
JP 5883794 B2 2016.3.15

10

20

(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　次式の化合物またはその薬学的に許容可能な塩。
【化１】

（ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
　Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ
，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１

－Ｃ６アルキル），および（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から
選択され、
　Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，
ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アル
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コキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－
Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－

５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝
ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
），またはベンジルオキシである。）
【請求項２】
　ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
　Ｒ５は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，およびハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）からなる群から選択
され、
　Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６

アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，またはホルミル（Ｃ０－Ｃ

６アルキル）であり、
　Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－

５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝
ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
），またはベンジルオキシである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　次式の請求項１または２に記載の化合物。
【化２】

【請求項４】
　次式の請求項１または２に記載の化合物。
【化３】

【請求項５】
　Ｒ１は水素である請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項６】
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），またはヒドロキシ（Ｃ１

－Ｃ６アルキル）である請求項１～５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨまたは－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ）である請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ４は、ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシである請求項１～７のいずれか一項に
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記載の化合物。
【請求項９】
　Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，
またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である請求項１および４～８のいずれか一項に記載
の化合物。
【請求項１０】
　Ｒ５は、存在する場合、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、ヒドロキシ、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒ
ドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），および（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ１は、水素，ハロゲン、ヒドロキシ、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６

アルキル）、（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，またはホルミル（Ｃ０－Ｃ

６アルキル）であり、
　Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－
Ｃ６アルコキシ），－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ４は、ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または
ベンジルオキシである、請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１１】
　Ｒ１は、水素であり、
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６

アルキル），またはホルミル（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
　Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
　Ｒ４は、ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシであり、
　Ｒ５は、存在する場合、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である、請求項１～４のいずれか一
項に記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｒは、ＮおよびＣＲ５から選択され、
　Ｒ５は、存在する場合、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－
Ｃ６アルキル），および（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から選
択され、
　Ｒ１は、水素であり、
　Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキルであり、
　Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨであり、
　Ｒ４は、Ｃ１－Ｃ６アルコキシである、請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１３】
　Ｒは、ＮおよびＣＲ５から選択され、
　Ｒ５は、存在する場合、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒ
ドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），および（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ１は、水素であり、
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　Ｒ２は、メチルであり、
　Ｒ３は、－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）ＯＨであり、
　Ｒ４は、メトキシである、請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１４】
　エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－ホルミル－３－メチル－（
１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］アクリラート；
　エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－メチル－（１，
１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－メチル－（１，１’；
４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－（１，１
’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１
’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－（トリフルオロメチル
）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［４－ヒドロキシ－３’－（ヒドロキシメチル）－４’－（ピリジン－３－イル）
ビフェニル－２－イル］プロパン酸；
　３－［４’’－ヒドロキシ－２’’－イソプロピル－３－メチル－（１，１’；４’，
１’’）テルフェニル－２’－イル］プロパン酸；
　（Ｅ）－エチル３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－ホルミル－３－（トリフル
オロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］アクリラート
；
　（Ｅ）－エチル３－［４－（ベンジルオキシ）－３’－ホルミル－４’－（ピリジン－
３－イル）ビフェニル－２－イル］アクリラート；
　エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’，３－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）
テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－メチル－３－（トリフルオロメチル）－（１
，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　３－［４’’－ヒドロキシ－２’，３－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）テルフ
ェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［４’’－ヒドロキシ－２’－メチル－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’
；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－（トリフルオロ
メチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［４－ヒドロキシ－３’－（ヒドロキシメチル）－４’－（ピリジン－３－
イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフルオロメ
チル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［３’－（フルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン－３－イ
ル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－（１，１’；４
’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフルオロメチル）
－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［３’－（フルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン－３－イル）ビ
フェニル－２－イル］プロパン酸；
　エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－（ジフルオロメチル）－３
－メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］アクリラート；
　エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－（ジフルオロメチル）－３
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－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］
アクリラート；
　（Ｅ）－エチル３－［４－（ベンジルオキシ）－３’－（ジフルオロメチル）－４’－
（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］アクリラート；
　エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－（１，
１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフルオロ
メチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン－３－
イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－（１，１’；
４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフルオロメチル
）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン－３－イル）
ビフェニル－２－イル］プロパン酸；
　エチル３－［４’’－メトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）テ
ルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１’
；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１
’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメ
チル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－メチル－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）－（１，
１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチ
ル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメ
チル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［３’－（ヒドロキシメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イ
ル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　エチル３－［４－メトキシ－３’－メチル－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル
－２－イル］プロピオナート；
　エチル３－［３’－（フルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イル
）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　エチル３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イ
ル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート；
　３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１’；４
’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［４’’－メトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェ
ニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１’；４’
，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１，１’；４
’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）
－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－メチル－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’；
４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
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　３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）－
（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）
－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［３’－（ヒドロキシメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イル）－
ビフェニル－２－イル］プロパン酸；
　３－［４－メトキシ－３’－メチル－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－
イル］プロパン酸；
　３－［３’－（フルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イル）－ビ
フェニル－２－イル］プロパン酸；
　３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イル）－
ビフェニル－２－イル］プロパン酸；
　エチル３－［３，２’－ジメチル－４’’－プロポキシ－（１，１’；４’，１’’）
テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［４’’－（エトキシカルボニルメトキシ）－３，２’－ジメチル－（１，
１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　エチル３－［２’－メチル－４’’－プロポキシ－３－（トリフルオロメチル）－（１
，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　３－［３，２’－ジメチル－４’’－プロポキシ－（１，１’；４’，１’’）テルフ
ェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［４’’－（カルボキシメトキシ）－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１
’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　３－［２’－メチル－４’’－プロポキシ－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’
；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　エチル３－［３’－ホルミル－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニ
ル－２－イル］プロピオナート；
　エチル３－［４，４’’－ジメトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’
’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート；
　３－［４，４’’－ジメトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）テ
ルフェニル－２’’－イル］プロパン酸；
　エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－３－ホルミル－２’’－イソプロ
ピル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’－イル］アクリラート；
　エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’’－イソプロピル－３－メチル－（１，１’；
４’，１’’）テルフェニル－２’－イル］プロピオナート；
である化合物またはその薬学的に許容可能な塩。
【請求項１５】
　３－［４’’－メトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェ
ニル－２’’－イル］プロパン酸である化合物、またはその薬学的に許容可能な塩。
【請求項１６】
　請求項１～１５のいずれか一項に記載の化合物と、１つ以上の薬学的に許容されるキャ
リア、溶媒、アジュバント、または希釈剤とを含む医薬組成物。
【請求項１７】
　抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク質のミスフォールディングおよびＥ
Ｒストレスを媒介とした疾患、およびアポトーシス変異の治療薬の製造のための請求項１
～１５のいずれか一項に記載の化合物の使用。
【請求項１８】
　抗体媒介性の疾患は、ＩｇＡネフロパシー、全身性紅斑狼瘡、およびグッドパスチャー
自己免疫症候群からなる群から選択される、請求項１７に記載の使用。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
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【０００１】
　本発明は、擬似Ｑ２ペプチドを用いるＧＰＢＰ抑制に関する。
【背景技術】
【０００２】
　基底膜コラーゲンＩＶ［α３（ＩＶ）ＮＣ１］のα３鎖の非コラーゲン（ＮＣ１）ドメ
インのコンフォメーションは、部分的にはリン酸化に依存する。グッドパスチャー（Ｇｏ
ｏｄｐａｓｔｕｒｅ）抗原結合タンパク質（ＧＰＢＰ）（特許文献１；特許文献２）は従
来にないプロテインキナーゼであり、その超分子アセンブリ時にα３（ＩＶ）ＮＣ１ドメ
インのコンフォメーション異性化を触媒し、基底膜における複数のα３（ＩＶ）ＮＣ１コ
ンフォーマーの生成および安定化を生じる。ＧＰＢＰの発現レベルの増大は、変異した不
寛容α３（ＩＶ）ＮＣ１コンフォーマーの産生に関連付けられており、これによってＧｏ
ｏｄｐａｓｔｕｒｅ（「ＧＰ」）症候群を媒介する自己免疫応答が伝達される。ＧＰ患者
では、α３（ＩＶ）ＮＣ１ドメイン（「Ｇｏｏｄｐａｓｔｕｒｅ抗原」または「ＧＰ抗原
」）に対する自己抗体によって、急速進行性糸球体腎炎や、多くの場合、肺出血が引き起
こされる。これらはＧＰ症候群の２つの基本的な臨床症状である。さらに、ＧＰＢＰが炎
症、アポトーシスおよびタンパク質のフォールディングを調節すること、また、ＧＰＢＰ
発現の増大が抗体媒介性の糸球体腎炎（ＩｇＡネフロパシー、全身性紅斑狼瘡およびＧｏ
ｏｄｐａｓｔｕｔｅ自己免疫症候群）や、タンパク質のミスフォールディングを媒介とし
た小胞体（ＥＲ）ストレスを引き起こすもの（すなわち、パクリタキセル）を含む数々の
化学療法薬に対する癌細胞の抵抗を引き起こすことが提案されている。
【先行技術文献】
【特許文献】
【０００３】
【特許文献１】国際公開第００／５０６０７号
【特許文献２】国際公開第０２／０６１４３０号
【発明の概要】
【発明が解決しようとする課題】
【０００４】
　したがって、ＧＰＢＰの阻害剤は、抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク
質のミスフォールディングおよびＥＲストレスを媒介とした疾患、およびアポトーシス変
異の治療に有用である。
【課題を解決するための手段】
【０００５】
　本発明の第１の態様では、式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容可能な塩が提供さ
れる。
【０００６】
【化１】

　ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）
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１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，（
アリール）Ｃ２－Ｃ６アルキル，および（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，（アリール）Ｃ

１－Ｃ６アルキル，または（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６アルキルであり、
Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ２）１

－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－
Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６

アルコキシ），（アリール）Ｃ１－Ｃ６アルキル，または（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６

アルキルであり、
Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－Ｏ（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－Ｏ（ＣＨ２）

１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），（アリール）Ｃ１－Ｃ６アルキル，または
（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６アルキルである。
【０００７】
　本発明の第２の態様では、式（Ｖ）の化合物またはその薬学的に許容可能な塩が提供さ
れる。
【０００８】
【化２】

　ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６ア
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ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）

１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（
ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，（アリール）Ｃ１－Ｃ６アルキル，および（ヘテロア
リール）Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ２はＣ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ
（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ

１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ
）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ２）１－

５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ

６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシ），（アリール）Ｃ１－Ｃ６アルキル，または（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６ア
ルキルであり、
Ｒ６は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３，（アリール）Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル，または（ヘテロアリール）Ｃ１－Ｃ６アルキルである。
【０００９】
　本発明のこの第１および第２の態様の化合物は、新規なＧＰＢＰ阻害剤として識別され
た。発明者らは、ＧＰＢＰが自己相互作用を生じること、凝集によってキナーゼ活性が調
節されることを報告した（特許文献１）。ＧＰＢＰの酵母ツーハイブリッド系およびｃＤ
ＮＡ欠失変異体を組み合わせることによって、発明者らは、自己相互作用に重要なＧＰＢ
Ｐアミノ酸配列において、５つの残基（ＳＨＣＩＥ）（ＳＥＱ　ＩＤ　ＮＯ：１）モチー
フを識別した。Ｑ２と呼ばれる、５つの残基モチーフおよび隣接領域を表す合成ペプチド
（ＬＡＴＬＳＨＣＩＥＬＭＶＫＲ）（ＳＥＱ　ＩＤ　ＮＯ：２）は、ＧＰＢＰ自動リン酸
化を効率的に抑制し、ＧＰＢＰによってα３（ＩＶ）ＮＣ１コンフォーマー産生を減少さ
せることが示されている（米国特許第７，３２６，７６８号明細書を参照。その全体を引
用によって本明細書に援用する。）。本発明の化合物は、Ｑ２（ＳＨＣＩＥ）の自己相互
作用部位のコアの模擬ペプチドであり、本明細書においてＧＰＢＰ抑制活性を有すること
が示され、抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク質のミスフォールディング
およびＥＲストレスを媒介とした疾患およびアポトーシス変異における治療として有用と
なる。
【００１０】
　本発明は、また、この本発明の第１または第２の態様の化合物と、１つ以上の薬学的に
許容されるキャリア、溶媒、アジュバントまたは希釈剤とを含む医薬組成物を提供する。
本発明の化合物または医薬組成物は、その化合物または組成物を用いるための指示ととも
にキットにより提供されることが可能である。
【００１１】
　第３の態様では、本発明は、抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク質のミ
スフォールディングおよびＥＲストレスを媒介とした疾患およびアポトーシス変異を治療
する方法を提供し、この方法は、本発明の１つ以上の化合物または医薬組成物をそれを必
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要とする患者に投与する工程を含む。
【発明を実施するための形態】
【００１２】
　好適な一実施形態では、式（Ｉ）の化合物は式（ＩＩ）の化合物である。
【００１３】
【化３】

　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）または（ＩＩ）の化合物が提供され
る。ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）

１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），および－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ

２からなる群から選択され、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２であり、
Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ２）１

－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－
Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－Ｏ（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－Ｏ（Ｃ
Ｈ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。
【００１４】
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　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）または（ＩＩ）の化合物が提供され
る。ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
ル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（
Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５

－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）Ｎ（
Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）
（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－Ｏ（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－Ｏ（Ｃ
Ｈ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。
【００１５】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（ＩＩ）の化合物が提供される。ここで、
ＲはＮである。それらの化合物は、式（ＩＩＩ）によって表される。
【００１６】
【化４】

　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（ＩＩ）の化合物が提供される。こ
こで、ＲはＣＲ５である。それらの化合物は、式（ＩＶ）によって表される。
【００１７】
【化５】

　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）に関連する上述のいずれか
の化合物が提供される。ここで、Ｒ１は、水素，ヒドロキシ，またはＣ１－Ｃ６アルコキ
シである。
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【００１８】
　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）に関連する上述の化合物が
提供される。ここで、Ｒ１は、水素である。
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）に関連する上述の化合物
が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒ
ドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ

６アルキル），またはスルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル）である。
【００１９】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連
する上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ

６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），またはホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
ル）である。
【００２０】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）に関連する上述の
化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），またはヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であることが可能である。例えば、一定の
実施形態では、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル（メチル、エチル、またはイソプロピルなど
）であることが可能である。他の実施形態では、Ｒ２は、ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）、
すなわち、フルオロメチル、ジフルオロメチル、またはトリフルオロメチルなどであるこ
とが可能である。Ｒ２は、一定の実施形態では、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であ
ることが可能である。例えば、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）は、ヒドロキシメチル
、１－ヒドロキシエチル、または２－ヒドロキシエチルであることが可能である。
【００２１】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキルである。一定の実施形態
では、Ｒ２は、メチルである。
【００２２】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ３は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，－（ＣＨ２）１－５－
Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－ＣＨ＝ＣＨ
－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。
【００２３】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（Ｃ
Ｈ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ
）ＮＨ２である。
【００２４】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連
する上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨま
たは－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。例えば、一定の実
施形態では、Ｒ３は、－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）（ＯＣ
Ｈ３），－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）（ＯＣＨ２ＣＨ３），または－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ
）（ＯＣ（ＣＨ３）３）であることが可能である。他の実施形態では、Ｒ３は、－（ＣＨ

２）２－Ｃ（Ｏ）ＯＨまたは－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）（ＯＣＨ２ＣＨ３）であることが
可能である。
【００２５】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨである。
好適には、Ｒ３は、－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）ＯＨである。
【００２６】
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　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する上述
の化合物が提供される。ここで、Ｒ４は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），またはベンジルオキシである。
【００２７】
　別の好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかに関連する
上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ４は、ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシ（
例えば、メトキシ）である。好適には、Ｒ４は、Ｃ１－Ｃ６アルコキシである。より好適
な実施形態では、Ｒ４は、メトキシである。
【００２８】
　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｉ），（ＩＩ），または（ＩＶ）に関連す
る上述のいずれかの化合物が提供される。ここで、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）で
ある。
【００２９】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ），（ＩＩ），または（ＩＶ）に関連
する上述のいずれかの化合物が提供される。ここで、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，すな
わち、メチルなどである。
【００３０】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ），（ＩＩ），または（ＩＶ）
に関連する上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ５は、ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），
すなわち、トリフルオロメチルなどである。
【００３１】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ），（ＩＩ），または（ＩＶ）のい
ずれかに関連する化合物が提供される。ここで、
Ｒ５は、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、ヒドロキシ、Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
Ｒ１は、水素，ハロゲン、ヒドロキシ、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル）、（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
ル）、アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（
Ｃ１－Ｃ６アルキル）チオ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）
ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）

２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）であり、
Ｒ４は、ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），またはベ
ンジルオキシである。
【００３２】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（ＩＩＩ）のいずれかの化合物が提供さ
れる。ここで、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
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ル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（
Ｃ１－Ｃ６アルキル）チオ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）
ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）

２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）で
あり、
Ｒ４は、ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），またはベ
ンジルオキシである。
【００３３】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ），（ＩＩ），または（ＩＶ）のい
ずれかの化合物が提供される。ここで、Ｒ１は、水素であり、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキ
ル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），またはホルミル
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－２－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）
ＮＨ２であり、Ｒ４は、ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシであり、Ｒ５は、Ｃ１－
Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ）である。
【００３４】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（ＩＩＩ）のいずれかの化合物が提供さ
れる。ここで、Ｒ１は、水素であり、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），またはホルミル（Ｃ１－Ｃ６アルキル）
であり、Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）（
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２であり、Ｒ４は、
ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシであり、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であ
る。
【００３５】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかの化合物が
提供される。ここでＲは、存在する場合、ＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
Ｒ１は、水素であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキルであり、
Ｒ３は、－（ＣＨ２）１－２－Ｃ（Ｏ）ＯＨであり、
Ｒ４は、Ｃ１－Ｃ６アルコキシである。
【００３６】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｉ）～（ＩＶ）のいずれかの化合物が
提供される。ここでＲは、存在する場合、ＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
Ｒ１は、水素であり、
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Ｒ２は、メチルであり、
Ｒ３は、－（ＣＨ２）２－Ｃ（Ｏ）ＯＨであり、
Ｒ４は、メトキシである。
【００３７】
　好適な一実施形態では、式（Ｖ）の化合物は式（ＶＩ）の化合物である。
【００３８】
【化６】

　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）または（ＶＩ）の化合物が提供され
る。ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）

１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），およ
び－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２からなる群から選択され、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル
（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルキル）スルファニル（
Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２，－ＣＨ＝ＣＨ－
Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ６は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３である。
【００３９】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）または（ＶＩ）の化合物が提供され
る。ここで、ＲはＮおよびＣＲ５から選択され、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
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Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
ル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－
Ｃ６アルキル）スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，ま
たは－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ６は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－（ＣＨ

２）１－５－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

，－（ＣＨ２）１－５－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－（ＣＨ２）１－５－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）２，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（
Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３である。
【００４０】
　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連する上述
の化合物が提供される。ここで、Ｒ１は、水素である。
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アル
キル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），アミノ
（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ
）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。
【００４１】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連
する上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ

６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル），
－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）ＯＨ，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）
である。
【００４２】
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連
する上述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ

６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ）であることが可能である。例えば、一定の実施形態では、Ｒ２は、
Ｃ１－Ｃ６アルキル（メチル，エチル，またはイソプロピルなど）であることが可能であ
る。他の実施形態では、Ｒ２は、ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）、すなわち、フルオロメチ
ル，ジフルオロメチル，またはトリフルオロメチルなどであることが可能である。Ｒ２は
、一定の実施形態では、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）であることが可能である。例
えば、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）は、ヒドロキシメチル，１－ヒドロキシエチル
，または２－ヒドロキシエチルであることが可能である。
【００４３】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキルである。一定の実施形態
では、Ｒ２は、メチルである。
【００４４】
　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連する上述
の化合物が提供される。ここで、Ｒ６は、ヒドロキシ，ハロゲン，Ｃ１－Ｃ６アルキル，
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），ベンジルオキシ，または－ＯＳ
（Ｏ）２ＣＦ３である。
【００４５】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかに関連する上
述の化合物が提供される。ここで、Ｒ６は、ヒドロキシまたはＣ１－Ｃ６アルコキシ（例
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えば、メトキシ）である。
【００４６】
　好適な一実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）に関連する上述の化合物が
提供される。ここで、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）である。
【００４７】
　別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）に関連する上述の化合物
が提供される。ここで、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，すなわち、メチルなどである。
　さらに別の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）に関連する上述の
化合物が提供される。ここで、Ｒ５は、ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），すなわち、トリフ
ルオロメチルなどである。
【００４８】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかの化合物が
提供される。ここで、
Ｒ５は、水素，ハロゲン，シアノ，ニトロ，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，Ｃ２－Ｃ

６アルケニル，Ｃ２－Ｃ６アルキニル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコ
キシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），アミノ，（Ｃ１－Ｃ６アルキル）アミノ，ジ（Ｃ

