 考 製 造 例 １ ５ － ４
　
　
　
　
　 ジ エ チ ル エ ー テ ル ２ ． ２ mlに ６ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン
１ ０ ５ ｍ ｇ （ ０ ． ５ ４ ｍ ｍ oｌ ） を 溶 解 し 、 反 応 容 器 を 水 浴 に 漬 け た 。 こ こ に 三 臭 化 リ ン
１ ４ ７ ｍ ｇ （ ０ ． ５ ４ ｍ ｍ oｌ ） を 加 え 、 室 温 で 一 晩 攪 拌 し た 。 反 応 混 合 物 に 飽 和 炭 酸 水
素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 を 加 え 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ
ネ シ ウ ム で 乾 燥 し た 後 、 減 圧 下 で 濃 縮 し 、 ６ － ブ ロ モ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ
リ ジ ン を ３ ８ ０ ｍ ｇ 得 た 。
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　 ６ － ブ ロ モ メ チ ル － ２ － イ ソ ブ チ リ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン
１ Ｈ － Ｎ Ｍ Ｒ （ Ｃ Ｄ Ｃ ｌ ３ ， Ｔ Ｍ Ｓ ） δ （ ｐ ｐ ｍ ） ： ８ ． １ ７ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ７ ． ８ ５ （
１ Ｈ ， ｂ ｒ ） 　 ７ ． ６ ９ （ １ Ｈ ， ｔ ） 　 ７ ． １ ３ （ １ Ｈ ， ｄ ） 　 ４ ． ４ ２ （ ２ Ｈ ， ｓ ） 　
２ ． ５ ４ （ １ Ｈ ， ｍ ） 　 １ ． ２ ７ （ ６ Ｈ ， ｄ ）
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 次 に 製 剤 例 を 示 す 。 部 は 重 量 部 を 表 す 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
製 剤 例 １
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 ５ ０ 部 、 リ グ ニ ン ス ル ホ ン 酸 カ ル シ ウ ム ３ 部 、 ラ ウ リ ル 硫 酸 マ グ ネ
シ ウ ム ２ 部 及 び 合 成 含 水 酸 化 珪 素 ４ ５ 部 を よ く 粉 砕 混 合 す る こ と に よ り 、 各 々 の 水 和 剤 を
得 る 。
【 ０ ０ ９ ４ 】
製 剤 例 ２
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 ２ ０ 部 と ソ ル ビ タ ン ト リ オ レ エ － ト １ ． ５ 部 と を 、 ポ リ ビ ニ ル ア ル
コ ー ル ２ 部 を 含 む 水 溶 液 ２ ８ ． ５ 部 と 混 合 し 、 湿 式 粉 砕 法 で 微 粉 砕 し た 後 、 こ の 中 に 、 キ
サ ン タ ン ガ ム ０ ． ０ ５ 部 及 び ア ル ミ ニ ウ ム マ グ ネ シ ウ ム シ リ ケ ー ト ０ ． １ 部 を 含 む 水 溶 液
４ ０ 部 を 加 え 、 さ ら に プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル １ ０ 部 を 加 え て 攪 拌 混 合 し 各 々 の フ ロ ア ブ ル
製 剤 を 得 る 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
製 剤 例 ３
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 ２ 部 、 カ オ リ ン ク レ ー ８ ８ 部 及 び タ ル ク １ ０ 部 を よ く 粉 砕 混 合 す る
こ と に よ り 、 各 々 の 粉 剤 を 得 る 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
製 剤 例 ４
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 ５ 部 、 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ス チ リ ル フ ェ ニ ル エ － テ ル １ ４ 部 、 ド デ