１－Ｃ６アルキル）アミノ，ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，およびアミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル）からなる群から選択され
、
Ｒ１は、水素，ハロゲン，ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル
），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、
Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル），（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）Ｃ１－Ｃ６アルキル，ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキ
ル），アミノ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），スルファニル（Ｃ１－Ｃ６アルキル），（Ｃ１－
Ｃ６アルキル）チオ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ）であり、
Ｒ６は、ヒドロキシ，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ），または－
ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３である。
【００４９】
　一定の好適な実施形態では、本開示によって式（Ｖ）～（ＶＩ）のいずれかの化合物が
提供される。ここで、Ｒ１は、水素であり、Ｒ２は、Ｃ１－Ｃ６アルキル，ハロ（Ｃ１－
Ｃ６アルキル），ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），ホルミル（Ｃ０－Ｃ６アルキル）
，または－ＣＨ＝ＣＨ－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６アルコキシ）であり、Ｒ６は、ヒドロキシ
，Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，または－ＯＳ（Ｏ）２ＣＦ３であり、Ｒ５は、Ｃ１－Ｃ６アル
キル，ハロ（Ｃ１－Ｃ６アルキル），Ｃ１－Ｃ６アルコキシ，またはハロ（Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシ）である。
【００５０】
　本発明の化合物は、次に限定されないが、十分な医療判断の範囲内において、不適当な
毒性、刺激、アレルギー反応などなく患者の組織に接触して用いるのに適切であり、妥当
なベネフィット・リスク比に相当し、その意図される使用に有効である本発明の化合物の
カルボン酸塩、アミノ酸添加塩、エステル、アミドおよびプロドラッグを含む、薬学的に
許容される塩、エステル、アミドおよびそのプロドラッグ、ならびに可能な場合には両性
イオン形態の本発明の化合物を含む。用語「塩」とは、本発明の化合物の比較的無毒な無
機酸および有機酸添加塩を指す。それらの塩は、化合物の最終単離および精製時に系中で
調製されてもよく、その遊離形態において精製された化合物を適切な有機または無機酸と
別途反応させ、それによって生成した塩を単離することによって調製されてもよい。代表
的な塩には、臭化水素酸塩、塩酸塩、硫酸塩、硫酸水素塩、硝酸塩、酢酸塩、蓚酸塩、吉
草酸塩、オレイン酸塩、パルミチン酸塩、ステアリン酸塩、ラウリン酸塩、硼酸塩、安息
香酸塩、乳酸塩、リン酸塩、トルエンスルホン酸塩、クエン酸塩、マレイン酸塩、フマル
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酸塩、琥珀酸塩、酒石酸塩、ナフチル酸塩、メシラート、グルコヘプトン酸塩、ラクトビ
オン酸塩、およびラウリル硫酸塩などが含まれる。これらは、アルカリ金属およびアルカ
リ土類金属に基づくカチオン（ナトリウム、リチウム、カリウム、カルシウム、マグネシ
ウムなど）や、次に限定されないが、アンモニウム、テトラメチルアンモニウム、テトラ
エチルアンモニウム、メチルアミン、ジメチルアミン、トリメチルアミン、トリエチルア
ミン、エチルアミンなどを含む、無毒性のアンモニウム、４級アンモニウム、およびアミ
ンカチオンを含んでよい。（例えば、Ｂｅｒｇｅ　Ｓ．Ｍ．　ｅｔ　ａｌ．，　“Ｐｈａ
ｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ｓａｌｔｓ，”　Ｊ．　Ｐｈａｒｍ．　Ｓｃｉ．，　１９７７
；６６：１－１９　を参照。これを引用によって本明細書に援用する。）
　本発明の化合物の薬学的に許容される無毒性のエステルの例は、Ｃ１－Ｃ６のアルキル
エステルを含む。ここで、アルキル基は、直鎖または分岐鎖、置換または無置換のＣ５－
Ｃ７シクロアルキルエステルや、ベンジルおよびトリフェニルメチルなどのアリールアル
キルエステルである。Ｃ１－Ｃ４アルキルエステル（メチル、エチル、２，２、２－トリ
クロロエチルおよびｔｅｒｔ－ブチルなど）が好適である。本発明の化合物のエステルは
、従来の方法に従って調製されてよい。
【００５１】
　本発明の化合物の薬学的に許容される無毒性のアミドの例は、アンモニア、第１級のＣ

１－Ｃ６アルキルのアミンおよび第２級のＣ１－Ｃ６ジアルキルアミンに由来するアミド
を含む。ここで、アルキル基は直鎖または分岐鎖である。２級アミンの場合、アミンは、
１つの窒素原子を含む５または６員複素環の形態であってもよい。アンモニア、Ｃ１－Ｃ

３アルキルの１級アミンおよびＣ１－Ｃ２ジアルキル２級アミンに由来するアミドは好適
である。本発明の化合物のアミドは、従来の方法に従って調製されてよい。
【００５２】
　用語「プロドラッグ」とは、例えば、血液中における加水分解によって、生体内で急速
に変換されて上述の式の親化合物を与える化合物を指す。プロドラッグの充分な説明は、
「Ｔ．　Ｈｉｇｕｃｈｉ　ａｎｄ　Ｖ．　Ｓｔｅｌｌａ，　“Ｐｒｏ－ｄｒｕｇｓ　ａｓ
　Ｎｏｖｅｌ　Ｄｅｌｉｖｅｒｙ　Ｓｙｓｔｅｍｓ，”　Ｖｏｌ．　１４　ｏｆ　ｔｈｅ
　Ａ．Ｃ．Ｓ．　Ｓｙｍｐｏｓｉｕｍ　Ｓｅｒｉｅｓ」および「Ｂｉｏｒｅｖｅｒｓｉｂ
ｌｅ　Ｃａｒｒｉｅｒｓ　ｉｎ　Ｄｒｕｇ　Ｄｅｓｉｇｎ，　ｅｄ．　Ｅｄｗａｒｄ　Ｂ
．　Ｒｏｃｈｅ，　Ａｍｅｒｉｃａｎ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ａｓｓｏｃｉａ
ｔｉｏｎ　ａｎｄ　Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ，　１９８７」により提供される。こ
れらを引用によって本明細書に援用する。
【００５３】
　一実施形態では、本開示では、式（Ｉ）－（ＶＩ）のうちのいずれかに関連する上述の
化合物と、１つ以上の薬学的に許容されるキャリア、溶媒、アジュバント、または希釈剤
とを含む医薬組成物を提供する。
【００５４】
　投与については、該化合物は、通常、示された投与経路に適切な１つ以上のアジュバン
トと組み合わせられる。該化合物は、ラクトース、スクロース、デンプン粉体、アルカン
酸のセルロースエステル、ステアリン酸、タルク、ステアリン酸マグネシウム、酸化マグ
ネシウム、燐酸および硫酸のナトリウムおよびカルシウム塩、アカシア、ゼラチン、アル
ギン酸ナトリウム、ポリビニルピロリジン、および／またはポリビニルアルコールと混合
されてもよく、従来法による投与のためにタブレット化またはカプセル化されてもよい。
これに代えて、本発明の化合物は、食塩水（ｓａｌｉｎｅ）、水、ポリエチレングリコー
ル、プロピレングリコール、カルボキシメチルセルロースコロイド溶液、エタノール、ト
ウモロコシ油、落花生油、綿実油、胡麻油、トラガカントガム、および／または様々なバ
ッファ中に溶解されてもよい。他のアジュバントおよび投与のモードは、医薬分野におい
てよく知られている。キャリアまたは希釈剤は、時間遅延材料（モノステアリン酸グリセ
リンまたはグリセリルジステアレートなど）を、単独で、またはワックスや当技術分野に
おいてよく知られている他の物質とともに含んでもよい。
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【００５５】
　本発明の化合物は唯一の医薬活性剤として投与されてもよく、それらの化合物は本発明
の方法を実行するのに有用な１つ以上の他の化合物と組み合わせて用いられてもよい。組
み合わせとして投与されるとき、治療剤は同じ時間または異なる時間に与えられる別個の
組成物として処方されてもよく、治療剤は単一の組成物として与えられてもよい。
【００５６】
　該化合物は、固体の形態（粒状物、粉体、または坐薬を含む）、または液体形態（例え
ば、溶液、懸濁液、または乳液）として製造されてよい。本発明の化合物は様々な溶液に
適用されてよく、滅菌など従来の医薬の動作にさらされてもよく、防腐剤、安定化剤、湿
潤剤、乳化剤、バッファなど、従来のアジュバントを含有してもよく、それらのうちの１
つ以上のあってもよい。
【００５７】
　本発明の化合物は、経口、局所的、非経口、吸気またはスプレーによって、または経腸
的に、従来の無毒性の薬学的に許容されるキャリア、アジュバント、およびビヒクルを含
む用量単位処方で投与されてよい。本明細書では用いられる用語「非経口」には、経皮的
、皮下、血管内（例えば、静脈内）、筋肉内、鞘内の注入または輸液の技術などが含まれ
る。加えて、本発明の化合物と薬学的に許容されるキャリアとを含む医薬製剤が提供され
る。本発明の１つ以上の化合物は、１つ以上の無毒な薬学的に許容されるキャリアおよび
／または希釈剤および／またはアジュバント（また所望の場合には他の有効成分）に関連
して存在してもよい。本発明の化合物を含有している医薬組成物は、経口使用に適切な形
態（例えば、タブレット、トローチ、ロゼンジ、水性または油性の懸濁液、分散可能な粉
体または粒状物、乳液、硬いまたは軟らかいカプセル剤、またはシロップもしくはエリキ
シル）であってもよい。
【００５８】
　経口使用を意図される組成物は、医薬組成物の製造分野において既知の任意の方法に従
って調製されてよく、そのような組成物は、快い製剤を提供するために、甘味剤、香料添
加剤、着色剤、および防腐剤からなる群から選択される１つ以上の薬剤を含んでもよい。
錠剤は、錠剤の製造に適切な、無毒な薬学的に許容される賦形剤との混合物として有効成
分を含有している。これらの賦形剤は、例えば、不活性な希釈剤（炭酸カルシウム、炭酸
ナトリウム、ラクトース、リン酸カルシウムまたはリン酸ナトリウムなど；粒化剤および
分解剤（例えばコーンスターチ）またはアルギン酸；結合剤（例えば、デンプン、ゼラチ
ン、アカシア）；滑剤（例えば、ステアリン酸マグネシウム、ステアリン酸、タルク））
であってもよい。タブレットはコーティングされていなくてもよく、既知の技術によって
コーティングされていてもよい。一部の場合には、そのようなコーティングは、既知の技
術によって、胃腸管における分解および吸収を遅らせることによって、より長い期間を通
じて持続した作用を提供するように調製されてもよい。例えば、グリセリルモノエステル
またはグリセリルジステアレートなどの時間遅延材料が用いられてよい。
【００５９】
　経口使用用の処方は、固いゼラチンカプセルとして与えられてもよく（この場合、有効
成分は不活性な固体の希釈剤（例えば、炭酸カルシウム、リン酸カルシウムまたはカオリ
ン）と混合される）、軟らかいゼラチンカプセルとして与えられてもよい（この場合、有
効成分は、水性または油性の媒質（例えば、落花生油、流動パラフィン、またはオリーブ
油）と混合される）。
【００６０】
　水性の懸濁液は、水性の懸濁液の製造に適切な賦形剤との混合物中に活性材料を含有し
ている。そのような賦形剤には、懸濁化剤（例えば、ナトリウムカルボキシメチルセルロ
ース、メチルセルロース、ヒドロプロピルメチルセルロース、アルギン酸ナトリウム、ポ
リビニルピロリドン、トラガカントゴム、およびアラビアゴム）が含まれる。分散剤また
は湿潤剤は、天然のリン脂質（例えば、レシチン）、アルキレンオキシドと脂肪酸との縮
合生成物（例えば、ステアリン酸ポリオキシエチレン）、エチレンオキシドと長連鎖脂肪
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族アルコールとの縮合生成物（例えば、ヘプタデカエチレンオキシセタノール）、エチレ
ンオキシドと脂肪酸およびヘキシトールに由来する部分的なエステルとの縮合生成物（ポ
リオキシエチレンソルビトールモノオレイン酸エステルなど）、またはエチレンオキシド
と脂肪酸および無水ヘキシトールに由来する部分的なエステルとの縮合生成物（ポリエチ
レンソルビタンモノオレイン酸エステルなど）であってよい。水性の懸濁液は、例えば、
エチル、ｎ－プロピル、ｐ－ヒドロキシベンゾアート、１つ以上の着色剤、１つ以上の香
料添加剤、および１つ以上の甘味剤（例えば、スクロースまたはサッカリン）など、１つ
以上の防腐剤を含有してもよい。
【００６１】
　油性の懸濁液は、野菜油（例えば、落花生油、オリーブ油、胡麻油、やし油）中、また
は流動パラフィンなどの鉱油中に有効成分を懸濁させることによって懸架によって処方さ
れてもよい。油性の懸濁液は、増粘剤（例えば、蜜蝋、固形パラフィン、セチルアルコー
ル）を含んでもよい。甘味剤および香料添加剤は、快い経口用製剤を提供するために添加
されてもよい。これらの組成物は、アスコルビン酸など酸化防止剤の添加によって保存さ
れてもよい。
【００６２】
　水の添加による水性の懸濁液の調製に適切な分散粉体および分散粒状物によって、分散
剤または湿潤剤、懸濁化剤および１つ以上の防腐剤との混合物中に有効成分が提供される
。適切な分散剤または湿潤剤、または懸濁化剤は、上述において既に言及したものによっ
て例示される。追加の賦形剤（例えば、甘味料、風味剤および着色剤）も存在してよい。
【００６３】
　本発明の医薬組成物は、水中油滴型エマルションの形態であってもよい。油相は、野菜
油または鉱油、またはそれらの混合物であってもよい。適切な乳化剤は、天然のガム（例
えば、アラビアゴム、トラガカントゴム）、天然のリン脂質（例えば、大豆、レシチン、
およびエステル、または脂肪酸とヘキシトールとに由来する部分エステル）、無水物（例
えば、ソルビタンモノオレイン酸エステル）、ならびに前記部分エステルとエチレンオキ
シドとの縮合生成物（例えば、ポリオキシエチレンソルビタンモノオレイン酸エステル）
であってよい。乳液は甘味剤および香料添加剤を含有してもよい。
【００６４】
　シロップおよびエリキシルは、甘味剤（例えば、グリセロール、プロピレングリコール
、ソルビトール、グルコース、スクロース）により処方されてもよい。そのような処方は
、粘滑剤、防腐剤、ならびに調味剤および着色剤を含有してもよい。医薬組成物は、無菌
の注入可能な水性または油性の懸濁液の形態であってもよい。この懸濁液は、上述の適切
な分散剤または湿潤剤ならびに懸濁化剤を用いて既知の技術に従って処方されてもよい。
無菌の注入可能な処方は、無毒な親に（ｐａｒｅｎｔａｌｌｙ）許容可能な希釈剤または
溶媒（例えば、１，３－ブタンジオール溶液など）中の無菌の注入可能な溶液または懸濁
液であってもよい。用いられ得る許容可能なビヒクルおよび溶媒には、水、リンゲル液、
および生理食塩液がある。加えて、無菌の不揮発性油は、溶媒または懸濁媒として従来用
いらている。この目的において、任意の穏やかな不揮発性油が合成モノまたはジグリセリ
ドを含めて用いらてよい。加えて、オレイン酸などの脂肪酸は注入の処方に用いられるこ
とが見出されている。
【００６５】
　本発明の化合物および医薬組成物は、坐薬（例えば、薬剤の直腸投与用の）の形態で投
与されてよい。これらの組成物は、薬剤と、刺激がなく常温で固体であり直腸温で液体で
ある（したがって、直腸中で溶融して薬剤を放出する）適切な賦形剤とを混合することに
よって、調製することが可能である。そのような物質には、カカオバターおよびポリエチ
レングリコールなどがある。
【００６６】
　本発明の化合物および医薬組成物は、無菌媒質において非経口的に投与される場合があ
る。薬剤は、用いられるビヒクルおよび濃度に応じて、ビヒクル中で懸濁してもよく、溶
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解してもよい。有利には、局所麻酔薬、防腐剤、およびバッファなどのアジュバントはが
ビヒクル中に溶解されることが可能である。
【００６７】
　第３の態様では、本発明は、抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク質のミ
スフォールディングおよびＥＲストレスを媒介とした疾患およびアポトーシス変異を治療
する方法を提供し、この方法は、抗体媒介性の疾患、薬剤耐性の癌、炎症、タンパク質の
ミスフォールディングおよびＥＲストレスを媒介とした疾患、またはアポトーシス変異を
治療するために、有効量の本発明の１つ以上の化合物または医薬組成物をそれを必要とす
る患者に投与する工程を含む。本明細書では、「抗体媒介性の疾患」には、ＩｇＡネフロ
パシー、全身性紅斑狼瘡、およびグッドパスチャー症候群からなる群から選択される糸球
体腎炎など、任意の免疫複合体および自己免疫による病気が含まれる。
【００６８】
　本明細書で用いられる「処理」または「処理する」手段は、次の内の１つ以上を行うこ
とを意味する。すなわち、（ａ）病気の重症度を低下させること；（ｂ）治療されている
疾患の症状特性の進行を制限するか妨げること；（ｃ）治療されている疾患の症状特性の
悪化を阻害すること；（ｄ）以前にその病気であった患者における病気の再発を制限する
か妨げること；（ｅ）以前にその病気の徴候的があった患者における徴候の再発を制限す
るか妨げること。
【００６９】
　体重１キログラム当たり１日に約０．０１ｍｇ～約５０ｍｇ、より好適には、体重１キ
ログラム当たり１日に約０．１ｍｇ～約５０ｍｇの指示用量レベルは、上述の病気の治療
に有用である。キャリア材料と組み合わせて１つの用量形態を製造する有効成分の量は、
治療される対象および特定の投与のモードに応じて異なる。用量単位形態は、一般に、約
１ｍｇ～約５００ｍｇの有効成分を含む。
【００７０】
　本明細書に記載の化合物を含有している化合物または医薬組成物は、それを必要とする
個人に投与される。好適な一実施形態では、対象は哺乳動物である。より好適な実施形態
では、対象はヒトである。治療の用途では、組成物は本発明の方法を実行するのに充分な
量で投与される。これらの用途に有効な量は、次に限定されないが、化合物の性質（比活
性など）、投与経路、病気のステージおよび重症度、患者の体重および健康状態一般、お
よび処方する医師の判断を含む因子に応じて異なる。活性化合物は、広い用量範囲にわた
り有効である。しかしながら、実際に投与される化合物の量が上記の関連する環境に照ら
して医師によって決定されることが理解される。したがって、上記の用量範囲は本発明の
範囲を何ら限定することを意図するものではない。
【００７１】
　定義
　本明細書において用いられる用語「アルケニル」は、特に指定のない限り、２～１０の
炭素原子を含むとともに１つ以上の炭素－炭素二重結合を含む、直鎖または分岐鎖の炭化
水素を意味する。アルケニルの例には、次に限定されないが、エテニル、２－プロペニル
、２－メチル－２－プロペニル、３－ブテニル、４－ペンテニル、５－ヘキセニル、２－
ヘプテニル、２－メチル－１－ヘプテニル、３－デセニル、および３，７－ジメチルオク
タ－２，６－ジエニルが含まれる。
【００７２】
　本明細書において用いられる用語「アルコキシ」は、酸素原子を通じて親の分子の部位
に結合したアルキル基（本明細書において定義されている）、を意味する。アルコキシの
代表的な例は、次に限定されないが、メトキシ、エトキシ、プロポキシ、２－プロポキシ
、ブトキシ、ｔｅｒｔ－ブトキシ、ペンチロキシ、およびヘキシロキシを含む。
【００７３】
　本明細書において用いられる用語「アルキル」は、特に指定のない限り、１～１０の炭
素原子を含む直鎖または分岐鎖の炭化水素を意味する。アルキルの代表的な例は、次に限
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定されないが、メチル、エチル、ｎ－プロピル、イソプロピル、ｎ－ブチル、ｓｅｃ－ブ
チル、イソブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、ｎ－ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ｎ
－ヘキシル、３－メチルヘキシル、２，２－ジメチルペンチル、２，３－ジメチルペンチ
ル、ｎ－ヘプチル、ｎ－オクチル、ｎ－ノニル、およびｎ－デシルを含む。「アルキル」
基は、他の２つの部位の間をリンクする基であるときにも、直鎖であっても分岐鎖であっ
てもよい。例には、次に限定されないが、－ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ

２ＣＨＣ（ＣＨ３）－、－ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ２ＣＨ３）ＣＨ２－が含まれる。
【００７４】
　用語「アルキレン」は、二価のアルキル基を表す。「アルキレン鎖」は、ポリメチレン
基、すなわち－（ＣＨ２）ｎ－である。ここで、ｎは正の整数であり、好適には、１～６
，１～４，１～３，１～２、または２～３である。置換アルキレン鎖は、１つ以上のメチ
レン基水素原子が置換基で置換されているポリメチレン基である。適切な置換基は、置換
脂肪族基について以下に記載するものを含む。アルキレン鎖は、１つ以上の位置において
脂肪族基または置換脂肪族基で置換されていてもよい。
【００７５】
　本明細書において用いられる用語「アルキニル」は、２～１０の炭素原子を含むととも
に１つ以上の炭素－炭素三重結合を含む、直鎖または分岐鎖の炭化水素基を意味する。ア
ルキニルの例には、次に限定されないが、アセチレニル、１－プロピニル、２－プロピニ
ル、３－ブチニル、２－ペンチニル、および１－ブチニルが含まれる。
【００７６】
　本明細書で用いられる用語「アリール」は、フェニル（すなわち、単環式のアリール）
、１つ以上のフェニル環を含む二環系、または芳香族二環系に炭素原子しか含まない芳香
族二環式を意味する。二環式アリールは、アズレニル、ナフチル、または単環式シクロア
ルキル、単環式シクロアルケニル、もしくは単環式ヘテロ環式に縮合したフェニルであっ
てよい。二環式アリールは、二環式系のフェニル基部分内に含まれる任意の炭素原子また
はナフチルもしくはアズレニル環の任意の炭素原子を通じて親の分子の部位に取り付けら
れている。二環式アリールにおける縮合した単環式シクロアルキルまたは単環式ヘテロ環
基の部分は、随意で１つまたは２つのオキソおよび／またはチア基で置換されてよい。二
環式アリールの例には、次に限定されないが、アズレニル、ナフチル、ジヒドロインデン
－１－イル、ジヒドロインデン－２－イル、ジヒドロインデン－３－イル、ジヒドロイン
デン－４－イル、２，３－ジヒドロインドール－４－イル、２，３－ジヒドロインドール
－５－イル、２，３－ジヒドロインドール－６－イル、２，３－ジヒドロインドール－７
－イル、インデン－１－イル、インデン－２－イル、インデン－３－イル、インデン－４
－イル、ジヒドロナフタレン－２－イル、ジヒドロナフタレン－３－イル、ジヒドロナフ
タレン－４－イル、ジヒドロナフタレン－１－イル、５，６，７，８－テトラヒドロナフ
タレン－１－イル、５，６，７，８－テトラヒドロナフタレン－２－イル、２，３－ジヒ
ドロベンゾフラン－４－イル、２，３－ジヒドロベンゾフラン－５－イル、２，３－ジヒ
ドロベンゾフラン－６－イル、２，３－ジヒドロベンゾフラン－７－イル、ベンゾ［ｄ］
［１，３］ジオキソール－４－イル、ベンゾ［ｄ］［１，３］ジオキソール－５－イル、
２Ｈ－クロメン－２－オン－５－イル、２Ｈ－クロメン－２－オン－６－イル、２Ｈ－ク
ロメン－２－オン－７－イル、２Ｈ－クロメン－２－オン－８－イル、イソインドリン－
１，３－ジオン－４－イル、イソインドリン－１，３－ジオン－５－イル、インデン－１
－オン－４－イル、インデン－１－オン－５－イル、インデン－１－オン－６－イル、イ
ンデン－１－オン－７－イル、２，３－ジヒドロベンゾ［ｂ］［１，４］ジオキサン－５
－イル、２，３－ジヒドロベンゾ［ｂ］［１，４］ジオキサン－６－イル、２Ｈベンゾ［
ｂ］［１，４］オキサジン３（４Ｈ）－オン－５－イル、２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］
オキサジン３（４Ｈ）－オン－６－イル、２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］オキサジン３（
４Ｈ）－オン－７－イル、２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］オキサジン３（４Ｈ）－オン－
８－イル、ベンゾ［ｄ］オキサジン－２（３Ｈ）－オン－５－イル、ベンゾ［ｄ］オキサ
ジン－２（３Ｈ）－オン－６－イル、ベンゾ［ｄ］オキサジン－２（３Ｈ）－オン－７－
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イル、ベンゾ［ｄ］オキサジン－２（３Ｈ）－オン－８－イル、キナゾリン－４（３Ｈ）
－オン－５－イル、キナゾリン－４（３Ｈ）－オン－６－イル、キナゾリン－４（３Ｈ）
－オン－７－イル、キナゾリン－４（３Ｈ）－オン－８－イル、キノキサリン－２（１Ｈ
）－オン－５－イル、キノキサリン－２（１Ｈ）－オン－６－イル、キノキサリン－２（
１Ｈ）－オン－７－イル、キノキサリン－２（１Ｈ）－オン－８－イル、ベンゾ［ｄ］チ
アゾール－２（３Ｈ）－オン－４－イル、ベンゾ［ｄ］チアゾール－２（３Ｈ）－オン－
５－イル、ベンゾ［ｄ］チアゾール－２（３Ｈ）－オン－６－イル、およびベンゾ［ｄ］
チアゾール－２（３Ｈ）－オン－７－イルが含まれる。一定の実施形態では、二環式アリ
ールは、（ｉ）ナフチルであるか、（ｉｉ）フェニル環であり、このフェニル環は、５ま
たは６員環の単環式シクロアルキル、５または６員環の単環式シクロアルケニル、または
５または６員環の単環式ヘテロ環基に縮合している。ここで、縮合したシクロアルキル、
シクロアルケニルおよびヘテロ環基の群は、随意では独立にオキソまたはチアである１つ
または２つの基で置換されている。
【００７７】
　本明細書において用いられる用語「ハロ」または「ハロゲン」は、－Ｃｌ、－Ｂｒ、－
Ｉ、または－Ｆを意味する。
　用語「ハロアルキル」、「ハロアルケニル」および「ハロアルコキシ」は、場合に応じ
て、１つ以上のハロゲン原子で置換されているアルキル、アルケニルまたはアルコキシ基
を指す。
【００７８】
　用語「ヘテロアリール」は、本明細書では用いられるとき、１つ以上のヘテロ芳香族環
を含む単環式のヘテロアリールまたは二環式環系を意味する。単環式ヘテロアリールは、
５員環または６員環であってよい。この５員環は、２つの二重結合と、１，２，３または
４つの窒素原子と、随意では１つの酸素または硫黄原子とからなる。この６員環は、３つ
の二重結合と、１，２，３または４つの窒素原子とからなる。５または６員環のヘテロア
リールは、ヘテロアリール内に含まれる任意の炭素原子または任意の窒素原子によって親
の分子の部位に接続される。単環式のヘテロアリールの例には、次に限定されないが、フ
リル、イミダゾリル、イソキサゾリル、イソチアゾリル、オキサジアゾリル、オキサゾリ
ル、ピリジニル、ピリダジニル、ピリミジニル、ピラジニル、ピラゾリル、ピロリル、テ
トラゾリル、チアジアゾリル、チアゾリル、チエニル、トリアゾリル、およびトリアジニ
ルが含まれる。二環式ヘテロアリールは、フェニル、単環式のシクロアルキル、単環式の
シクロアルケニル、単環式のヘテロ環基、または単環式のヘテロアリールに縮合した単環
式のヘテロアリールからなる。二環式ヘテロアリール基の縮合したシクロアルキルまたは
ヘテロ環基の部分は、随意では独立にオキソまたはチアである１つまたは２つの基で置換
されている。二環式ヘテロアリールが、縮合したシクロアルキル、シクロアルケニル、ま
たはヘテロ環基の環を含むとき、二環式ヘテロアリール基は、二環式環系の単環式ヘテロ
アリール部分内に含まれる任意の炭素または窒素の原子によって親の分子の部位に接続さ
れる。二環式ヘテロアリールがベンゾ環に縮合した単環式のヘテロアリールであるとき、
二環式ヘテロアリール基は、二環式環系内の任意の炭素原子または窒素原子によって親の
分子の部位に接続される。二環式ヘテロアリールの例には、次に限定されないが、ベンズ
イミダゾリル、ベンゾフラニル、ベンゾチエニル、ベンゾキサジアゾリル、ベンゾキサチ
アジアゾリル、ベンゾチアゾリル、シンノリニル、５，６－ジヒドロキノリン－２－イル
、５，６－ジヒドロイソキノリン－１－イル、フロピリジニル、インダゾリル、インドリ
ル、イソキノリニル、ナフチリジニル、キノリニル、プリニル、５，６，７，８－テトラ
ヒドロキノリン－２－イル、５，６，７，８－テトラヒドロキノリン－３－イル、５，６
，７，８－テトラヒドロキノリン－４－イル、５，６，７，８－テトラヒドロイソキノリ
ン－１－イル、チエノピリジニル、４，５，６，７－テトラヒドロベンゾ［ｃ］［１，２
，５］オキサジアゾリル、および６，７－ジヒドロベンゾ［ｃ］［１，２，５］オキサジ
アゾール－４（５Ｈ）－オニルが含まれる。一定の実施形態では、縮合二環式ヘテロアリ
ールは、フェニル環、５または６員環の単環式シクロアルキル、５または６員環の単環式
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シクロアルケニル、５または６員環の単環式ヘテロ環基、または５または６員環の単環式
ヘテロアリールのいずれかに縮合した、５または６員環の単環式ヘテロアリール環である
。ここで、縮合したシクロアルキル、シクロアルケニルおよびヘテロ環基の群は、随意で
は独立にオキソまたはチアである１つまたは２つの基で置換されている。
【００７９】
　「薬学的に許容される」とは、十分な医療判断の範囲内において、過剰な毒性、刺激、
アレルギー反応または妥当なベネフィット・リスク比と釣り合った他の問題なしにヒトお
よび動物、複雑の組織との接触に適切であるか、その他、ヒトまたは家畜における使用に
許容可能であるとして米国食品医薬品局（Ｕｎｉｔｅｄ　Ｓｔａｔｅｓ　Ｆｏｏｄ　ａｎ
ｄ　Ｄｒｕｇ　Ａｄｍｉｎｉｓｔｒａｔｉｏｎ）によって承認された化合物、物質、組成
物、および／または用量形態を指す。
【００８０】
　［実施例］
　擬似Ｑ２ペプチドの合成
　Ｑ２ペプチド（ＳＥＱ　ＩＤ　ＮＯ：２）（米国特許第７，３２６，７６８号明細書）
を模倣しＧＰＢＰのキナーゼ活性を調整することの可能な新たなテルフェニル化合物が合
成される。スキーム１には、提案するテルフェニル模擬ペプチドを示す。この足場（ｓｃ
ａｆｆｏｌｄ）の各フェニル環は、次のアミノ酸を模倣する異なる群を含む。
ａ）化合物１の場合、アラニン、セリンおよびグルタミン酸。
ｂ）化合物２の場合、セリン、グルタミン酸およびバリン。
【００８１】

【化７】

　合成ストラテジは、パラジウム触媒による異種フェニルシントン（ブロモアリール、ア
リールトリフラート、ボロナートおよびボロン酸）間のクロスカップリング反応による、
３’、２’，２’’－トリス置換テルフェニル誘導体のモジュール式合成である。
【００８２】
　合成
　テルフェニル足場１の溶解度／親油性を様々に変更するために、アラニン残基を模倣す
るフェニル環に変化は導入する。すなわち、窒素原子およびトリフルオロメチル基によっ
て、テルフェニル１誘導体（スキーム２）のファミリーを増やす。
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【００８３】
【化８】

　この合成の第一段階は、既知の手順による市販の３－ヒドロキシベンズアルデヒドの位
置選択的なブロモ化であった。得られたブロモアリール３を、幾つかの異なる市販のボロ
ン酸またはボロナートと反応させてビフェニル４を得た（スキーム３）。
【００８４】
【化９】

　今度は、フェノール４をトリフルオロメタンスルホン酸無水物および試薬としてのピリ
ジンを用いてトリフラート５に変換した。トリフラート５を、鈴木カップリング条件下で
ボロナート６と反応させてテルフェニル７を得た（スキーム４）。
【００８５】
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　ボロナート６は、先に２－ブロモ－５－ヒドロキシベンズアルデヒド３から合成した（
スキーム５）。
【００８６】
【化１１】

　テルフェニル中間物７の触媒的な水素化によっては二重結合を還元し、ベンジル基を開
裂させ、また、カルボニル基をメチル基に還元して化合物１１を得た。エチルエステルの
塩基性加水分解によって最終のテルフェニル化合物１２を得た（スキーム６）。
【００８７】
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【化１２】

　エステル１３の塩基性加水分解によってテルフェニル１化合物を得た（スキーム７）。
【００８８】
【化１３】

　テルフェニル１３のヒドロキシル基の直接フッ素化を行って誘導体１４を得た。エチル
エステル１４の塩基性加水分解によって、最終のフッ素化テルフェニル１５を得た（スキ
ーム８）。
【００８９】

【化１４】

　テルフェニル７のアルデヒド基の直接フッ素化では化合物７ｃしか得られなかったので
、ビフェニル４ａ、ｂを用いてカルボニル基のフッ素化を行うことが必要であった。ニフ
ッ素化されたテルフェニル１８ａを得た。触媒的な水素化の後、エチルエステル１９の塩
基性加水分解によって最終の二フッ素化テルフェニル２０を得た（スキーム９）。
【００９０】
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【化１５】

　テルフェニル分子のフェノール位においてアルキル側鎖の修飾を行い、テルフェニル残
基における変化のない化合物のファミリーを増やした（スキーム１０）。
【００９１】
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【化１６】

　市販の３－（３－メトキシフェニル）プロピオン酸のヨウ素化に続く宮浦ホウ素化反応
によって、ボロナート２７を得た（スキーム１１）。
【００９２】

【化１７】

　ボロナート２７とトリフラートと５ｃとのカップリングによって、上述と同様の反応条
件においてテルフェニル２８を得た。エチルエステルのカルボニル還元および塩基性加水
分解の後、化合物２２ｉを得た（スキーム１２）。
【００９３】
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【化１８】

　ヒドロキシル基のフッ素化およびエチルエステルの塩基性加水分解の後、化合物２１ｉ
からテルフェニル２２ｋを得た（スキーム１３）。
【００９４】
【化１９】

　テルフェニル２８の直接フッ素化によって化合物２２ｌを得た（スキーム１４）。
【００９５】

【化２０】

　最後に、上述のものとの同じ方法で、さらに２つのテルフェニル化合物（２２ｊ，３２
）を調製した（スキーム１５）。
【００９６】
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【化２１】

　第２のテルフェニルファミリーの合成
　市販の３－イソプロピルフェノールの位置選択的な臭素化の後、ボロナート３５を得た
（スキーム１６）。
【００９７】

【化２２】

　このボロナートをトリフラート３７とカップリングさせて、新たなテルフェニル誘導体
３８を得た。高圧水素およびＰｄ（ＯＨ）２下の触媒的な水素化によって、カルボニル基
の全還元を生じ、アラニン、グルタミン酸およびバリン残基を模倣可能な別のテルフェニ
ル化合物を合成するために使用した（スキーム１７）。
【００９８】
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【化２３】

　実験手順
　一般法：特に示されていない限り、反応は窒素雰囲気下で行なった。ＣＨ２Ｃｌ２は使
用前に水素化カルシウムから蒸留した。他に記載のない限り、他の全ての溶媒および試薬
は受け入れたまま使用した。反応は、Ｅメルク社（Ｅ．Ｍｅｒｋ）のプレコートシリカゲ
ルプレート上での薄層クロマトグラフィー（ＴＬＣ）によってモニタした。可視化は、Ｕ
Ｖ光、セリウムモリブデン酸アンモニウム水溶液、または過マンガン酸カリウム染色によ
って行った。示した溶媒を用いてシリカゲル６０（粒子寸法：０．０４０－０．０６３ｍ
ｍ）上でフラッシュカラムクロマトグラフィを行った。他に述べていない場合、化合物は
全ての無色の油であった。融点は「Ｂｕｃｈｉ　Ｂ－５４０」装置で測定した。１Ｈ、１

３Ｃおよび１９Ｆ－ＮＭＲスペクトルは、３００ＭＨｚのＢｒｕｋｅｒ　Ａｄｖａｎｃｅ
分光計によって記録した。化学シフト（δ）はｐｐｍで与えられている。カップリング定
数（Ｊ）はヘルツ（Ｈｚ）で与えられている。ｍ、ｓ、ｄ、ｔ、ｑの文字は、それぞれ多
重線、一重線、二重線、三重線および四重線を表す。ｂｒの文字は信号が幅広であること
を示す。高分解能質量スペクトル測定は、Ｕｎｉｖｅｒｓｉｔａｔ　ｄｅ　Ｖａｌｅｎｃ
ｉａ　Ｍａｓｓ　Ｓｐｅｃｔｒｏｍｅｔｒｙ　ＳｅｒｖｉｃｅによってＶＧｍＡｕｔｏｓ
ｐｅｃ装置（ＶＧ　Ａｎａｌｙｔｉｃａｌ，　Ｍｉｃｒｏｍａｓｓ　Ｉｎｓｔｒｕｍｅｎ
ｔｓ社）で行なった。
【００９９】
　実施例１：２－ブロモ－５－ヒドロキシベンズアルデヒド（３）
【０１００】

【化２４】

　３－ヒドロキシベンズアルデヒド（１０ｇ、８１．９ｍｍｏｌ）を氷酢酸（５０ｍＬ）
中に溶解し、１５℃に冷却した。撹拌されている溶液に、臭素（１５．７ｇ、９８．２ｍ
ｍｏｌ）を２２℃未満の温度を保ちつつ滴下した。室温で終夜撹拌した後、真空下で加熱
せずに揮発分を除去した。残留物をヘキサン（１５ｍＬ）と３回共留去し、暖クロロホル
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ヒドロキシベンズアルデヒド３を得た。収率５５％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ

３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：１０．２４（ｓ，１Ｈ），９．０５（ｓ，１Ｈ），７．５８（
ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，１Ｈ），７．３４（ｄ，Ｊ＝３．１Ｈｚ，１Ｈ），７．１０（ｄｄ
，Ｊ１＝８．７Ｈｚ，Ｊ２＝３．１Ｈｚ，１Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤ３

ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：１９２．８，１５９．３，１３６．７，１３６．２，１２５．１
，１１７．３，１１７．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ７Ｈ５ＢｒＯ２に対する計算値
：１９９．９４７２，検出値：１９９．９４６３；融点：１３２－１３４℃。
【０１０１】
　ビフェニル４，２９，３６の合成用一般手順
　ブロモアリール（１等量）、ボロン酸またはボロナート（１．１等量）、リン酸カリウ
ム（３等量）、およびパラジウムテトラキストリフェニルホスフィン（０．０２等量）を
アセトニトリル／水（７：３）中に溶解し、得られた混合物を不活性雰囲気下で４時間間
還流した。反応混合物を出し、水層をＡｃＯＥｔで抽出した。集めた有機層を、Ｎａ２Ｓ
Ｏ４を通じて乾燥させた後、減圧下で濾去した。得られた粗反応生成物をシリカゲル上の
フラッシュクロマトグラフィーによって精製した。
【０１０２】
　実施例２：４－ヒドロキシ－３’－メチルビフェニル－２－カルバルデヒド（４ａ）
【０１０３】
【化２５】

　収率８０％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：９．９３（ｓ，１Ｈ），７．５２（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），７．
６３（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），７．２４（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．２０
－７．１３（ｍ，３Ｈ），５．７３（ｓ，１Ｈ），２．４２（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭ
Ｒ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９２．８，１５５．３，１３９．３，１３８
．１，１３７．３，１３４．５，１３２．４，１３０．９，１２８．６，１２８．３，１
２７．４，１２１．４，１１２．９，２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１４Ｈ１２

Ｏ２Ｃ７Ｈ５ＢｒＯ２に対する計算値：２１２．０８３７，検出値：２１２．０８２７；
白色固体，融点：１４８－１５０℃。
【０１０４】
　トリフラート５，１７，３０および３７の合成用一般手順
　乾燥ＣＨ２Ｃｌ２（３０ｍＬ）中のビフェニル（１等量）およびピリジン（３等量）か
らなる懸濁液に、乾燥ＣＨ２Ｃｌ２（２０ｍＬ）中に溶解したトリフルオロメタンスルホ
ン酸無水物（１．５等量）を窒素雰囲気下で滴下した。この混合物を室温で終夜撹拌し、
ＮａＨＣＯ３飽和溶液（１０ｍＬ）でクエンチした。水層をＣＨ２Ｃｌ２で抽出し、集め
た有機層は、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、濾別して減圧下で濃縮し、シリカゲル上の
フラッシュクロマトグラフィーによって精製した。
【０１０５】
　実施例３：２－ホルミル－３’－メチルビフェニル－４－イルトリフルオロメタンスル
ホナート（５ａ）
【０１０６】
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【化２６】

　収率８６％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：９．８４（ｓ，１Ｈ），７．８１（ｄ，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），７．
４６（ｄ，Ｊ＝３．０Ｈｚ，２Ｈ），７．３１（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．２２
（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．０８（ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，２Ｈ），２．３５（ｓ
，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－７３．１９（ｓ，３
Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９０．４，１４８．９，
１４６．０，１３８．６，１３５．７，１３５．２，１３３．０，１３０．７，１２９．
６，１２８．６，１２７．１，１２６．１，１２０．０，１１８．７（ｑ，１Ｊ＝３２０
．６Ｈｚ），２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１５Ｈ１１Ｆ３Ｏ４ＳＣ７Ｈ５Ｂｒ
Ｏ２に対する計算値：３４４．０３３０，検出値：３４４．０３２５；白色固体，融点：
６０－６２℃。
【０１０７】
　実施例４：（Ｅ）－３－（２－ブロモ－５－ヒドロキシフェニル）アクリル酸（８）
【０１０８】

【化２７】

　ブロモアリール３（５．５ｇ、２７．０ｍｍｏｌ）の混合物、マロン酸（２．８５ｇ、
２７．０ｍｍｏｌ）、ピリジン（１５ｍＬ）、および触媒としてのピペリジン（０．５ｍ
Ｌ）を１００℃で終夜撹拌した。その後、水（５ｍＬ）を加えて、混合物を濃ＨＣｌで中
和した。得られた沈殿をろ過してメタノールから結晶化させ、白色固体として４．７２ｇ
の７を得た。収率７１％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：
７．９５（ｄ，Ｊ＝１５．８Ｈｚ，１Ｈ），７．４９（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），７
．２９（ｄ，Ｊ＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝３．
０Ｈｚ，１Ｈ），６．４４（ｄ，Ｊ＝１５．８Ｈｚ，１Ｈ），２．８８（ｂｒｓ，１Ｈ）
；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：１６８．２，１５９．１
，１４４．４，１３６．８，１３５．９，１２３．１，１２１．２，１１６．２，１０４
．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ９Ｈ７ＢｒＯ３に対する計算値：２４１．９５７９，
検出値：２４１．９５１５；融点：２０８－２１０℃。
【０１０９】
　実施例５：（Ｅ）－エチル３－（２－ブロモ－５－ヒドロキシフェニル）アクリラート
（９）
【０１１０】
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【化２８】

　アクリル酸８（４．３５ｇ、１８．０ｍｍｏｌ）の乾燥エタノール（５０ｍＬ）溶液を
、少量の酸樹脂ＤＯＷＥＸＴＭ（３００ｍｇ）とともに２４ｈ間還流した。反応混合物を
ろ過し、溶媒を減圧下で留去し、粗反応生成物をシリカゲル上のクロマトグラフィー（１
０：１のヘキサン／ＡｃＯＥｔ）によって精製して、４．３６ｇのエステル９を白色固体
として得た。収率９０％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：８
．８２（ｂｒｓ，１Ｈ），７．９４（ｄ，Ｊ＝１６．１Ｈｚ，１Ｈ），７．４９（ｄ，Ｊ
＝８．７Ｈｚ，１Ｈ），７．２８（ｄ，Ｊ＝２．９Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄｄ，Ｊ１

＝８．７Ｈｚ，Ｊ２＝２．９Ｈｚ，１Ｈ），６．４５（ｄ，Ｊ＝１６．１Ｈｚ，１Ｈ），
４．２４（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．３０（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３

ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：１６７．５，１５９．１，１４４
．０，１３６．７，１３５．９，１２３．０，１２１．３，１１６．２，１１５．８，６
２．１，１５．６；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１１Ｈ１１ＢｒＯ３に対する計算値：２
６９．９８９２，検出値：２６９．９８８６；融点：９６－９８℃。
【０１１１】
　実施例６：（Ｅ）－エチル３－［５－（ベンジルオキシ）－２－ブロモフェニル］アク
リラート（１０）
【０１１２】
【化２９】