シ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 カ ル シ ウ ム ６ 部 及 び キ シ レ ン ７ ５ 部 を よ く 混 合 す る こ と に よ り 、
各 々 の 乳 剤 を 得 る 。
【 ０ ０ ９ ７ 】
製 剤 例 ５
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 ２ 部 、 合 成 含 水 酸 化 珪 素 １ 部 、 リ グ ニ ン ス ル ホ ン 酸 カ ル シ ウ ム ２ 部
、 ベ ン ト ナ イ ト ３ ０ 部 及 び カ オ リ ン ク レ ー ６ ５ 部 を よ く 粉 砕 混 合 し た 後 、 水 を 加 え て よ く
練 り 合 せ 、 造 粒 し 乾 燥 す る こ と に よ り 、 各 々 の 粒 剤 を 得 る 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
製 剤 例 ６
　 本 発 明 化 合 物 の 各 々 １ ０ 部 ； ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ア ル キ ル エ ー テ ル サ ル フ ェ ー ト ア ン モ
ニ ウ ム 塩 ５ ０ 部 を 含 む ホ ワ イ ト カ ー ボ ン ３ ５ 部 ； 及 び 水 ５ ５ 部 を 混 合 し 、 湿 式 粉 砕 法 で 微
粉 砕 す る こ と に よ り 、 各 々 の 製 剤 を 得 る 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
試 験 例 １
　 プ ラ ス チ ッ ク ポ ッ ト に 砂 壌 土 を 詰 め 、 ト マ ト （ 品 種 :ポ ン テ ロ ー ザ ） を 播 種 し 、 温 室 内
で ２ ０ 日 間 生 育 さ せ た 。 本 発 明 化 合 物 （ ３ ） 、 （ ４ ） 、 （ ５ ） 、 （ ６ ） 、 （ ８ ） 、 （ ９ ）
、 （ １ ０ ） 、 （ １ １ ） 、 （ １ ２ ） 、 （ １ ３ ） 、 （ １ ４ ） 、 （ １ ５ ） 、 及 び （ １ ６ ） の 各 々
を そ れ ぞ れ 製 剤 例 ６ に 準 じ て 製 剤 と し た 後 、 水 で 本 発 明 化 合 物 の 濃 度 が ５ ０ ０ ｐ ｐ ｍ と な
る よ う に 希 釈 し て 試 験 用 薬 液 を 調 製 し た 。 こ の 試 験 用 薬 液 を 上 記 の ト マ ト 苗 の 葉 面 に 充 分
付 着 す る よ う に 茎 葉 散 布 し た 。 散 布 後 、 植 物 葉 面 上 の 該 希 釈 液 が 乾 く 程 度 に 風 乾 し 、 ト マ
ト 疫 病 の 遊 走 子 嚢 の 水 懸 濁 液 （ 約 １ ０ ０ ０ ０ 個 ／ ｍ ｌ ） を 噴 霧 し た 。 そ の 後 、 こ の ト マ ト
苗 を ２ ３ ℃ 、 相 対 湿 度 ９ ０ ％ 以 上 の 条 件 下 で １ 日 間 栽 培 し 、 さ ら に 昼 間 ２ ２ ℃ 、 夜 間 ２ ０
℃ の 温 室 に 移 し て ４ 日 間 栽 培 し た 後 、 植 物 上 の 病 斑 面 積 を 調 査 し た 。 本 発 明 化 合 物 （ ３ ）
、 （ ４ ） 、 （ ５ ） 、 （ ６ ） 、 （ ８ ） 、 （ ９ ） 、 （ １ ０ ） 、 （ １ １ ） 、 （ １ ２ ） 、 （ １ ３ ）
、 （ １ ４ ） 、 （ １ ５ ） 及 び （ １ ６ ） の 各 々 を 処 理 し た 植 物 上 の 病 斑 面 積 は 、 無 処 理 区 の 病
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斑 面 積 の １ ０ ％ 以 下 で あ っ た 。
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【要約の続き】
の基
を表し、Ｒ２ は水素原子、Ｃ１－Ｃ６アルキル基、Ｃ１－Ｃ６ハロアルキル基、Ｃ２－Ｃ６アルケニル基、Ｃ２－Ｃ
６ハロアルケニル基、Ｃ２－Ｃ６アルキニル基、Ｃ２－Ｃ６ハロアルキニル基、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ基、Ｃ１－Ｃ
６ハロアルコキシ基、Ｃ３－Ｃ６アルケニルオキシ基、Ｃ３－Ｃ６ハロアルケニルオキシ基、Ｃ３－Ｃ６アルキニル
オキシ基、Ｃ３－Ｃ６ハロアルキニルオキシ基等を表し、Ｘは各々が酸素原子又は硫黄原子を表す。〕で示されるナ
フタレン化合物は植物病害に対して優れた防除効力を有する。

【選択図】　なし　
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