　エステル９（４．９ｇ、１８．０ｍｍｏｌ）の無水ＤＭＦ（２０ｍＬ）溶液に、炭酸カ
リウム（５ｇ、３６．０ｍｍｏｌ）およびベンジルブロミド（３．３８ｇ、１９．８ｍｍ
ｏｌ）を加えた。反応混合物をろ過し、室温で終夜撹拌し、減圧下で溶媒を除去した。得
られた粗反応生成物を水中に懸濁させて、ＡｃＯＥｔで抽出した。集めた有機層を、Ｎａ

２ＳＯ４を通じて乾燥させ、揮発分を減圧下で除去して、６．０６ｇのブロモアリール１
０を白色固体として得た。収率９３％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐ
ｐｍ：７．９４（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），７．４２（ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，１Ｈ
），７．３８－７．２５（ｍ，５Ｈ），７．１４（ｄ，Ｊ＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），６．８
１（ｄｄ，Ｊ１＝９．０Ｈｚ，Ｊ２＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），６．２９（ｄ，Ｊ＝１５．９
Ｈｚ，１Ｈ），５．００（ｓ，２Ｈ），４．２３（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．２
９（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：１６６．２，１５８．０，１４２．８，１３６．１，１３５．１，１３３．９，１２８
．６，１２８．２，１２７．４，１２１．１，１１８．３，１１６．１，１１３．６，７
０．２，６０．６，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１８Ｈ１７ＢｒＯ３に対する
計算値：３６０．０３６１，検出値：３６０．０３６１；融点：７２－７４℃。
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【０１１３】
　ボロナート６，２７および３５の合成用一般手順
　ハロアリール（１等量）、ビス（ピナコラート）ジボロン（１．１等量）、酢酸カリウ
ム（３等量）、ならびに［１，１’－ビス（ジフェニルホスフィノ）フェロセン］ジクロ
ロパラジウム（ＩＩ）錯体およびジクロロメタン（０．０３等量）を無水ジメチルスルホ
キシド（１５ｍＬ）中に溶解し、得られた混合物を不活性雰囲気下、１１０℃で一晩加熱
した。次いで、溶媒を減圧下で除去し、残基を水に懸濁してＡｃＯＥｔで抽出した。有機
層を、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、ろ過し、留去した。粗反応生成物をシリカゲル上
のフラッシュクロマトグラフィーによって精製した。
【０１１４】
　実施例７：（Ｅ）－エチル３－［５－（ベンジルオキシ）－２－（４，４，５，５－テ
トラメチル－１，３，２－ジオキサボロラン－２－イル）フェニル］アクリラート（６）
【０１１５】
【化３０】

　収率６０％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：８．５４（ｄ，Ｊ＝１６．２Ｈｚ，１Ｈ），７．７３（ｄ，Ｊ＝８．４
Ｈｚ，１Ｈ），７．４０－７．２４（ｍ，５Ｈ），７．２１（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ
），６．９２（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．２８（ｄ，Ｊ
＝１６．２Ｈｚ，１Ｈ），５．０５（ｓ，２Ｈ），４．２０（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ
），１．３０（ｓ，１２Ｈ），１．２９（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ
（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１６７．１，１６１．０，１４５．５，１４２．
３，１３８．１，１３６．５，１２８．６，１２８．１，１２７．４，１１９．２，１１
５．８，１１１．６，８３．８，６９．８，６０．３，２４．８，１４．３；ＨＲＭＳ（
ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２９ＢＯ５に対する計算値：４０７．２１４４，検出値：４０７
．２１０３；白色固体，融点：１０８－１１０℃。
【０１１６】
　テルフェニル７，１８，２１ｊ、２８，３１および３８の合成用一般手順
　トリフラート（１等量）、ボロナート（１．２等量）およびパラジウムテトラキストリ
フェニルホスフィン（０．０３等量）を、ＤＭＥ／ＥｔＯＨ（９：１）に溶解した。次い
で２ＭのＮａ２ＣＯ３水溶液（２等量）を加え、この黄色溶液および得られた混合物を一
晩還流した。混合物を減圧下で濃縮した後、残滓を水にあけ、ＡｃＯＥｔで抽出した。集
めた有機的画分をＮａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、ろ過し、留去した。粗反応生成物をシ
リカゲル上のフラッシュクロマトグラフィーによって精製した。
【０１１７】
　実施例８：エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－ホルミル－３－
メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］アクリラート（７ａ
）
【０１１８】



(37) JP 5883794 B2 2016.3.15

10

20

30

40

50

【化３１】

　収率８５％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１０．０７（ｓ，１Ｈ），８．０６－７．９７（ｍ，１Ｈ），７．７４
（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），７．６３－７．２３（ｍ，１３Ｈ），７．１３（ｄｄ
，Ｊ１＝８．６Ｈｚ，Ｊ２＝２．３Ｈｚ，１Ｈ），６．４５（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１
Ｈ），５．１８（ｓ，２Ｈ），４．２５（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），２．４８（ｓ，
３Ｈ），１．３３（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１９２．３，１６６．６，１５８．５，１４４．９，１４３．０，１３
９．１，１３８．２，１３７．２，１３６．５，１３４．９，１３４．３，１３３．７，
１３３．６，１３１．７，１３０．８，１３０．６，１２８．９，１２８．６，１２８．
４，１２８．３，１２８．１，１２７．５，１２７．３，１１９．９，１１６．９，１１
２．５，７０．２，６０．４，２１．４，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３２Ｈ

２８Ｏ４に対する計算値：４７６．１９８８，検出値：４７６．１９８５；白色固体，融
点：９０－９２℃。
【０１１９】
　テルフェニル水素化（化合物１１，１３，１９および３９）用一般手順
　テルフェニルのＡｃＯＥｔ（１５ｍＬ）溶液を次の条件下、室温で一晩水素化させた。
１）触媒としての１０％の炭素担持水酸化パラジウム（２５％（重量／重量））および２
５気圧の圧力、または
２）触媒としての１０％の炭素担持パラジウム（２５％（重量／重量））および１気圧の
圧力。
その後、この混合物をセライトを通じてろ過し、ろ液を減圧下で濃縮した。粗反応生成物
をシリカゲル上のクロマトグラフィーによって精製した。
【０１２０】
　実施例９：エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－メチ
ル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（１３ａ
）
【０１２１】

【化３２】

　収率８０％（ヘキサン／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．３９（ｓ，１Ｈ），７．２７－７．０７（ｍ，６Ｈ），６．９９（ｄ
ｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．６８（ｓ，１Ｈ），６．６４（
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ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），４．５９（ｓ，２Ｈ），３．９７
（ｑ，Ｊ＝７．０Ｈｚ，２Ｈ），２．８１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３６（ｔ
，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３２（ｓ，３Ｈ），１．０９（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３
Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．６，１５５．６，
１４０．５，１４０．３，１３９．６，１３９．３，１３７．９，１３７．７，１３３．
６，１３１．５，１２９．９，１２９．２，１２８．５，１２８．１，１２８．０，１２
６．２，１１５．９，１１３．６，６３．１，６０．７，３５．４，２８．４，２１．５
，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２６Ｏ４に対する計算値：３９０．１８
３１，検出値：３９０．１８３３；白色固体，融点：５７－５９℃。
【０１２２】
　エステル（化合物１，２ａ、１２，１５，２０，２２および２４）の塩基性加水分解用
一般手順
　エステル（１等量）を４：１テトラヒドロフラン／水混合物（５ｍＬ）に溶解し、水酸
化リチウム一水和物（３等量）を加え、反応物を完了まで室温で撹拌した。ＴＨＦを減圧
下で除去し、水層を１ＭのＨＣｌ溶液で酸性として、ＡｃＯＥｔで抽出した。有機層を集
め、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、減圧下で減圧濾去した。
【０１２３】
　実施例１０：３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－メチル－
（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（１ａ）
【０１２４】
【化３３】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．５０－７．１
２（ｍ，７Ｈ），７．０３（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．８２－６．６２（ｍ，２
Ｈ），６．０８（ｂｒｓ，１Ｈ），４．６４（ｓ，２Ｈ），２．８５（ｔ，Ｊ＝６．３Ｈ
ｚ，２Ｈ），２．４２（ｔ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，２Ｈ），２．３７（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－
ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７７．８，１５５．２，１４０．４，１
４０．２，１３９．７，１３９．０，１３７．９，１３７．２，１３３．８，１３１．５
，１２９．９（２ｘ），１２９．３，１２８．５，１２８．１，１２８．０，１２６．２
，１１５．７，１１３．６，６２．９，３５．０，２９．７，２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ
）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ２２Ｏ４に対する計算値：３６２．１５１８，検出値：３６２．１５
１６．
　ヒドロキシルおよびアルデヒド（化合物１４，１６，２１ｋおよび２１ｌ）のフッ素化
用一般手順
　ビフェニルまたはテルフェニル（１等量）を無水ジクロロメタン（１０ｍＬ）に溶解し
、ＤＡＳＴ（２等量）を添加し、反応物を窒素雰囲気下、室温で一晩撹拌した。次いで、
反応混合物を、飽和ＮａＨＣＯ３溶液を加えて加水分解した。水層をジクロロメタンで抽
出し、集めた有機層を、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させた後、減圧下で減圧濾去した。得
られた粗反応生成物をシリカゲル上のフラッシュクロマトグラフィーによって精製した。
【０１２５】
　実施例１１：エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチ
ル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（１４ａ
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）
【０１２６】
【化３４】

　収率４０％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．３９（ｓ，１Ｈ），７．３１－７．１０（ｍ，６Ｈ），７．０５（ｄ
，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７３（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．６９（ｄｄ，
Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．３Ｈｚ，１Ｈ），５．７１（ｂｒｓ，１Ｈ），５．２５（
ｄ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，２Ｈ），４．０１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），２．８７（ｔ
，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３４（ｓ，３
Ｈ），１．１２（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：－２００．６（ｔ，Ｊ＝４７．９Ｈｚ，１Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨ
ｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．３，１５５．３，１４０．６，１４０．５，１３９
．７，１３９．４，１３７．９，１３３．６，１３３．１（ｄ，２Ｊ＝１５．８Ｈｚ），
１３１．６，１３０．５（ｄ，３Ｊ＝６．５Ｈｚ），１３０．０（２ｘ），１２９．９，
１２８．２，１２８．１，１２６．４，１１５．７，１１３．４，８２．８（ｄ，１Ｊ＝
１６３．９Ｈｚ），６０．６，３５．３，２８．３，２１．５，１４．１；ＨＲＭＳ（Ｅ
Ｉ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２５ＦＯ３に対する計算値：３９２．１７８８，検出値：３９２．
１７８６．
　アルキル化反応（化合物２１ａ～ｈおよび２３）用一般手順
　テルフェニル（１等量）、炭酸カリウム（２等量）およびハロゲン化アルキル（３等量
）のアセトン（５ｍＬ）溶液を、完了までマイクロ波フラスコ中、７０℃で加熱した。次
いで、溶媒を減圧下で除去し、粗反応生成物を水中に懸濁させた。水層をＡｃＯＥｔで抽
出し、ろ過し、集めた有機層を、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させた後、減圧下で減圧濾去
した。得られた粗反応生成物をシリカゲル上のフラッシュクロマトグラフィーによって精
製した。
【０１２７】
　実施例１２：エチル３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏ
ｘｙ）－３－メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピ
オナート（２１ａ）
【０１２８】

【化３５】

　収率８０％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
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ｌ３）δｐｐｍ：７．４２（ｄ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．３０－７．２２（ｍ，２
Ｈ），７．２１－７．１０（ｍ，５Ｈ），６．７９（ｄ，Ｊ＝２．８Ｈｚ，１Ｈ），６．
７６（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．８Ｈｚ，１Ｈ），４．６０（ｄ，Ｊ＝５．０
Ｈｚ，２Ｈ），４．０２（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７８（ｓ，３Ｈ），２．９
０（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．３５（
ｓ，３Ｈ），１．１４（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．１，１５９．０，１４０．４，１４０．３，１３９．７，
１３９．４，１３７．９，１３４．０，１３１．３，１３０．０，１２９．９，１２９．
２，１２８．５，１２８．２，１２８．０，１２６．２，１１４．６，１１１．６，６３
．３，６０．５，５５．３，３５．６，２８．７，２１．５，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ
）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２８Ｏ４に対する計算値：４０４．１９８７，検出値：４０４．１９
９２．
　実施例１３：３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－（トリフ
ルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン
酸（１ｂ）
【０１２９】
【化３６】

　収率９８％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣＤ３）δｐｐｍ：８．４０（
ｂｒｓ，１Ｈ），７．８６（ｓ，１Ｈ），７．８０（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，１Ｈ），７．
７７－７．６６（ｍ，２Ｈ），７．６０（ｓ，１Ｈ），７．３７（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，
１Ｈ），７．３３（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．１０（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ
），６．８９（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．７９（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２

＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．５９（ｓ，２Ｈ），２．９２（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ）
，２．５０（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯＣ
Ｄ３）δｐｐｍ：－６１．８９（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤ３ＣＯ
ＣＤ３）δｐｐｍ：１７５．０，１５８．８，１４３．６，１４３．５，１４１．５，１
４０．９，１３９．５，１３５．０，１３４．７，１３３．０，１３１．８，１３１．６
（ｑ，２Ｊ＝３１．７Ｈｚ），１３１．４，１３０．９，１３０．２，１２７．７（ｑ，
３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２６．４（ｑ，１Ｊ＝２７０．１Ｈｚ），１２５．６（ｑ，３Ｊ
＝３．８Ｈｚ），１１７．６，１１５．１，６３．６，３６．４，３０．０；ＨＲＭＳ（
ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ１９Ｆ３Ｏ４に対する計算値：４１６．１２３５，検出値：４１
６．１２２６；白色固体，融点：１２４－１２６℃。
【０１３０】
　実施例１４：３－［４－ヒドロキシ－３’－（ヒドロキシメチル）－４’－（ピリジン
－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（１ｃ）
【０１３１】
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【化３７】

　収率７６％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ＋ｄｒｏｐｓＣＤＣｌ３）δｐｐ
ｍ：８．６３（ｄ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），８．５４（ｄｄ，Ｊ１＝４．８Ｈｚ，Ｊ２

＝１．２Ｈｚ，１Ｈ），７．９５（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．９Ｈｚ，Ｊ２＝２．２Ｈｚ，Ｊ３

＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．５５－７．４７（ｍ，２Ｈ），７．３１（ｄ，Ｊ＝１．１Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．０５（ｄ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，１Ｈ），６．７９（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，
１Ｈ），６．７１（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．５３（ｓ
，２Ｈ），２．９０（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４４（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２
Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＭｅＯＤ＋ｄｒｏｐｓＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７
４．７，１５５．９，１４８．０，１４６．４，１４１．３，１３８．５，１３７．５，
１３６．９，１３６．３，１３４．６，１３１．８，１３０．１，１２９．３，１２８．
８，１２７．８，１２２．７，１１４．５，１１２．２，６０．８，３４．２，２７．４
；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２１Ｈ１９ＮＯ４に対する計算値：３５０．１３９２（Ｍ
＋１），検出値：３５０．１３９３；白色固体，融点：１９７－１９９℃。
【０１３２】
　実施例１５：３－［４’’－ヒドロキシ－２’’－イソプロピル－３－メチル－（１，
１’；４’，１’’）テルフェニル－２’－イル］プロピオン酸（２ａ）
【０１３３】
【化３８】

　収率９７％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３＋数滴の重メタノール（ＭｅＯ
Ｄ））δｐｐｍ：７．１８－７．２６（ｍ，１Ｈ），７．０２－７．１５（ｍ，６Ｈ），
６．９７（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．７８（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．
６１（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），３．００（ｓｅｐ，Ｊ＝６
．９Ｈｚ，１Ｈ），２．８９（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．３８（ｔ，Ｊ＝８．１
Ｈｚ，２Ｈ），２．３２（ｓ，３Ｈ），１．０８（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，６Ｈ）；１３Ｃ
－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３＋数滴の重メタノール）δｐｐｍ：１７５．６，１５
６．０，１４８．０，１４１．３，１４１．１，１４０．１，１３７．７，１３７．３，
１３２．７，１３１．０，１３０．１，１２９．９，１２９．７，１２８．０，１２７．
６，１２７．３，１２６．１，１１２．４，１１２．２，３５．０，２９．４，２８．２
，２４．１，２１．３；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２６Ｏ３に対する計算値：３
７４．１８８２，検出値：３７４．１８８１；白色固体，融点：１８３－１８５℃。
【０１３４】
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　実施例１６：４－ヒドロキシ－３’－（トリフルオロメチル）ビフェニル－２－カルバ
ルデヒド（４ｂ）
【０１３５】
【化３９】

　収率８２％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：９．８９（ｓ，１Ｈ），７．６９（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．
６３（ｓ，１Ｈ），７．５９（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．５２（ｔ，Ｊ＝３．０
Ｈｚ，２Ｈ），７．３５（ｄ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，１Ｈ），７．１９（ｄｄ，Ｊ１＝８．３
Ｈｚ，Ｊ２＝２．８Ｈｚ，１Ｈ），６．３８（ｂｒｓ，１Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２Ｍ
Ｈｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．１１（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ
，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９２．１，１５６．２，１３８．３，１３７．３，１３４．
５，１３３．６，１３２．５，，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．５Ｈｚ），１２８．９，
１２６．６（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１２４．７（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２２．
９（ｑ，１Ｊ＝２７０．９Ｈｚ），１２１．８，１１３．６；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：
Ｃ１４Ｈ９Ｆ３Ｏ２に対する計算値：２６６．０５５４，検出値：２６６．０５３７；ｙ
ｅｌｌｏｗｓｏｌｉｄ，融点：１００－１０２℃。
【０１３６】
　実施例１７：５－ヒドロキシ－２－（ピリジン－３－イル）ベンズアルデヒド（４ｃ）
【０１３７】
【化４０】

　収率９９％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル４：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＤＭ
ＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ：１０．１６（ｓ，１Ｈ），９．８０（ｓ，１Ｈ），８．６１（ｄ
ｄ，Ｊ１＝４．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），８．５９（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１
Ｈ），７．８３（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．０Ｈｚ，１Ｈ），７．４９（ｄｄ
，Ｊ１＝７．２Ｈｚ，Ｊ２＝４．８Ｈｚ，１Ｈ），７．３８（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ
），７．３３（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），７．１８（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２

＝２．４Ｈｚ，１Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ：１９
１．２，１５７．５，１４９．８，１４８．３，１３７．２，１３４．３，１３３．３，
１３２．６，１３２．３，１２３．２，１２１．４，１１３．６；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／
ｚ：Ｃ１２Ｈ９ＮＯ２に対する計算値：１９９．０６３３，検出値：１９９．０６０７；
白色固体，融点：１８２－１８４℃。
【０１３８】
　実施例１８：２－ホルミル－３’－（トリフルオロメチル）ビフェニル－４－イルトリ
フルオロメタンスルホナート（５ｂ）
【０１３９】
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【化４１】

　収率９０％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：９．９０（ｓ，１Ｈ），７．９４（ｄ，Ｊ＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．
７８（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．６８（ｄ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），７．６１
－７．５３（ｍ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３
．１９（ｓ，３Ｆ），－７３．１５（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１８９．３，１４９．５，１４４．０，１３６．８，１３５．３，１３
３．３，１３３．１，１３１．５（ｑ，２Ｊ＝３２．６Ｈｚ），１２９．３，１２６．５
，１２６．４（ｑ，３Ｊ＝３．６Ｈｚ），１２５．７（ｑ，３Ｊ＝３．６Ｈｚ），１２３
．７（ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ），１２０．６，１１８．７（ｑ，１Ｊ＝３１８．９Ｈ
ｚ）；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１５Ｈ８Ｆ６Ｏ４Ｓに対する計算値：３９８．００４
７，検出値：３９８．００３９．
　実施例１９：３－ホルミル－４－（ピリジン－３－イル）フェニルトリフルオロメタン
スルホナート（５ｃ）
【０１４０】

【化４２】

　収率６０％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：９．９３（ｓ，１Ｈ），８．７５（ｄｔ，Ｊ１＝４．８Ｈｚ，Ｊ２＝
０．９Ｈｚ，１Ｈ），８．６７（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），７．９５（ｄ，Ｊ＝２．
４Ｈｚ，１Ｈ），７．７３（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），７．
６１（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），７．５６（ｄ，Ｊ＝８．１
Ｈｚ，１Ｈ），７．４７（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝４．８Ｈｚ，１Ｈ）；１９Ｆ
ＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－７３．１３（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－Ｎ
ＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１８９．０，１５０．１，１５０．０，１４
９．６，１４１．７，１３７．１，１３５．４，１３３．２，１３１．８，１２６．６，
１２３．４，１２０．８，１１８．７（ｑ，１Ｊ＝３１８．９Ｈｚ）；ＨＲＭＳ（ＥＩ）
ｍ／ｚ：Ｃ１３Ｈ８Ｆ３ＮＯ４Ｓに対する計算値：３３２．０２０４（Ｍ＋１），検出値
：３３２．０１２４．
　実施例２０：（Ｅ）－エチル３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－ホルミル－３
－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］
アクリラート（７ｂ）
【０１４１】
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【化４３】

　収率８６％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１０．００（ｓ，１Ｈ），７．９９（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），７
．７４（ｂｒｓ，２Ｈ），７．６７（ｄ，Ｊ＝１６．２Ｈｚ，２Ｈ），７．６３（ｄ，Ｊ
＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），７．５８（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１Ｈ）
，７．５１－７．４１（ｍ，５Ｈ），７．３９（ｄｄ，Ｊ１＝５．７Ｈｚ，Ｊ２＝１．８
Ｈｚ，１Ｈ），７．３５（ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，２Ｈ），７．３２（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ
，１Ｈ），７．１１（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．４１（
ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），５．１６（ｓ，２Ｈ），４．２２（ｑ，Ｊ＝７．０Ｈｚ
，２Ｈ），１．２９（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：－６３．１６（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１９１．３，１６６．６，１５８．７，１４２．９，１４２．８，１４０
．２，１３８．４，１３６．５，１３５．２，１３３．９，１３３．８，１３３．６，１
３３．４，１３１．７，１３１．１（ｑ，２Ｊ＝３２．４Ｈｚ），１３０．８，１２９．
２，１２９．０，１２８．７，１２８．２，１２７．５，１２６．５（ｑ，３Ｊ＝３．７
Ｈｚ），１２５．０（ｑ，３Ｊ＝３．９Ｈｚ），１２３．９（ｑ，１Ｊ＝２７０．４Ｈｚ
），１２０．２，１１７．０，１１２．７，７０．３，６０．５，１４．２；ＨＲＭＳ（
ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３２Ｈ２５Ｆ３Ｏ４に対する計算値：５３０．１７０５，検出値：５３
０．１６８１；白色固体，融点：１１６－１１８℃。
【０１４２】
　実施例２１：（Ｅ）－エチル３－［４－（ベンジルオキシ）－３’－ホルミル－４’－
（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］アクリラート（７ｃ）
【０１４３】
【化４４】

　収率８２％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１０．０２（ｓ，１Ｈ），８．７１（ｄｄ，Ｊ１＝６．７Ｈｚ，Ｊ

２＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），７．９９（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），７．７７（ｄｄｄ，
Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．２Ｈｚ，Ｊ３＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．６６（ｄ，Ｊ＝
１５．９Ｈｚ，１Ｈ），７．５８（ｄｄ，Ｊ１＝７．９Ｈｚ，Ｊ２＝２．０Ｈｚ，１Ｈ）
，７．５１－７．２８（ｍ，１０Ｈ），７．０９（ｄｄ，Ｊ１＝８．５Ｈｚ，Ｊ２＝２．
６Ｈｚ，１Ｈ），６．４１（ｄ，Ｊ＝１５．８Ｈｚ，１Ｈ），５．１４（ｓ，２Ｈ），４
．２０（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．２８（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ
－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９０．９，１６６．５，１５８．６，
１５０．０，１４９．３，１４２．７，１４０．４，１４０．２，１３７．１，１３６．
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４，１３５．１，１３３．７，１３３．７，１３３．３，１３１．６，１３０．９，１２
９．４，１２８．６，１２８．１，１２７．４，１２３．１，１２０．２，１１６．９，
１１２．６，７０．１，６０．４，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３０Ｈ２５Ｎ
Ｏ４に対する計算値：４６４．１８６２（Ｍ＋１），検出値：４６４．１８６９；黄色固
体，融点：１２６－１２８℃。
【０１４４】
　実施例２２：エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’，３－ジメチル－（１，１’；４
’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（１１ａ）
【０１４５】
【化４５】

　収率９０％（ヘキサン／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．２５（ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，１Ｈ），７．２０－７．０１（ｍ，７Ｈ
），６．７２（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．６７（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２

＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），５．１８（ｓ，１Ｈ），４．０２（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ）
，２．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２
．３４（ｓ，３Ｈ），２．２３（ｓ，３Ｈ），１．１４（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；
１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．２，１５４．９，１４１
．６，１４０．４，１４０．０，１３９．５，１３７．６，１３５．１，１３４．４，１
３１．５，１３１．３，１３０．０，１２９．６，１２７．９，１２７．５，１２６．７
，１２６．３，１１５．６，１１３．２，６０．５，３５．４，２８．４，２１．５，２
０．６，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２６Ｏ３に対する計算値：３７４
．１８８２，検出値：３７４．１８８１．
　実施例２３：エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－メチル－３－（トリフルオロメ
チル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（１
１ｂ）
【０１４６】
【化４６】

　収率８３％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６０（ｓ，１Ｈ），７．５８－７．５２（ｍ，１Ｈ），７．５０（
ｄ，Ｊ＝６．０Ｈｚ，２Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１４（ｂｒ
ｓ，１Ｈ），７．１２（ｄｄ，Ｊ１＝７．５Ｈｚ，Ｊ２＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．０６
（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７５（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．７０（ｄ
ｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），５．３１（ｓ，１Ｈ），４．０４（
ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），２．９０（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４３（ｔ，
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Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．２４（ｓ，３Ｈ），１．１６（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ
）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０５（ｓ，３Ｆ）；
１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．２，１５５．１，１４２
．４，１４０．９，１３９．５，１３８．８，１３５．１，１３４．１，１３２．６，１
３１．６，１３１．５，１３０．６（ｑ，２Ｊ＝３１．９Ｈｚ），１２９．５，１２８．
６，１２７．０，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．２（ｑ，１Ｊ＝２７０
．５Ｈｚ），１２３．６（ｑ，３Ｊ＝４．０Ｈｚ），１１５．７，１１３．３，６０．５
，３５．４，２８．４，２０．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２３Ｆ

３Ｏ３に対する計算値：４２８．１５９９，検出値：４２８．１６０６．
　実施例２４：３－［４’’－ヒドロキシ－２’，３－ジメチル－（１，１’；４’，１
’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（１２ａ）
【０１４７】
【化４７】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．２５（ｔ，Ｊ
＝７．４Ｈｚ，１Ｈ），７．２１－７．０３（ｍ，７Ｈ），６．７９－６．６３（ｍ，２
Ｈ），２．８９（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ）
，２．３５（ｓ，３Ｈ），２．２４（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１７８．４，１５４．９，１４１．６，１４０．５，１３９．９，１３
９．１，１３７．６，１３５．１，１３４．５，１３１．６，１３１．２，１３０．０，
１２９．６，１２７．９，１２７．５，１２６．７，１２６．３，１１５．６，１１３．
４，３４．９，２８．１，２１．５，２０．６；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ２２

Ｏ３に対する計算値：３４６．１５６９，検出値：３４６．１５６２．
　実施例２５：３－［４’’－ヒドロキシ－２’－メチル－３－（トリフルオロメチル）
－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（１２ｂ）
【０１４８】
【化４８】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．５７（ｄ，Ｊ
＝１１．４Ｈｚ，２Ｈ），７．４９（ｄ，Ｊ＝６．６Ｈｚ，２Ｈ），７．１８（ｄ，Ｊ＝
７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１３（ｂｒｓ，１Ｈ），７．１０（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，
Ｊ２＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．０６（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），６．７４（ｄ，Ｊ
＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．７０（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ）
，２．８９（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４６（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２
．２３（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０
３（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．４，１
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５５．０，１４２．３，１４０．７，１３９．１，１３８．９，１３５．１，１３４．２
，１３２．６，１３１．６，１３１．５，１３０．６（ｑ，２Ｊ＝３２．０Ｈｚ），１２
９．６，１２８．６，１２７．０，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８），１２４．２（ｑ，
１Ｊ＝２７０．５Ｈｚ），１２３．６（ｑ，３Ｊ＝３．９Ｈｚ），１１５．６，１１３．
４，３４．９，２８．０，２０．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ１９Ｆ３Ｏ３に
対する計算値：４００．１２８６，検出値：４００．１２８２．
　実施例２６：エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’－（ヒドロキシメチル）－３－（
トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロ
ピオナート（１３ｂ）
【０１４９】
【化４９】

　収率８４％（ヘキサン／酢酸エチル４：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．７１（ｓ，１Ｈ），７．６４（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ），７．５
４（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），７．３１（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），７．０９（
ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７７（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７３（ｄｄ
，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．３９（ｂｒｓ，１Ｈ），４．６３
（ｓ，２Ｈ），４．０７（ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），２．９１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ
，２Ｈ），２．６８（ｂｒｓ，１Ｈ），２．４７（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），１．１
９（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：－６３．０１（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１
７３．６，１５５．５，１４１．３，１４１．１，１３９．３，１３８．２，１３７．７
，１３３．５，１３２．６，１３１．４，１３０．７（ｑ，２Ｊ＝３２．０Ｈｚ），１２
９．９，１２９．７，１２８．８，１２８．７，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝４．１Ｈｚ），
１２４．１（ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ），１２４．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１１
５．８，１１３．５，６２．９，６０．７，３５．４，２８．４，１４．１；ＨＲＭＳ（
ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２３Ｆ３Ｏ４に対する計算値：４４４．１５４８，検出値：４４
４．１５３５．
　実施例２７：エチル３－［４－ヒドロキシ－３’－（ヒドロキシメチル）－４’－（ピ
リジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（１３ｃ）
【０１５０】

【化５０】

　収率７４％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル１：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．５６（ｄ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），８．４５（ｄｄ，Ｊ１＝４
．９Ｈｚ，Ｊ２＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．８０（ｔｄ，Ｊ１＝７．９Ｈｚ，Ｊ２＝１．
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７Ｈｚ，Ｊ３＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．４６（ｓ，１Ｈ），７．３１（ｄｄ，Ｊ１＝７
．８Ｈｚ，Ｊ２＝５．１Ｈｚ，１Ｈ），７．２３－７．１４（ｍ，２Ｈ），６．９３（ｄ
，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７４（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．６７（ｄｄ，
Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），４．５４（ｓ，２Ｈ），３．９３（ｑ，
Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），２．８１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３６（ｔ，Ｊ＝
７．８Ｈｚ，２Ｈ），１．０６（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５Ｍ
Ｈｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．３，１５６．５，１４８．８，１４７．３，１４
１．８，１３９．０，１３８．１，１３７．６，１３６．７，１３５．２，１３２．６，
１３１．３，１３０．１，１２９．８，１２８．８，１２３．５，１１５．９，１１３．
６，６２．４，６０．５，３５．３，２８．３，１４．０；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ

２３Ｈ２３ＮＯ４に対する計算値：３７８．１７０５（Ｍ＋１），検出値：３７８．１７
００；白色固体，融点：４６－４８℃。
【０１５１】
　実施例２８：エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（ト
リフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピ
オナート（１４ｂ）
【０１５２】
【化５１】

　収率３５％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．７３－７．４８（ｍ，５Ｈ），７．４１－７．３７（ｍ，２Ｈ），７
．１３（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７
９（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），５．２９（ｄ，Ｊ＝４８．０
Ｈｚ，２Ｈ），４．１１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），２．９６（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ
，２Ｈ），２．５１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），１．２１（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３
Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０４（ｓ，３Ｆ）
，－１９９．０（ｔ，Ｊ＝４８．２Ｈｚ，１Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１７３．４，１５５．６，１４１．５，１４０．５，１３９．３，１３９
．２，１３３．２，１３３．１（ｄ，２Ｊ＝１５．６Ｈｚ），１３２．７，１３１．５，
１３１．２（ｄ，３Ｊ＝６．３Ｈｚ），１３０．８（ｑ，２Ｊ＝３２．４Ｈｚ），１３０
．３，１３０．０，１２８．８，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．４Ｈｚ），１２４．３（ｑ
，３Ｊ＝３．４Ｈｚ），１２４．０（ｑ，１Ｊ＝２７２．５Ｈｚ），１１５．８，１１３
．５，８２．６（ｄ，１Ｊ＝１６５．６Ｈｚ），６０．７，３５．３，２８．３，１４．
１．
　実施例２９：エチル３－［３’－（フルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリ
ジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（１４ｃ）
【０１５３】
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【化５２】

　収率３５％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．７２（ｄ，Ｊ＝１．６Ｈｚ，１Ｈ），８．６８（ｄｄ，Ｊ１＝４
．９Ｈｚ，Ｊ２＝１．６Ｈｚ，１Ｈ），７．８７（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２
．１Ｈｚ，Ｊ３＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），７．５１（ｔ，Ｊ＝１．６Ｈｚ，１Ｈ），７．５
０－７．３６（ｍ，３Ｈ），７．１１（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ
＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８１（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ）
，５．２９（ｄ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，２Ｈ），４．０７（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），
２．９４（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．
１９（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐ
ｍ：－１９７．７（ｔ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，１Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：１７２．９，１５６．４，１４９．２，１４８．１，１４２．０，１
３９．４，１３７．４，１３６．６，１３６．０，１３３．３（ｄ，２Ｊ＝１５．９Ｈｚ
），１３２．５，１３１．６（ｄ，３Ｊ＝６．１Ｈｚ），１３１．４，１３０．５，１３
０．２，１２３．５，１１６．０，１１３．６，８２．６（ｄ，１Ｊ＝１６６．１Ｈｚ）
，６０．５，３５．３，２８．３，１４．１．
　実施例３０：３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－（
１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（１５ａ）
【０１５４】
【化５３】

　収率９９％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．３７（ｓ，１Ｈ
），７．３１－７．０９（ｍ，６Ｈ），７．０５（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７
３（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．６８（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．３Ｈ
ｚ，１Ｈ），５．２４（ｄ，Ｊ＝４７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．８６（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ
，２Ｈ），２．４４（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．３４（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＲＭ
Ｎ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－２００．７（ｔ，Ｊ＝４７．９Ｈｚ，１Ｆ
）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．５，１５５．１，１４
０．７，１４０．４，１３９．６，１３９．１，１３７．９，１３３．８，１３３．２（
ｄ，２Ｊ＝１５．３Ｈｚ），１３１．７，１３０．５（ｄ，３Ｊ＝６．６Ｈｚ），１３０
．０（２ｘ），１２９．８，１２８．２（２ｘ），１２６．４，１１５．７，１１３．５
，８２．８（ｄ，１Ｊ＝１６３．９Ｈｚ），３４．９，２８．０，２１．５；ＨＲＭＳ（
ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ２１ＦＯ３に対する計算値：３６４．１４７５，検出値：３６４
．１４７１．
　実施例３１：３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフル
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オロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸
（１５ｂ）
【０１５５】
【化５４】

　収率９９％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．７２－７．５３
（ｍ，５Ｈ），７．４８（ｄ，Ｊ＝０．９Ｈｚ，１Ｈ），７．３６（ｄ，Ｊ＝０．９Ｈｚ
，２Ｈ），７．１２（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄ，Ｊ＝２．３Ｈｚ，１
Ｈ），６．７８（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），５．２８（ｄ，
Ｊ＝４７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．９４（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，２Ｈ），２．５３（ｔ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．
０４（ｓ，３Ｆ），－１９９．０（ｔ，Ｊ＝４７．９Ｈｚ，１Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５
ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．７，１５５．４，１４１．３，１４０．５，１
３９．３，１３９．０，１３３．３，１３３．１（ｄ，２Ｊ＝１５．９Ｈｚ），１３２．
７，１３１．６，１３１．１（ｄ，３Ｊ＝６．１Ｈｚ），１３０．８（ｑ，２Ｊ＝３２．
４Ｈｚ），１３０．２，１３０．０，１２８．８，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．１Ｈｚ）
，１２４．３（ｑ，３Ｊ＝３．１Ｈｚ），１２４．０（ｑ，１Ｊ＝２７２．５Ｈｚ），１
１５．７，１１３．６，８２．６（ｄ，１Ｊ＝１６５．６Ｈｚ），３４．９，２７．９．
　実施例３２：３－［３’－（フルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン－
３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（１５ｃ）
【０１５６】

【化５５】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３＋数滴の重メタノール）δｐｐ
ｍ：８．５５（ｓ，１Ｈ），８．５１（ｄ，Ｊ＝３．４Ｈｚ，１Ｈ），７．８７（ｄｔ，
Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），７．４１（ｔ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ）
，７．４０－７．２７（ｍ，３Ｈ），７．００（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．７３
（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．６８（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．５Ｈｚ
，１Ｈ），５．１８（ｄ，Ｊ＝４８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．８３（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，
２Ｈ），２．３９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３＋数滴の重メタノール）δｐｐｍ：－１９７．４（ｔ，Ｊ＝４８．１Ｈｚ，１Ｆ）；
１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３＋数滴の重メタノール）δｐｐｍ：１７５．４
，１５６．４，１４８．８，１４７．７，１４２．０，１３９．１，１３７．４，１３６
．３，１３６．０，１３３．１（ｄ，２Ｊ＝１５．７Ｈｚ），１３２．０，１３１．４（
ｄ，３Ｊ＝５．９Ｈｚ），１３１．１，１３０．４，１２９．９，１２３．４，１１５．
５，１１３．３，８２．４（ｄ，１Ｊ＝１６５．５Ｈｚ），３５．０，２８．１；白色固
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体，融点：２００－２０２℃。
【０１５７】
　実施例３３：２－（ジフルオロメチル）－３’－メチルビフェニル－４－オール（１６
ａ）
【０１５８】
【化５６】

　収率７９％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２３（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１３（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈ
ｚ，３Ｈ），７．０３（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，２Ｈ），６．９１（ｄｔ，Ｊ１＝８．１Ｈ
ｚ，Ｊ２＝１．４Ｈｚ，１Ｈ），６．４２（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），２．３３（
ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０８．３８（ｄ
，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１
５５．１，１３８．３，１３８．１，１３４．３（ｔ，３Ｊ＝６．７Ｈｚ），１３３．０
（ｔ，２Ｊ＝２１．８Ｈｚ），１３１．７，１３０．３，１２８．３，１２８．２，１２
６．６，１１７．６（ｔ，４Ｊ＝１．９Ｈｚ），１１２．９（ｔ，１Ｊ＝２３４．９Ｈｚ
），１１１．０（ｔ，３Ｊ＝５．３Ｈｚ），２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１４

Ｈ１２Ｆ２Ｏに対する計算値：２３４．０８５６，検出値：２３４．０８４４；黄色油状
．
　実施例３４：２－（ジフルオロメチル）－３’－（トリフルオロメチル）ビフェニル－
４－オール（１６ｂ）
【０１５９】
【化５７】

　収率５６％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．５９（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，１Ｈ），７．５３（ｂｒｓ，１Ｈ），
７．４８（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），７．４５（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，１Ｈ），７．
１９（ｄ，Ｊ＝４．７Ｈｚ，１Ｈ），７．１６（ｄ，Ｊ＝５．１Ｈｚ，１Ｈ），６．９６
（ｄｔ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝１．３Ｈｚ，１Ｈ），６．３６（ｔ，Ｊ＝５４．８Ｈ
ｚ，１Ｈ），５．２３（ｓ，１Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐ
ｍ：－６３．１９（ｓ，３Ｆ），－１０８．５６（ｄ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，２Ｆ）；１３

Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５５．７，１３９．２，１３３．２
（ｔ，２Ｊ＝２１．９Ｈｚ），１３２．９，１３２．４（ｔ，３Ｊ＝６．４Ｈｚ），１３
１．９，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．２Ｈｚ），１２８．９，１２６．２（ｑ，３Ｊ＝
３．８Ｈｚ），１２４．５（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１２４．０（ｑ，１Ｊ＝２７０．
７Ｈｚ），１１８．０，１１２．６（ｔ，１Ｊ＝２３５．７Ｈｚ），１１２．４（ｔ，３

Ｊ＝５．７Ｈｚ）；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１４Ｈ９Ｆ５Ｏに対する計算値：２８８
．０５７４，検出値：２８８．０５４８；黄色油状．
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　実施例３５：２－（ジフルオロメチル）－３’－メチルビフェニル－４－イルトリフル
オロメタンスルホナート（１７ａ）
【０１６０】
【化５８】

　収率７９％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．５９（ｂｒｓ，１Ｈ），７．３６（ｂｒｓ，２Ｈ），７．２８（ｔ
，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．０５（ｄ，Ｊ
＝８．４Ｈｚ，２Ｈ），６．４３（ｔ，Ｊ＝５１．２Ｈｚ，１Ｈ），２．３４（ｓ，３Ｈ
）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－７３．２２（ｓ，３Ｆ），
－１０８．８３（ｄ，Ｊ＝５１．２Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１５５．１，１３８．３，１３８．１，１３４．３（ｔ，３Ｊ＝６．６
Ｈｚ），１３３．０（ｔ，２Ｊ＝２１．８Ｈｚ），１３１．７，１３０．３，１２８．３
，１２８．２，１２６．７，１１８．７（ｑ，１Ｊ＝３１８．９Ｈｚ），１１７．８（ｔ
，４Ｊ＝１．９Ｈｚ），１１２．９（ｔ，１Ｊ＝２３４．９Ｈｚ），１１２．０（ｔ，３

Ｊ＝５．３Ｈｚ），２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１５Ｈ１１Ｆ５Ｏ３Ｓに対す
る計算値：３６６．０３４９，検出値：３６６．０３１５．
　実施例３６：２－（ジフルオロメチル）－３’－（トリフルオロメチル）ビフェニル－
４－イルトリフルオロメタンスルホナート（１７ｂ）
【０１６１】
【化５９】

　収率８３％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６６（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．６２（ｂｒｓ，１Ｈ），
７．５５（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），７．４７（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．
３９（ｔ，Ｊ＝９．３Ｈｚ，２Ｈ），６．３６（ｔ，Ｊ＝５４．３Ｈｚ，１Ｈ）；１９Ｆ
ＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．２９（ｓ，３Ｆ），－７３．１
８（ｓ，３Ｆ），－１０９．２２（ｄ，Ｊ＝５４．１Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７
５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１４９．３，１４０．０（ｔ，３Ｊ＝６．１Ｈｚ），
１３７．６，１３４．３（ｔ，２Ｊ＝２２．６Ｈｚ），１３２．６（ｔ，４Ｊ＝１．２Ｈ
ｚ），１３２．５，１３１．４（ｑ，２Ｊ＝３２．５Ｈｚ），１２９．３，１２６．１，
１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２５．５（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１２３．
７（ｑ，１Ｊ＝２７０．７Ｈｚ），１１９．２（ｔ，３Ｊ＝６．０Ｈｚ），１１８．８（
ｑ，１Ｊ＝３１８．８Ｈｚ），１１１．６（ｔ，１Ｊ＝２３７．４Ｈｚ）；ＨＲＭＳ（Ｅ
Ｉ）ｍ／ｚ：Ｃ１５Ｈ８Ｆ８Ｏ３Ｓに対する計算値：４２０．００６６，検出値：４２０
．００３０．
　実施例３７：エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－（ジフルオロ
メチル）－３－メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］アク
リラート（１８ａ）
【０１６２】
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【化６０】

　収率６７％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．６６（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，２Ｈ），７．４３－７．１９（ｍ，１
０Ｈ），７．１９－７．０８（ｍ，３Ｈ），７．０１（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝
２．３Ｈｚ，１Ｈ），６．５１（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），６．３２（ｄ，Ｊ＝１
５．９Ｈｚ，１Ｈ），５．０６（ｓ，２Ｈ），４．１３（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），
２．３４（ｓ，３Ｈ），１．２０（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２
ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．９（ｄ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ
ＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１６６．６，１５８．４，１４３．２，１
４０．３，１３９．１，１３８．２，１３６．５，１３４．６，１３３．８，１３１．９
，１３１．７（ｔ，２Ｊ＝２２．１Ｈｚ），１３１．７，１３０．２，１３０．１，１２
８．７（２ｘ），１２８．３，１２８．１，１２７．５（２ｘ），１２６．９（ｔ，３Ｊ
＝４．８Ｈｚ），１２６．５，１１９．９，１１７．０，１１３．０（ｔ，１Ｊ＝２３４
．７Ｈｚ），１１２．５，７０．２，６０．５，２１．４，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）
ｍ／ｚ：Ｃ３２Ｈ２８Ｆ２Ｏ３に対する計算値：４９８．２００７，検出値：４９８．１
９９１；白色固体，融点：１２４－１２６℃。
【０１６３】
　実施例３８：エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－２’－（ジフルオロ
メチル）－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２
’’－イル］アクリラート（１８ｂ）
【０１６４】

【化６１】

　収率７０％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．６５（ｄ，Ｊ＝１３．２Ｈｚ，４Ｈ），７．５９－７．５０（ｍ，２
Ｈ），７．４４－７．２３（ｍ，８Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），７．
０４（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．４５（ｔ，Ｊ＝５４．
８Ｈｚ，１Ｈ），６．３４（ｄ，Ｊ＝１５．６Ｈｚ，１Ｈ），５．０９（ｓ，２Ｈ），４
．１６（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．２３（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９Ｆ
ＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．１６（ｓ，３Ｆ），－１０８．
１（ｄ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：１６６．６，１５８．６，１４３．０，１４０．１，１３９．１，１３８．５（ｔ，３

Ｊ＝５．５Ｈｚ），１３６．５，１３４．３，１３３．８，１３２．８，１３２．２，１
３１．８（ｔ，２Ｊ＝２２．３Ｈｚ），１３１．７，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．６Ｈ
ｚ），１３０．２，１２９．０，１２８．７（２ｘ），１２８．２，１２７．５（２ｘ）
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，１２７．２（ｔ，３Ｊ＝５．２Ｈｚ），１２６．２（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４
．８（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２３．９（ｑ，１Ｊ＝２７２．４Ｈｚ），１２０．１
，１１７．０，１１２．８（ｔ，１Ｊ＝２３７．２Ｈｚ），１１２．６，７０．３，６０
．５，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３２Ｈ２５Ｆ５Ｏ３に対する計算値：５５
２．１７２４，検出値：５５２．１７２５．
　実施例３９：（Ｅ）－エチル３－［４－（ベンジルオキシ）－３’－（ジフルオロメチ
ル）－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］アクリラート（１８ｃ）
【０１６５】
【化６２】

　収率５５％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル１０：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．７０（ｄｄ，Ｊ＝４．７Ｈｚ，１．６Ｈｚ，２Ｈ），７．７７（
ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．１Ｈｚ，Ｊ３＝１．８Ｈｚ，２Ｈ），７．７２（
ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），７．５１－７．３４（ｍ，９Ｈ），７．３２（ｄ，Ｊ＝
２．６Ｈｚ，１Ｈ），７．１１（ｄｄ，Ｊ１＝８．５Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），
６．５４（ｔ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，１Ｈ），６．４２（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），
５．１６（ｓ，２Ｈ），４．２２（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．３０（ｔ，Ｊ＝７
．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．９
９（ｄ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：１６６．６，１５８．６，１４９．８，１４９．２，１４３．０，１４０．２，１３９
．２，１３６．８，１３６．５，１３６．３（ｔ，３Ｊ＝５．７Ｈｚ），１３４．２，１
３３．８，１３２．２，１３２．１（ｔ，２Ｊ＝２１．９Ｈｚ），１３１．７，１３０．
４，１２８．７，１２８．２，１２７．５，１２７．３（ｔ，３Ｊ＝５．６Ｈｚ），１２
３．２，１２０．２，１１７．０，１１４．０，１１２．８（ｔ，１Ｊ＝２３７．５Ｈｚ
），１１２．６，７０．２，６０．５，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３０Ｈ２

５Ｆ２ＮＯ３に対する計算値：，検出値：；黄色固体，融点：９３－９５℃。
【０１６６】
　実施例４０：エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メ
チル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（１９
ａ）
【０１６７】

【化６３】

　収率９８％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６１（ｓ，１Ｈ
），７．３４（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），７．２５（ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，２Ｈ），
７．２０－７．０８（ｍ，３Ｈ），７．０５（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７５（
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１Ｈ），６．５１（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），６．１０（ｓ，１Ｈ），４．０１（
ｑ，Ｊ＝７．３Ｈｚ，２Ｈ），２．８４（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４２（ｔ，
Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３４（ｓ，３Ｈ），１．１２（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ
）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．８（ｄ，Ｊ＝５４
．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．４，１
５５．６，１４０．８，１３９．９（ｔ，３Ｊ＝６．２Ｈｚ），１３９．４，１３８．３
，１３８．１，１３３．２，１３１．６，１３１．５（ｔ，２Ｊ＝２１．７Ｈｚ），１３
１．４，１３０．２，１３０．１，１２８．６，１２８．３，１２６．５，１２６．４（
ｔ，２Ｊ＝５．０Ｈｚ），１１５．８，１１３．５（ｔ，１Ｊ＝２３４．６Ｈｚ），１１
３．１，６０．７，３５．３，２８．３，２１．４，１４．０；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ
：Ｃ２５Ｈ２４Ｆ２Ｏ３に対する計算値：４１０．１６９４，検出値：４１０．１７０６
．
　実施例４１：エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（
トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロ
ピオナート（１９ｂ）
【０１６８】
【化６４】

　収率９７％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６２（ｄ，Ｊ＝
５．６Ｈｚ，３Ｈ），７．５２（ｄ，Ｊ＝４．４Ｈｚ，２Ｈ），７．３４（ｄｄ，Ｊ１＝
３０．１Ｈｚ，Ｊ２＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），７．０４（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６
．７５（ｄ，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），６．７１（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝１．
８Ｈｚ，１Ｈ），６．４３（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），４．０１（ｑ，Ｊ＝７．１
Ｈｚ，２Ｈ），２．８６（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．４２（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ
，２Ｈ），１．１２（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：－６３．１（ｓ，３Ｆ），－１０７．９（ｄ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，２
Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．４，１５５．８，１
４１．７，１３９．３，１３９．２，１３８．１（ｔ，３Ｊ＝６．０Ｈｚ），１３２．８
，１３１．７，１３１．６（ｔ，２Ｊ＝２２．０Ｈｚ），１３１．５，１３１．０（ｑ，
２Ｊ＝３２．４Ｈｚ），１３０．２，１２８．９，１２６．８（ｔ，３Ｊ＝５．１Ｈｚ）
，１２６．２（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．７（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２３
．９（ｑ，１Ｊ＝２７２．６Ｈｚ），１１５．８，１１３．６，１１２．９（ｔ，１Ｊ＝
２３６．９Ｈｚ），６０．８，３５．３，２８．３，１４．０；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ
：Ｃ２５Ｈ２１Ｆ５Ｏ３に対する計算値：４６４．１４１１，検出値：４６４．１４２４
．
　実施例４２：エチル３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピ
リジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（１９ｃ）
【０１６９】
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【化６５】

　収率６５％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル４：１）。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：８．７０（ｄｄ，Ｊ１＝４．９Ｈｚ，Ｊ２＝１．６Ｈｚ，２Ｈ），７．
８３（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．１Ｈｚ，Ｊ３＝１．８Ｈｚ，２Ｈ），７．
７２（ｂｒｓ，１Ｈ），７．５３－７．４５（ｍ，２Ｈ），７．３７（ｄ，Ｊ＝７．９Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．１２（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８７（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，
１Ｈ），６．８２（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．５３（ｔ
，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，１Ｈ），４．０７（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），２．９３（ｔ，
Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），１．１９（ｔ，Ｊ＝
７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．
７（ｄ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：１７２．９，１５６．６，１４９．２，１４８．５，１４２．２，１３９．４，１３７
．５，１３５．３（ｔ，３Ｊ＝５．７Ｈｚ），１３４．９，１３２．２，１３１．９（ｔ
，２Ｊ＝２３．１Ｈｚ），１３１．５，１３０．４，１２７．１（ｔ，３Ｊ＝５．４Ｈｚ
），１２３．５，１１６．０，１１３．７，１１３．０（ｔ，１Ｊ＝２３６．１Ｈｚ），
６０．５，３５．３，２８．２，１４．１．
　実施例４３：３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－メチル－
（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２０ａ）
【０１７０】
【化６６】

　収率９９％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６０（ｓ，１Ｈ
），７．３２（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），７．２６（ｄ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，１Ｈ），
７．２０－７．０８（ｍ，３Ｈ），７．０６（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．７４（
ｓ，１Ｈ），６．７０（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．５１（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ
，１Ｈ），２．８６（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２
Ｈ），２．３４（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－
１０７．８１（ｄ，Ｊ＝５５．０Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３

）δｐｐｍ：１７８．４，１５５．３，１４０．７，１４０．０（ｔ，３Ｊ＝６．２Ｈｚ
），１３９．１，１３８．３，１３８．２，１３３．４，１３１．７，１３１．６（ｔ，
２Ｊ＝２１．６Ｈｚ），１３１．４，１３０．２，１３０．１，１２８．６，１２８．３
，１２６．６，１２６．４（ｔ，２Ｊ＝４．９Ｈｚ），１１５．７，１１３．６，１１３
．１（ｔ，１Ｊ＝２３４．６Ｈｚ），３４．９，２７．９，２１．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）
ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ２０Ｆ２Ｏ３に対する計算値：３８２．１３８１，検出値：３８２．１
３７７；白色固体，融点：４０－４２℃。
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【０１７１】
　実施例４４：３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－ヒドロキシ－３－（トリフ
ルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン
酸（２０ｂ）
【０１７２】
【化６７】

　収率９８％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．７６－７．５７
（ｍ，５Ｈ），７．４１（ｄｄ，Ｊ１＝２７．２Ｈｚ，Ｊ２＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），７．
１３（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．７９
（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．５１（ｔ，Ｊ＝５４．８Ｈ
ｚ，１Ｈ），２．９４（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，２Ｈ），２．５４（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，
２Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．１（ｓ，３Ｆ）
，－１０８．０（ｄ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，２Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１７８．５，１５５．５，１４１．６，１３９．２，１３９．１，１３８
．２（ｔ，３Ｊ＝６．２Ｈｚ），１３３．１，１３２．８，１３１．６（ｔ，２Ｊ＝２２
．０Ｈｚ），１３１．６，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．５Ｈｚ），１３０．３，１２８
．９，１２６．８（ｔ，３Ｊ＝５．３Ｈｚ），１２６．２（ｑ，３Ｊ＝３．３Ｈｚ），１
２４．７（ｑ，３Ｊ＝３．３Ｈｚ），１２３．９（ｑ，１Ｊ＝２７２．３Ｈｚ），１１５
．８，１１３．７，１１２．９（ｔ，１Ｊ＝２３７．０Ｈｚ），３４．８，２７．９；Ｈ
ＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２３Ｈ１７Ｆ５Ｏ３に対する計算値：４３５．１０２０（Ｍ－
１），検出値：４３５．１０２９；白色固体，融点：１３１－１３３℃。
【０１７３】
　実施例４５：３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－ヒドロキシ－４’－（ピリジン
－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（２０ｃ）
【０１７４】
【化６８】

　収率９７％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）δｐｐｍ：８．６０（ｄｄ，Ｊ１

＝４．７Ｈｚ，Ｊ２＝１．３Ｈｚ，１Ｈ），７．９０（ｄｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２

＝２．１Ｈｚ，Ｊ３＝１．８Ｈｚ，２Ｈ），７．６５（ｂｒｓ，１Ｈ），７．５８－７．
５０（ｍ，２Ｈ），７．４３（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．０６（ｄ，Ｊ＝８．３
Ｈｚ，１Ｈ），６．８１（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７３（ｄｄ，Ｊ１＝８．３
，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．６６（ｔ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，１Ｈ），２．８７（ｔ
，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４４（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＲＭＮ（２
８２ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）δｐｐｍ：－１０７．９（ｄ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，２Ｆ）；１３
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ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）δｐｐｍ：１７６．５，１５８．６，１５０．２，１
４９．５，１４３．９，１４０．７，１３９．１，１３６．９（ｔ，３Ｊ＝５．０Ｈｚ）
，１３３．４（ｔ，２Ｊ＝２１．７Ｈｚ），１３３．２，１３３．１，１３２．３，１３
２．０，１２８．３（ｔ，３Ｊ＝６．１Ｈｚ），１２５．０，１１６．８，１１５．１（
ｔ，１Ｊ＝２３６．５Ｈｚ），１１４．６，３６．２，２９．５；白色固体，融点：２１
１－２１３℃。
【０１７５】
　実施例４６：エチル３－［４’’－メトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’
，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（２１ｂ）
【０１７６】
【化６９】

　収率７５％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２５（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．２０－７．０４（ｍ，７
Ｈ），６．７８（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．７４（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ

２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），４．０２（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７８（ｓ，３Ｈ
），２．９１（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４２（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），
２．３４（ｓ，３Ｈ），２．２４（ｓ，３Ｈ），１．１４（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）
；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．９，１５８．９，１４１
．６，１４０．４，１４０．０，１３９．４，１３７．６，１３５．０，１３４．４，１
３１．３，１３１．３，１３０．０，１２９．６，１２７．９，１２７．５，１２６．７
，１２６．３，１１４．５，１１１．５，６０．４，５５．３，３５．５，２８．６，２
１．５，２０．６，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２８Ｏ３に対する計算
値：３８８．２０３８，検出値：３８８．２０４２．
　実施例４７：エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏｘ
ｙ）－３－メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオ
ナート（２１ｃ）
【０１７７】
【化７０】

　収率７０％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．４０（ｓ，１Ｈ），７．３１－７．２３（ｍ，３Ｈ），７．１５（
ｓ，２Ｈ），７．１１（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，２Ｈ），６．７９（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，
１Ｈ），６．７５（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），５．２５（ｄ
，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，２Ｈ），４．００（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７６（ｓ，
３Ｈ），２．８９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４１（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ
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８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－２０１．０４（ｔ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，１Ｆ）；
１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．８，１５９．１，１４０
．６（ｄ，３Ｊ＝４．５Ｈｚ），１４０．５，１３９．７，１３９．４，１３７．９，１
３３．７，１３３．２（ｄ，２Ｊ＝１５．９Ｈｚ），１３１．３，１３０．５，１３０．
４，１３０．０，１２９．９，１２９．８，１２８．１（ｄ，３Ｊ＝３．４Ｈｚ），１２
６．３，１１４．５，１１１．６，８２．８（ｄ，１Ｊ＝１６４．１），６０．４，５５
．３，３５．４，２８．５，２１．５，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２

７ＦＯ３に対する計算値：４０６．１９４４，検出値：４０６．１９２１．
　実施例４８：エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏ
ｘｙ）－３－メチル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピ
オナート（２１ｄ）
【０１７８】
【化７１】

　収率６８％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６２（ｓ，１Ｈ），７．３６（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ），７．
３１（ｓ，１Ｈ），７．２７（ｄ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，１Ｈ），７．１５（ｔ，Ｊ＝８．７
Ｈｚ，３Ｈ），７．１２（ｄ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，１Ｈ），６．８０（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ
，１Ｈ），６．７７（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．５２（
ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），４．０１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７８（ｓ
，３Ｈ），２．８９（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．４３（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２
Ｈ），２．３６（ｓ，３Ｈ），１．１３（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（
２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．８７（ｄ，Ｊ＝５５．０Ｈｚ，２Ｆ）
；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．７，１５９．３，１４
０．８，１３９．９（ｔ，３Ｊ＝６．６Ｈｚ），１３９．４，１３８．３，１３８．１，
１３３．３，１３１．５（ｔ，２Ｊ＝２１．５Ｈｚ），１３１．３，１３０．２，１３０
．１，１２８．６，１２８．３，１２６．６，１２６．４（ｔ，３Ｊ＝５．０Ｈｚ），１
１４．６，１１３．１（ｔ，１Ｊ＝２３４．６Ｈｚ），１１１．７，６０．４，５５．３
，３５．４，２８．４，２１．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２６Ｆ

２Ｏ３に対する計算値：４２４．１８５０，検出値：４２４．１８２０．
　実施例４９：エチル３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏ
ｘｙ）－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’
’－イル］プロピオナート（２１ｅ）
【０１７９】
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【化７２】

　収率７６％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．７３（ｓ，１Ｈ），７．６５（ｔ，Ｊ＝６．５Ｈｚ，２Ｈ），７．
５６（ｄ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，１Ｈ），７．５３（ｓ，１Ｈ），７．２９（ｄ，Ｊ＝１．８
Ｈｚ，２Ｈ），７．２０（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ
，１Ｈ），６．８３（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．６１（
ｓ，２Ｈ），４．０８（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９７
（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．５２（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．２１（ｔ
，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６
３．０２（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．
１，１５９．１，１４１．２，１４１．１，１３９．３，１３８．２，１３７．９，１３
３．８，１３２．６，１３１．２，１３０．６（ｑ，２Ｊ＝３２．０Ｈｚ），１２９．９
，１２９．７，１２８．７，１２８．６，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１２４
．１（ｑ，１Ｊ＝２７０．７Ｈｚ），１２４．０（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１１４．６
，１１１．７，６２．９，６０．５，５５．２，３５．５，２８．６，１４．１；ＨＲＭ
Ｓ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２５Ｆ３Ｏ４に対する計算値：４５８．１７０５，検出値：
４５８．１６８５．
　実施例５０：エチル３－［２’－メチル－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏｘｙ）－３－（
トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロ
ピオナート（２１ｆ）
【０１８０】

【化７３】

　収率７４％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６３－７．４６（ｍ，４Ｈ），７．２３－７．１１（ｍ，４Ｈ），
６．８３（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．７８（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２
．７Ｈｚ，１Ｈ），４．０５（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８０（ｓ，３Ｈ），２
．９４（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４６（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．２
６（ｓ，３Ｈ），１．１７（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ
，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０１（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．８，１５９．０，１４２．４，１４０．９，１３９．３，
１３８．８，１３５．０，１３４．１，１３２．６，１３２．６，１３１．５，１３１．
２，１３０．５（ｑ，２Ｊ＝３２．２Ｈｚ），１２９．５，１２８．５，１２７．０，１
２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１２４．２（ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ），１２３
．６（ｑ，３Ｊ＝３．７Ｈｚ），１１４．５，１１１．６，６０．３，５５．２，３５．
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４，２８．５，２０．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２５Ｆ３Ｏ３に
対する計算値：４６５．１６５３（Ｍ＋Ｎａ），検出値：４６５．１６６４．
　実施例５１：エチル３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏｘ
ｙ）－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’
－イル］プロピオナート（２１ｇ）
【０１８１】
【化７４】

　収率７１％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６２（ｓ，１Ｈ），７．５７（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），７．
５１（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．４３（ｓ，１Ｈ），７．３１（ｓ，２Ｈ），７
．１１（ｄ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，１Ｈ），６．８０（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．７
６（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），５．２１（ｄ，Ｊ＝４８．０
Ｈｚ，２Ｈ），４．０１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７７（ｓ，３Ｈ），２．８
９（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．４２（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），１．１３（
ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－
６３．１２（ｓ，３Ｈ），－１９９．３４（ｔ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，１Ｆ）；１３Ｃ－Ｎ
ＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．７，１５９．３，１４１．５，１４
０．６，１３９．４，１３９．２（ｄ，３Ｊ＝４．１Ｈｚ），１３３．４，１３３．２（
ｄ，２Ｊ＝１５．８Ｈｚ），１３１．３，１３１．２，１３１．１，１３０．７（ｑ，２

Ｊ＝３２．１Ｈｚ），１３０．３（ｄ，３Ｊ＝３．５Ｈｚ），１３０．０，１２８．８，
１２６．１（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．３（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．
１（ｑ，１Ｊ＝２７０．７Ｈｚ），１１４．６，１１１．７，８２．６（ｄ，１Ｊ＝１６
４．９Ｈｚ），６０．４，５５．３，３５．４，２８．５，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）
ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２４Ｆ４Ｏ３に対する計算値：４６０．１６６２，検出値：４６０．１
６９０．
　実施例５２：エチル３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ（ｍｅｔｏ
ｘｙ）－３－（トリフルオロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’
’－イル］プロピオナート（２１ｈ）
【０１８２】
【化７５】

　収率７３％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６４（ｓ，１Ｈ），７．６２（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，２Ｈ），７．
５４（ｔ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，２Ｈ），７．４１（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．３１
（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．１２（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．８１（ｄ
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，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．７８（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１
Ｈ），６．４４（ｔ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，１Ｈ），４．０１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ
），３．７８（ｓ，３Ｈ），２．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４３（ｔ，Ｊ
＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．１３（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２
ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．１６（ｓ，３Ｆ），－１０８．０４（ｄ，Ｊ＝
５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．
７，１５９．４，１４１．８，１３９．４，１３９．３，１３８．１（ｔ，３Ｊ＝６．３
Ｈｚ），１３３．０，１３２．８，１３１．７，１３１．６（ｔ，２Ｊ＝２１．８Ｈｚ）
，１３１．３，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．２Ｈｚ），１３０．２，１２８．９，１２
６．８（ｔ，３Ｊ＝５．４Ｈｚ），１２６．２（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．７（
ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．１（ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ），１１４．７，１１
２．９（ｔ，１Ｊ＝２３５．６Ｈｚ），１１１．８，６０．５，５５．３，３５．４，２
８．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２６Ｈ２３Ｆ５Ｏ３に対する計算値：４
７８．１５６７，検出値：４７８．１５１３．
　実施例５３：エチル３－［３’－（ヒドロキシメチル）－４－メトキシ（ｍｅｔｏｘｙ
）－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（２１ｉ）
【０１８３】
【化７６】

　テルフェニル２８（１０２ｍｇ、０．２６ｍｍｏｌ）を乾燥エタノール（１０ｍＬ）に
溶解し、得られた溶液を氷浴で冷却した。次いで、水素化ホウ素ナトリウム（１．５等量
）をゆっくり加え、反応混合物を室温で３０ｍｉｎ、撹拌した。反応物は水（１ｍＬ）で
加水分解させ、エタノールを減圧下で除去した。水層をＡｃＯＥｔで抽出し、集めた有機
層をＮａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、ろ過し、減圧下で減圧除去した。粗反応生成物をシ
リカゲル上のクロマトグラフィー（ＣＨ２Ｃｌ２／ＡｃＯＥｔ　１：１）によって精製し
、７４ｍｇの２１ｉを得た。収率７２％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ
ｐｐｍ：８．５６（ｄ，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），８．４８（ｄｄ，Ｊ１＝４．８Ｈｚ，
Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），７．７５（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１
Ｈ），７．４７（ｂｒｓ，１Ｈ），７．２８（ｄｄ，Ｊ１＝７．５Ｈｚ，Ｊ２＝４．２Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．２２（ｂｒｓ，２Ｈ），７．１１（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．
７８（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７５（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．７
Ｈｚ，１Ｈ），４．５４（ｂｒｓ，２Ｈ），３．９９（ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），３
．７６（ｓ，３Ｈ），２．８８（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．４３（ｔ，Ｊ＝８．
０Ｈｚ，２Ｈ），１．１２（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ
，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．０，１５９．０，１４９．６，１４８．２，１４１．
４，１３９．３，１３８．４，１３６．８，１３６．２，１３５．８，１３３．７，１３
１．２，１３０．０，１２９．９，１２８．７，１２３．１，１１４．６，１１１．６，
６２．６，６０．５，５５．２，３５．５，２８．５，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／
ｚ：Ｃ２４Ｈ２５ＮＯ４に対する計算値：３９１．１７８４，検出値：３９１．１７６８
．
　実施例５４：エチル３－［４－メトキシ－３’－メチル－４’－（ピリジン－３－イル
）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（２１ｊ）
【０１８４】
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【化７７】

　収率３０％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：８．６６（ｄ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），８．６１（ｄｄ，Ｊ１＝
４．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．４Ｈｚ，１Ｈ），７．７１（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝
２．２Ｈｚ，Ｊ３＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．３７（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝
４．８Ｈｚ，Ｊ３＝０．８Ｈｚ，１Ｈ），７．２４－７．１７（ｍ，３Ｈ），７．１７（
ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８２（ｄｄ
，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），４．０９（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ
），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ
＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．３１（ｓ，３Ｈ），１．２１（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）
；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．８，１５９．０，１５
０．０，１４８．１，１４１．１，１３９．３，１３７．２，１３６．５，１３５．４，
１３４．０，１３１．６，１３１．３，１２９．７，１２７．１，１２３．０，１１４．
５，１１１．６，６０．４，５５．３，３５．４，２８．５，２０．４，１４．２．
　実施例５５：エチル３－［３’－（フルオロメチル）－４－メトキシ（ｍｅｔｏｘｙ）
－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（２１ｋ）
【０１８５】
【化７８】

　収率４６％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．６９（ｄ，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），８．６６（ｄｄ，Ｊ１＝４
．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．２Ｈｚ，１Ｈ），７．８０（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．
０Ｈｚ，１Ｈ），７．５１（ｓ，１Ｈ），７．３５－７．４３（ｍ，３Ｈ），７．１８（
ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．８７（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄｄ
，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），５．２９（ｄ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，２
Ｈ），４．０８（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９６（ｔ，
Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．２０（ｔ，Ｊ＝
７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１９８．
３７（ｔ，Ｊ＝４８．８Ｈｚ，１Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐ
ｐｍ：１７２．７，１５９．２，１４９．８，１４８．８，１４１．６，１３９．３，１
３７．０（ｄ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１３６．７，１３６．６，１３５．４，１３３．３
（ｄ，２Ｊ＝１５．８Ｈｚ），１３１．４，１３１．３，１３０．４（ｄ，３Ｊ＝３．５
Ｈｚ），１３０．１，１２３．１，１１４．５，１１１．７，８５．１（ｄ，１Ｊ＝１６
４．９Ｈｚ），６０．４，５５．３，３５．４，２８．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）
ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２４ＦＮＯ３に対する計算値：３９３．１７４０，検出値：３９３．１
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７１３．
　実施例５６：エチル３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－メトキシ（ｍｅｔｏｘｙ
）－４’－（ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（２１ｌ）
【０１８６】
【化７９】

　収率４３％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：８．６９（ｄｄ，Ｊ１＝４．７Ｈｚ，Ｊ２＝１．７Ｈｚ，２Ｈ），
７．７６（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．０Ｈｚ，１Ｈ），７．７２（ｂｒｓ，１
Ｈ），７．５０（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．４２（ｄｄ，Ｊ１＝８．０Ｈｚ，Ｊ

２＝５．６Ｈｚ，１Ｈ），７．３８（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝
８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．８５（ｄｄ，Ｊ１＝
８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．５３（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），４
．０８（ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），３．８５（ｓ，３Ｈ），２．９６（ｔ，Ｊ＝８．
０Ｈｚ，２Ｈ），２．５０（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），１．２０（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈ
ｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．８８（ｄ
，Ｊ＝５６．１Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１
７２．６，１５９．４，１４９．９，１４９．２，１４１．９，１３９．３，１３６．８
，１３５．８（ｔ，３Ｊ＝５．８Ｈｚ），１３４．３，１３２．９，１３１．９（ｔ，２

Ｊ＝２１．９Ｈｚ），１３１．８，１３１．３，１３０．４，１２６．９（ｔ，３Ｊ＝５
．４Ｈｚ），１２３．１，１１４．６，１１２．９（ｔ，１Ｊ＝２３５．８Ｈｚ），１１
１．８，６０．４，５５．３，３５．４，２８．４，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ
：Ｃ２４Ｈ２３Ｆ２ＮＯ３に対する計算値：４１１．１６４６，検出値：４１１．１６５
８．
　実施例５７：３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（
１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２２ａ）
【０１８７】

【化８０】

　収率９７％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．３９（ｄ，Ｊ
＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．２８－７．１４（ｍ，５Ｈ），７．１２（ｔ，Ｊ＝３．１Ｈ
ｚ，２Ｈ），６．８０－６．７２（ｍ，２Ｈ），４．５８（ｓ，２Ｈ），３．７７（ｓ，
３Ｈ），２．８９（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．４７（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ
），２．３３（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７
７．５，１５９．０，１４０．３，１４０．３，１３９．８，１３９．０，１３７．９，
１３７．７，１３４．１，１３１．３，１２９．９，１２９．３，１２８．５，１２８．
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１，１２８．０，１２６．２，１１４．６，１１１．７，６３．１，５５．３，３５．２
，２８．４，２１．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２４Ｏ４に対する計算値：３
７６．１６７４，検出値：３７６．１６５７．
　実施例５８：３－［４’’－メトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’，１’
’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２２ｂ）
【０１８８】
【化８１】

　収率９９％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．２４（ｔ，Ｊ＝
７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１９－７．０２（ｍ，７Ｈ），６．８０－６．７０（ｍ，２Ｈ
），３．７６（ｓ，３Ｈ），２．９０（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｔ，Ｊ
＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３４（ｓ，３Ｈ），２．２３（ｓ，３Ｈ）；１３ＣＲＭＮ（
７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．５，１５８．９，１４１．６，１４０．５
，１３９．９，１３９．０，１３７．６，１３５．１，１３４．４，１３１．４，１３１
．２，１３０．０，１２９．６，１２７．９，１２７．５，１２６．７，１２６．３，１
１４．５，１１１．６，５５．３，３５．１，２８．３，２１．５，２０．６；ＨＲＭＳ
（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２４Ｏ３に対する計算値：３６０．１７２５；検出値：３６０
．１７２７．
　実施例５９：３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（１
，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２２ｃ）
【０１８９】

【化８２】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．４７（ｓ，１
Ｈ），７．３９－７．３０（ｍ，３Ｈ），７．２５－７．１８（ｍ，４Ｈ），６．７９（
ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．７６（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，
１Ｈ），５．２５（ｄ，Ｊ＝４８．０Ｈｚ，２Ｈ），３．７６（ｓ，３Ｈ），２．９０（
ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．４６（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．３４（ｓ，
３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－２０１．２５（ｔ，Ｊ
＝４７．９Ｈｚ，１Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８
．１，１５９．２，１４０．７（ｄ，３Ｊ＝４．４Ｈｚ），１４０．５，１３９．７，１
３９．０，１３８．０，１３３．８，１３３．３（ｄ，２Ｊ＝１５．９Ｈｚ），１３１．
４，１３０．５，１３０．４，１３０．０，１２９．９，１２９．８，１２８．２（ｄ，
３Ｊ＝４．９Ｈｚ），１２６．４，１１４．６，１１１．８，８２．８（ｄ，１Ｊ＝１６
４．３Ｈｚ），５５．３，３５．０，２８．３，２１．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ

２４Ｈ２３ＦＯ３に対する計算値：３７８．１６３１，検出値：３７８．１６３７．
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　実施例６０：３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－メチル－（
１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２２ｄ）
【０１９０】
【化８３】

　収率９８％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６４（ｓ，１
Ｈ），７．３７（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．３０（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ）
，７．１９（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，２Ｈ），７．１５（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，２Ｈ），６
．８２（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８０（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．
４Ｈｚ，１Ｈ），６．５４（ｔ，Ｊ＝５４．９Ｈｚ，１Ｈ），３．７９（ｓ，３Ｈ），２
．９１（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，２Ｈ），２．３
８（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１０７．８８
（ｄ，Ｊ＝５５．９Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ
：１７８．７，１５９．３，１４０．７，１４０．０（ｔ，３Ｊ＝６．３Ｈｚ），１３９
．０，１３８．３，１３８．１，１３３．４，１３１．６（ｔ，２Ｊ＝２０．４Ｈｚ），
１３１．４，１３１．３（２ｘ），１３０．２，１３０．１，１２８．６，１２８．３，
１２６．６，１２６．４（ｔ，３Ｊ＝４．８Ｈｚ），１１４．６，１１３．１（ｔ，１Ｊ
＝２３４．７Ｈｚ），１１１．８，５５．３，３５．０，２８．１，２１．４；ＨＲＭＳ
（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２２Ｆ２Ｏ３に対する計算値：３９６．１５３７，検出値：３
９６．１５２７．
　実施例６１：３－［２’－（ヒドロキシメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフル
オロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸
（２２ｅ）
【０１９１】

【化８４】

　収率９８％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６３（ｓ，１
Ｈ），７．５７（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ），７．４７（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，１Ｈ）
，７．４２（ｓ，１Ｈ），７．２６－７．１９（ｍ，２Ｈ），７．１２（ｄ，Ｊ＝７．９
Ｈｚ，１Ｈ），６．７８（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．７６（ｄｄ，Ｊ１＝８．０
Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．５３（ｓ，２Ｈ），３．７７（ｓ，３Ｈ），２．
８９（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．４７（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＮ
ＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０５（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭ
Ｒ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７７．５，１５９．２，１４１．３，１４１
．２，１３９．０，１３８．３，１３７．７，１３３．８，１３２．６，１３１．３，１
３０．７（ｑ，２Ｊ＝３２．１Ｈｚ），１３０．０，１２９．８，１２８．９，１２８．
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７，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．１（ｑ，１Ｊ＝２７０．６Ｈｚ），
１２４．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１１４．７，１１１．８，６２．９，５５．３，
３５．２，２８．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２１Ｆ３Ｏ４に対する計算値：
４３０．１３９２，検出値：４３０．１３１４．
　実施例６２：３－［２’－メチル－４’’－メトキシ－３－（トリフルオロメチル）－
（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２２ｆ）
【０１９２】
【化８５】

　収率９９％。１ＨＲＭＮ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．７０－７．５２
（ｍ，４Ｈ），７．２８－７．１６（ｍ，４Ｈ），６．８８（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ
），６．８５（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），３．８５（ｓ，３
Ｈ），３．００（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）２．５５（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），
２．３１（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．
０２（ｓ，３Ｆ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．９，１
５９．０，１４２．４，１４０．８，１３８．９，１３８．９，１３５．１，１３４．１
，１３２．６，１３１．５，１３１．４，１３０．５（ｑ，２Ｊ＝３２．１Ｈｚ），１２
９．６，１２８．５，１２７．０，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．２（
ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ），１２３．６（ｑ，３Ｊ＝３．５Ｈｚ），１１４．６，１１
１．７，５５．３，３５．１，２８．２，２０．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ

２１Ｆ３Ｏ３に対する計算値：４１３．１３６５（Ｍ－１）；検出値：４１３．１３６６
．
　実施例６３：３－［２’－（フルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフルオ
ロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（
２２ｇ）
【０１９３】
【化８６】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．７１（ｓ，１
Ｈ），７．６６（ｓ，１Ｈ），７．６３（ｓ，１Ｈ），７．５８（ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，
１Ｈ），７．５０（ｓ，１Ｈ），７．３８（ｓ，２Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ
，１Ｈ），６．８８（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．８５（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ
，Ｊ２＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），５．２９（ｄ，Ｊ＝４７．９Ｈｚ，２Ｈ），３．８５（ｓ
，３Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．５５（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２
Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３．０９（ｓ，３Ｆ）
，－１９９．５０（ｔ，Ｊ＝４７．９Ｈｚ，１Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤ
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Ｃｌ３）δｐｐｍ：１７８．２，１５９．３，１４１．４，１４０．６，１３９．３（ｄ
，３Ｊ＝４．２Ｈｚ），１３９．０，１３３．４，１３３．２（ｄ，２Ｊ＝１５．８Ｈｚ
），１３１．４，１３１．１，１３１．０，１３０．８（ｑ，２Ｊ＝３２．１Ｈｚ），１
３０．２（ｄ，３Ｊ＝３．３Ｈｚ），１３０．０，１２８．８，１２６．１（ｑ，３Ｊ＝
３．８Ｈｚ），１２４．３（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２４．１（ｑ，１Ｊ＝２７０．
８Ｈｚ），１１４．７，１１１．８，８２．６（ｄ，１Ｊ＝１６５．１Ｈｚ），５５．３
，３５．０，２８．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２０Ｆ４Ｏ３に対する計算値
：４３２．１３４９，検出値：４３２．１３３７．
　実施例６４：３－［２’－（ジフルオロメチル）－４’’－メトキシ－３－（トリフル
オロメチル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸
（２２ｈ）
【０１９４】
【化８７】

　収率９８％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６０（ｄ，Ｊ
＝５．１Ｈｚ，３Ｈ），７．４９（ｄ，Ｊ＝５．４Ｈｚ，２Ｈ），７．３６（ｄ，Ｊ＝７
．８Ｈｚ，１Ｈ），７．２５（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．０８（ｄ，Ｊ＝８．１
Ｈｚ，１Ｈ），６．７９－６．７１（ｍ，２Ｈ），６．４０（ｔ，Ｊ＝５４．８Ｈｚ，１
Ｈ），３．７２（ｓ，３Ｈ），２．８３（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ），２．４１（ｔ，
Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－６３
．１５（ｓ，３Ｆ），－１０８．０２（ｄ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ
（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５９．４，１４１．７，１３９．３，１３８．
１（ｔ，３Ｊ＝６．０Ｈｚ），１３３．０，１３２．８，１３１．７，１３１．７（ｔ，
２Ｊ＝１９．５Ｈｚ），１３１．３，１３１．０（ｑ，２Ｊ＝３２．４Ｈｚ），１３０．
２，１２８．９，１２６．８（ｔ，３Ｊ＝５．４Ｈｚ），１２６．２（ｑ，３Ｊ＝３．４
Ｈｚ），１２４．７（ｑ，３Ｊ＝３．９Ｈｚ），１２４．０（ｑ，１Ｊ＝２７０．８Ｈｚ
），１１４．７，１１２．９（ｔ，１Ｊ＝２３５．６Ｈｚ），１１１．７，５５．３，２
９．７，２８．３；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ１９Ｆ５Ｏ３に対する計算値：４
５０．１２５４，検出値：４５０．１２６０．
　実施例６５：３－［３’－（ヒドロキシメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－
３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（２２ｉ）
【０１９５】
【化８８】

　収率７６％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ：８．６６（ｄ
，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），８．５９（ｄｄ，Ｊ１＝４．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１
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Ｈ），７．９１（ｄｔ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．０Ｈｚ，１Ｈ），７．５０（ｂｒ
ｓ，１Ｈ），７．４８（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝４．８Ｈｚ，１Ｈ），７．３３
（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．２９（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝１．５Ｈｚ
，１Ｈ），７．１４（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．９４（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１
Ｈ），６．８６（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），４．４４（ｂｒ
ｓ，２Ｈ），３．７８（ｓ，３Ｈ），２．８２（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．４３
（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐ
ｍ：１７３．７，１５８．６，１４９．３，１４８．１，１４０．６，１３９．６，１３
９．４，１３６．４，１３５．６，１３４．９，１３３．４，１３０．８，１２９．４，
１２９．２，１２７．８，１２３．１，１１４．３，１１１．４，６０．７，５５．０，
３４．７，２７．８；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２２Ｈ２１ＮＯ４に対する計算値：３
６３．１４７１，検出値：３６３．１４２０；黄色油状，融点：１７４－１７６℃。
【０１９６】
　実施例６６：３－［４－メトキシ－３’－メチル－４’－（ピリジン－３－イル）ビフ
ェニル－２－イル］プロピオン酸（２２ｊ）
【０１９７】
【化８９】

　収率９６％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：８．６７（ｓ，１
Ｈ），８．５７（ｄ，Ｊ＝３．７Ｈｚ，１Ｈ），７．７７（ｄｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１．
５Ｈｚ，１Ｈ），７．４２（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝４．９Ｈｚ，１Ｈ），７．
２４－７．１６（ｍ，３Ｈ），７．１６（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄ，
Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．８２（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ
），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，２Ｈ），２．５４（ｔ，Ｊ
＝８．３Ｈｚ，２Ｈ），２．２７（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１７７．５，１５９．１，１４８．９，１４６．６，１４１．４，１３９
．６，１３７．９，１３７．６，１３５．９，１３５．４，１３４．０，１３１．６，１
３１．１，１２９．７，１２７．２，１２３．４，１１４．５，１１１．５，５５．３，
３５．７，２８．７，２０．４；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２２Ｈ２１ＮＯ３に対する
計算値：３４８．１６００（Ｍ＋１），検出値：３４８．１５９５；白色固体，融点：１
５３－１５５℃。
【０１９８】
　実施例６７：３－［３’－（フルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－３
－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（２２ｋ）
【０１９９】
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【化９０】

　収率８９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：８．７２（ｓ，１
Ｈ），８．６５（ｓ，１Ｈ），７．８７（ｄ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．４５（ｓ，
１Ｈ），７．３３－７．４７（ｍ，３Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），６
．８８（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．
４Ｈｚ，１Ｈ），５．２６（ｄ，Ｊ＝４８．３Ｈｚ，２Ｈ），３．８５（ｓ，３Ｈ），２
．９６（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ），２．５５（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ）；１９Ｆ
ＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－１９７．９１（ｔ，Ｊ＝４８．１Ｈｚ
，１Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５９．３，１４８．
８，１４７．６，１４１．９，１３９．６，１３７．７，１３６．６，１３６．０，１３
３．３（ｄ，２Ｊ＝１７．６Ｈｚ），１３３．２，１３１．５（ｄ，３Ｊ＝５．７Ｈｚ）
，１３１．２，１３０．５，１３０．２，１２３．５，１１４．６，１１１．５，８２．
５（ｄ，１Ｊ＝１６４．５Ｈｚ），５５．２，３５．８，２８．６；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ
／ｚ：Ｃ２２Ｈ２０ＦＮＯ３に対する計算値：３６５．１４２７，検出値：３６５．１４
００；黄色固体．
　実施例６８：３－［３’－（ジフルオロメチル）－４－メトキシ－４’－（ピリジン－
３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオン酸（２２ｌ）
【０２００】
【化９１】

　収率８６％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：８．７１（ｓ，１
Ｈ），８．６６（ｄ，Ｊ＝４．５Ｈｚ，１Ｈ），７．８１（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ）
，７．６９（ｓ，１Ｈ），７．４８（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），７．５０（ｄｄ，Ｊ

１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝５．０Ｈｚ，１Ｈ），７．３４（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），
７．１８（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８９（ｄ，Ｊ＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．
８３（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．４９（ｔ，Ｊ＝５４．
８Ｈｚ，１Ｈ），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９４（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．
５４（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐ
ｍ：－１０７．９４（ｄ，Ｊ＝５４．７Ｈｚ，２Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７６．６，１５９．４，１４８．９，１４７．９，１４２．１，
１３９．５，１３７．８，１３５．３（ｔ，３Ｊ＝５．６Ｈｚ），１３４．９，１３２．
９，１３１．９（ｔ，２Ｊ＝２１．７Ｈｚ），１３１．２，１３０．５，１２７．０（ｔ
，３Ｊ＝５．２Ｈｚ），１２３．５，１１４．６，１１３．０（ｔ，１Ｊ＝２３６．１Ｈ
ｚ），１１１．７，５５．３，３５．５，２８．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２２Ｈ

１９Ｆ２ＮＯ３に対する計算値：３８３．１３３３，検出値：３８３．１３１３；白色固
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体．
　実施例６９：エチル３－［３，２’－ジメチル－４’’－プロポキシ－（１，１’；４
’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（２３ａ）
【０２０１】
【化９２】

　収率７８％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２８（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，１Ｈ），７．２１（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．１８－７．０８（ｍ，６Ｈ），６．８２（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ）
，６．７７（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．０５（ｑ，Ｊ＝
７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．９２（ｔ，Ｊ＝６．６Ｈｚ，２Ｈ），２．９５（ｔ，Ｊ＝８．
０Ｈｚ，２Ｈ），２．４６（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．３８（ｓ，３Ｈ），２．
２８（ｓ，３Ｈ），１．８０（ｓｅｘ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．１８（ｔ，Ｊ＝７
．１Ｈｚ，３Ｈ），１．０３（ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，３Ｈ）；１３ＣＲＭＮ（７５ＭＨｚ
，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．９，１５８．４，１４１．７，１４０．３，１４０．
１，１３９．３，１３７．６，１３５．０，１３４．２，１３１．３，１３０．０，１２
９．５，１２７．９，１２７．４，１２６．７，１２６．３，１１５．１，１１２．１，
６９．５，６０．３，３５．５，２８．６，２２．６，２１．５，２０．５，１４．２，
１０．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２８Ｈ３２Ｏ３に対する計算値：４３９．２２４
９（Ｍ＋Ｎａ），検出値：４３９．２２４５．
　実施例７０：エチル３－［４’’－（エトキシカルボニルメトキシ）－３，２’－ジメ
チル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（２３
ｂ）
【０２０２】

【化９３】

　収率７３％（ヘキサン／酢酸エチル７：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：７．３２（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，１Ｈ），７．２７－７．１１（ｍ，７Ｈ
），６．８８（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．８０（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２

＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），４．６５（ｓ，２Ｈ），４．３１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ）
，４．０９（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２
．４８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４２（ｓ，３Ｈ），２．３１（ｓ，３Ｈ），
１．３３（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ），１．２１（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３

Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．８，１６８．９，１５７．１
，１４１．６，１４０．５，１３９．８，１３９．６，１３７．６，１３５．５，１３５
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．１，１３１．４，１３１．２，１３０．０，１２９．６，１２７．９，１２７．５，１
２６．７，１２６．３，１１５．４，１１２．０，６５．５，６１．４，６０．４，３５
．４，２８．５，２１．５，２０．５，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２９Ｈ３

２Ｏ５に対する計算値：４８３．２１４７（Ｍ＋Ｎａ），検出値：４８３．２１４０．
　実施例７１：エチル３－［２’－メチル－４’’－プロポキシ－３－（トリフルオロメ
チル）－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（２
３ｃ）
【０２０３】
【化９４】

　収率７５％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．６８－７．５１（ｍ，４Ｈ），７．２５－７．１７（ｍ，３Ｈ），
７．１６（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．
８２（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．０９（ｑ，Ｊ＝７．１
Ｈｚ，２Ｈ），３．９６（ｔ，Ｊ＝６．６Ｈｚ，２Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ
，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．３０（ｓ，３Ｈ），１．８４（
ｓｅｘ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．２１（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ），１．０６（
ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－
６３．０５（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２
．９，１５８．６，１４２．４，１４１．０，１３９．３，１３８．７，１３５．０，１
３３．９，１３２．６，１３１．５，１３１．２，１３０．６（ｑ，２Ｊ＝３１．９Ｈｚ
），１２９．５，１２８．６，１２７．０，１２６．０（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈｚ），１２
４．２（ｑ，１Ｊ＝２７０．５Ｈｚ），１２３．６（ｑ，３Ｊ＝４．０Ｈｚ），１１５．
１，１１２．１，６９．５，６０．４，３５．５，２９．７，２８．５，２２．６，２０
．４，１４．２，１０．６．
　実施例７２：３－［３，２’－ジメチル－４’’－プロポキシ－（１，１’；４’，１
’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２４ａ）
【０２０４】

【化９５】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．３５（ｔ，Ｊ
＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．２８（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，１Ｈ），７．２５－７．１５（
ｍ，６Ｈ），６．９０（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈ
ｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），３．９９（ｔ，Ｊ＝６．６Ｈｚ，２Ｈ），３．０２（ｔ
，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．５８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｓ，３
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Ｈ），２．３５（ｓ，３Ｈ），１．８７（ｓｅｘ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．１０（
ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１
７９．１，１５８．５，１４１．６，１４０．４，１４０．０，１３８．８，１３７．６
，１３５．１，１３４．２，１３１．３，１３１．２，１３０．０，１２９．６，１２７
．９，１２７．４，１２６．７，１２６．３，１１５．１，１１２．２，６９．５，３５
．２，２８．２，２２．６，２１．４，２０．５，１０．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：
Ｃ２６Ｈ２８Ｏ３に対する計算値：３８７．１９６０（Ｍ－１），検出値：３８７．１９
５５．
　実施例７３：３－［４’’－（カルボキシメトキシ）－３，２’－ジメチル－（１，１
’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２４ｂ）
【０２０５】
【化９６】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．３５（ｔ，Ｊ
＝７．５Ｈｚ，１Ｈ），７．２８（ｄ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，１Ｈ），７．２５－７．１３（
ｍ，６Ｈ），６．９４（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈ
ｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），４．７４（ｓ，２Ｈ），３．０２（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ
，２Ｈ），２．５８（ｔ，Ｊ＝７．７Ｈｚ，２Ｈ），２．４５（ｓ，３Ｈ），２．３４（
ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７９．４，１７４
．８，１５６．７，１４１．５，１４０．６，１３９．５，１３９．２，１３７．６，１
３５．７，１３５．２，１３１．５，１３１．１，１３０．０，１２９．６，１２７．９
，１２７．５，１２６．６，１２６．３，１１５．２，１１２．３，６４．８，３４．９
，２８．１，２１．４，２０．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２４Ｏ５に対する
計算値：４０３．１５４５（Ｍ－１），検出値：４０３．１５４３；白色固体，融点：１
３０－１３２℃。
【０２０６】
　実施例７４：３－［２’－メチル－４’’－プロポキシ－３－（トリフルオロメチル）
－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（２４ｃ）
【０２０７】
【化９７】

　収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．６９－７．５
０（ｍ，４Ｈ），７．２４－７．１２（ｍ，４Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１
Ｈ），６．８２（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），３．９６（ｔ，
Ｊ＝６．６Ｈｚ，２Ｈ），２．９７（ｔ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．５４（ｔ，Ｊ＝
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８．１Ｈｚ，２Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），１．８３（ｓｅｘ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ
），１．０６（ｔ，Ｊ＝７．４Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３

）δｐｐｍ：－６３．０３（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ
ｐｐｍ：１７７．９，１５８．６，１４２．４，１４０．９，１３９．３，１３８．８，
１３５．１，１３３．９，１３２．６，１３１．５，１３１．３，１３０．６（ｑ，２Ｊ
＝３１．８Ｈｚ），１２９．６，１２８．５，１２７．０，１２６．１（ｑ，３Ｊ＝３．
８Ｈｚ），１２４．２（ｑ，１Ｊ＝２７０．５Ｈｚ），１２３．６（ｑ，３Ｊ＝３．８Ｈ
ｚ），１１５．１，１１２．２，６９．６，３５．０，２８．３，２２．６，２０．４，
１０．５．
　実施例７５：エチル３－（３－メトキシフェニル）プロピオナート（２５）
【０２０８】
【化９８】

　３－メトキシフェニルスクシン酸（１．５００ｇ、８．３２ｍｍｏｌ）の乾燥エタノー
ル（１５ｍＬ）溶液を、少量のＤＯＷＥＸＴＭ強酸イオン交換樹脂とともに２２ｈ間還流
した。反応混合物をろ過し、溶媒を減圧下で留去して、１．６１８ｇのエステル２５を得
た。収率９３％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．１５（ｑ，
Ｊ＝８．６Ｈｚ，１Ｈ），６．７２（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），６．６５－６．７０
（ｍ，２Ｈ），４．０６（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７２（ｓ，３Ｈ），２．８
６（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），２．５４（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１
７２．９，１５９．７，１４２．２，１２９．４，１２０．６，１１４．０，１１１．６
，６０．４，５５．１，３５．８，３１．０，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１

２Ｈ１６Ｏ３に対する計算値：２０８．１０９９，検出値：２０８．１１０４．
　実施例７６：エチル３－（２－ヨード－５－メトキシフェニル）プロピオナート（２６
）
【０２０９】

【化９９】

　ｎ－ブチルトリフェニルホスホニウムブロミド（７．１８８ｇ、１８．００ｍｍｏｌ）
の水／アセトン（１０：１，２００ｍＬ）溶液に、カリウムペルオキソジスルファート（
２．４３３ｇ、９．００ｍｍｏｌ）の水（５０　ｍＬ）溶液を加え、混合物を室温で１５
分間、撹拌した。得られた白色固をろ過し、冷蒸留水で洗浄し、塩化カルシウムによって
デシケーター中で乾燥させた。
【０２１０】
　エステル２５（１．６１８ｇ、７．７７ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（１００ｍＬ）溶
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液に、ヨウ素（１．９７２ｇ、７．７７ｍｍｏｌ）およびｎ－ブチルトリフェニルホスホ
ニウムペルオキソジスルファート（６．４５５ｇ、７．７７ｍｍｏｌ）を加え、４５分間
還流した。反応混合物を室温まで冷却し、過剰なヨウ素を１ＭのＮａ２Ｓ２Ｏ３溶液の滴
下によって除去するした。無色の溶液を分液漏斗に移し、有機層を分離して、Ｎａ２ＳＯ

４を通じて乾燥させた。溶媒の留去に続くシリカゲル上のカラムクロマトグラフィー（１
０：１のヘキサン／イソプロピルエーテル）によって、黄色の油として１．９８２ｍｇの
ヨード化エステル２６を得た。収率７６％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）
δｐｐｍ：７．６５（ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，１Ｈ），６．８２（ｄ，Ｊ＝３．０Ｈｚ，１
Ｈ），６．５１（ｄｄ，Ｊ１＝８．７Ｈｚ，Ｊ２＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），４．１４（ｑ，
Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．７６（ｓ，３Ｈ），３．００（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ
），２．６０（ｔ，Ｊ＝７．９Ｈｚ，２Ｈ），１．２５（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；
１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．４，１６０．０，１４４
．０，１３９．９，１１５．５，１１４．１，８８．６，６０．５，５５．３，３５．９
，３４．４，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１２Ｈ１５ＩＯ３に対する計算値：
３３４．００６５，検出値：３３４．００８２．
　実施例７７：エチル３－［５－メトキシ－２－（４，４，５，５－テトラメチル－１，
３，２－ジオキサボロラン－２－イル）フェニル］プロピオナート（２７）
【０２１１】
【化１００】

　収率６０％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．７５（ｄ，Ｊ＝８．２Ｈｚ，１Ｈ），６．７４（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈ
ｚ，２Ｈ），４．１３（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８０（ｓ，３Ｈ），３．１８
（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．５７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．３２（ｓ
，１２Ｈ），１．２５（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．３，１６１．８，１５０．０，１３８．２，１１５．１，
１１０．８，８３．２，６０．１，５５．０，３７．３，３１．４，２４．８，１４．３
；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１８Ｈ２７ＢＯ５に対する計算値：３３３．１９８７，検
出値：３３３．１９６７．
　実施例７８：エチル３－［３’－ホルミル－４－メトキシ（ｍｅｔｏｘｙ）－４’－（
ピリジン－３－イル）ビフェニル－２－イル］プロピオナート（２８）
【０２１２】

【化１０１】

　収率６２％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１０．０３（ｓ，１Ｈ），８．７２（ｄ，Ｊ＝４．５Ｈｚ，２Ｈ）
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，７．９８（ｄ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．７７（ｄｔ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝
２．０Ｈｚ，１Ｈ），７．６３（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），
７．４７（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），７．４５（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝４
．８Ｈｚ，１Ｈ），７．１７（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄ，Ｊ＝３．０
Ｈｚ，１Ｈ），６．８４（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），４．０
７（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８５（ｓ，３Ｈ），２．９４（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈ
ｚ，２Ｈ），２．４９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），１．１９（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，
３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９１．２，１７２．６
，１５９．５，１５０．２，１４９．４，１４２．０，１４０．１，１３９．３，１３７
．２，１３４．８，１３３．７，１３２．６，１３１．３，１３１．０，１２９．３，１
２３．２，１１４．７，１１１．８，６０．４，５５．３，３５．３，２８．４，１４．
１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２４Ｈ２３ＮＯ４に対する計算値：３８９．１６２７，
検出値：３８９．１５８０；黄色油状．
　実施例７９：３－メチル－４－（ピリジン－３－イル）フェノール（２９ａ）
【０２１３】
【化１０２】

　収率７５％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．５７（ｄｄ，Ｊ１＝２．３Ｈｚ，Ｊ２＝０．７Ｈｚ，１Ｈ），８
．５５（ｄｄ，Ｊ１＝５．０Ｈｚ，Ｊ２＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．７３－７．６６（ｍ
，１Ｈ），７．３８（ｄｄｄ，Ｊ１＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝４．９Ｈｚ，Ｊ３＝０．８Ｈｚ
，１Ｈ），７．０６（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１
Ｈ），６．８３（ｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），２．２１（ｓ，
３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５７．１，１４９．４
，１４６．７，１３８．０，１３７．５，１３７．０，１３１．０，１２９．２，１２３
．４，１１７．６，１１３．４，２０．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１２Ｈ１１ＮＯ
に対する計算値：１８６．０９１９（Ｍ＋１），検出値：１８６．０９２０．
　実施例８０：４’－メトキシ－２，３’－ジメチルビフェニル－４－オール（２９ｂ）
【０２１４】
【化１０３】

　収率６３％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．１１（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，３Ｈ），６．８９（ｄｄ，Ｊ１＝６．
９，Ｊ２＝２．１Ｈｚ，１Ｈ），６．７３（ｄｄｄ，Ｊ１＝８．１Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈ
ｚ，Ｊ３＝０．５Ｈｚ，１Ｈ），６．７７（ｄｄ，Ｊ１＝２．２Ｈｚ，０．５Ｈｚ，１Ｈ
），５．４２（ｓ，１Ｈ），３．９０（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），２．２６（
ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５６．４，１５４
．３，１３７．１，１３４．５，１３３．６，１３１．７，１３１．０，１２７．６，１
２６．１，１１６．８，１１２．６，１０９．６，５５．４，２０．６，１６．２；ＨＲ
ＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１５Ｈ１６Ｏ２に対する計算値：２２７．１０７２（Ｍ－１），
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検出値：２２７．１０６８．
　実施例８１：３－メチル－４－（ピリジン－３－イル）フェニルトリフルオロメタンス
ルホナート（３０ａ）
【０２１５】
【化１０４】

　収率５５％（ＣＨ２Ｃｌ２／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：８．６３（ｄｄ，Ｊ１＝４．９Ｈｚ，Ｊ２＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），８
．５６（ｄｄ，Ｊ１＝２．３Ｈｚ，Ｊ２＝０．９Ｈｚ，１Ｈ），７．６２（ｄｄｄ，Ｊ１

＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．３Ｈｚ，Ｊ３＝１．７Ｈｚ，１Ｈ），７．３７（ｄｄｄ，Ｊ１

＝７．８Ｈｚ，Ｊ２＝４．９Ｈｚ，Ｊ３＝０．９Ｈｚ，１Ｈ），７．２８（ｄ，Ｊ＝８．
３Ｈｚ，１Ｈ），７．２１（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），７．１８（ｄｄ，Ｊ１＝８．
３Ｈｚ，Ｊ２＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨ
ｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－７２．９（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，Ｃ
ＤＣｌ３）δｐｐｍ：１４９．６，１４９．０，１４８．８，１３８．６，１３８．５，
１３６．３，１３５．６，１３１．５，１２３．１，１２３．０，１１８．８，１１８．
７（ｑ，１Ｊ＝３２０．７Ｈｚ），２０．５；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１３Ｈ１０Ｆ

３ＮＯ３Ｓに対する計算値：３１８．０４１２（Ｍ＋１），検出値：３１８．０４１９．
　実施例８２：４’－メトキシ－２－メチルビフェニル－４－イルトリフルオロメタンス
ルホナート（３０ｂ）
【０２１６】
【化１０５】

　収率９７％（ヘキサン／酢酸エチル５０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２７（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），７．１７（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．１５－７．０５（ｍ，３Ｈ），６．８９（ｄ，Ｊ＝８．５Ｈｚ，１Ｈ）
，３．８９（ｓ，３Ｈ），２．３２（ｓ，３Ｈ），２．８２（ｓ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ
（２８２ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：－７２．９６（ｓ，３Ｆ），－７３．１５（ｓ
，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５７．２，１４８．
２，１４２．２，１３８．３，１３２．０，１３１．４，１３１．３，１２７．４，１２
６．５，１２２．６，１１８．８（ｑ，１Ｊ＝３１８．７Ｈｚ），１１８．３，１０９．
６，５５．３，２０．７，１６．２．
　実施例８３：エチル３－［４，４’’－ジメトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’
；４’，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオナート（３１）
【０２１７】
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【化１０６】

　収率２５％（ヘキサン／酢酸エチル２０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２６－７．１１（ｍ，６Ｈ），６．９３－６．８８（ｍ，１Ｈ），
６．８６（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．８２（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２
．７Ｈｚ，１Ｈ），４．１０（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．８９（ｓ，３Ｈ），３
．８５（ｓ，３Ｈ），２．９９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．５０（ｔ，Ｊ＝８．
０Ｈｚ，２Ｈ），２．３３（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），１．２２（ｔ，Ｊ＝７
．１Ｈｚ，３Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７２．９，
１５８．８，１５６．７，１４０．１，１３９．７，１３９．４，１３５．１，１３４．
５，１３３．７，１３１．６，１３１．３，１３１．３，１２９．７，１２７．５，１２
６．７，１２６．１，１１４．５，１１１．５，１０９．５，６０．３，５５．３，５５
．３，３５．５，２８．６，２０．７，１６．３，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：
Ｃ２７Ｈ３０Ｏ４に対する計算値：４４１．２０４２（Ｍ＋Ｎａ），検出値：４４１．２
０４７．
　実施例８４：３－［４，４’’－ジメトキシ－３，２’－ジメチル－（１，１’；４’
，１’’）テルフェニル－２’’－イル］プロピオン酸（３２）
【０２１８】
【化１０７】

　収率９７％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．２５－７．０
９（ｍ，６Ｈ），６．９１－６．８７（ｍ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．３Ｈｚ，１
Ｈ），６．８３（ｄｄ，Ｊ１＝８．２Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），３．８９（ｓ，
３Ｈ），３．８４（ｓ，３Ｈ），２．９９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．５４（ｔ
，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．３２（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ）；１３Ｃ－Ｎ
ＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７８．５，１５８．９，１５６．７，１４
０．２，１３９．６，１３９．０，１３５．２，１３４．５，１３３．６，１３１．７，
１３１．４，１３１．２，１２９．７，１２７．５，１２６．６，１２６．１，１１４．
５，１１１．６，１０９．５，５５．３，５５．３，３５．１，２９．７，２８．３，２
０．７，１６．３；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２５Ｈ２６Ｏ４に対する計算値：３８９
．１７５３（Ｍ－１），検出値：３８９．１７６０．
　実施例８５：１－（ベンジルオキシ）－３－イソプロピルベンゼン（３３）
【０２１９】
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【化１０８】

　３－イソプロピルフェノール（９５３ｍｇ、７．００ｍｍｏｌ）の無水ＤＭＦ（２０ｍ
Ｌ）溶液に、炭酸カリウム（１．９３４ｇ、１４．００ｍｍｏｌ）およびベンジルブロミ
ド（１．３１６ｇ、７．７０ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物をろ過し、室温で終夜撹拌
し、減圧下で溶媒を除去した。得られた粗反応生成物を水中に懸濁させて、ＡｃＯＥｔで
抽出した。集めた有機層を、Ｎａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ、揮発分を減圧下で除去して
、１．５８３ｇの９を得た。収率９９％。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ
ｐｐｍ：７．３２－７．５１（ｍ，５Ｈ），７．２５（ｔ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），６
．８０－６．９４（ｍ，３Ｈ），５．０９（ｓ，２Ｈ），２．９２（ｓｅｐ，Ｊ＝６．９
Ｈｚ，１Ｈ），１．２８（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，６Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，
ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１５８．９，１５０．６，１３７．２，１２９．２，１２８．５
，１２７．９，１２７．５，１１９．２，１１３．４，１１１．６，６９．９，３４．１
，２３．９；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１６Ｈ１８Ｏに対する計算値：２２６．１３５
８，検出値：２２６．１３５０．
　実施例８６：４－（ベンジルオキシ）－１－ブロモ－２－イソプロピルベンゼン（３４
）
【０２２０】
【化１０９】

　３３（４５２ｍｇ、２．００ｍｍｏｌ）のＣＣｌ４（２０ｍＬ）溶液にＮ－ブロモスク
シンイミド（３７３ｍｇ、２．１０ｍｍｏｌ）およびシリカゲル（１ｇ）を加え、混合物
を室温で２４時間、暗所で撹拌した。次いで、混合物はろ過し、濾液をナトリウムチオサ
ルファートの飽和溶液（１０ｍＬ）で洗浄した。有機相をＮａ２ＳＯ４を通じて乾燥させ
、ろ過し、減圧下で濃縮して、５６４ｍｇのブロモアリール３４を得た。収率９３％。１

Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：７．３２－７．５１（ｍ，６Ｈ），
６．９２（ｄ，Ｊ＝３．０Ｈｚ，１Ｈ），６．６８（ｄｄ，Ｊ１＝８．７Ｈｚ，Ｊ２＝３
．０Ｈｚ，１Ｈ），５．０４（ｓ，２Ｈ），３．３１（ｓｅｐ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，１Ｈ）
，１．２２（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，６Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）
δｐｐｍ：１５８．４，１４８．５，１３６．７，１３３．２，１２８．６，１２８．１
，１２７．５，１１５．０，１１４．０，１１３．３，７０．２，３３．０，２２．７；
ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１６Ｈ１７ＢｒＯに対する計算値：３０４．０４６３，検出
値：３０４．０４６５．
　実施例８７：２－［４－（ベンジルオキシ）－２－イソプロピルフェニル］－４，４，
５，５－テトラメチル－１，３，２－ジオキサボロランｅ（３５）
【０２２１】
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【化１１０】

　収率４５％（ヘキサン／酢酸エチル５０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．７５（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ），７．３３－７．４８（ｍ，５
Ｈ），６．９６（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．７９（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ

２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），５．１０（ｓ，２Ｈ），３．７５（ｓｅｐ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，
１Ｈ），１．３５（ｓ，１２Ｈ），１．２３（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，６Ｈ）；１３Ｃ－Ｎ
ＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１６１．２，１５８．１，１３７．９，１３
７．０，１２８．５，１２７．９，１２７．５，１１２．０，１１０．５，８３．１，６
９．７，３１．３，２４．８，２４．３；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２２Ｈ３０ＢＯ３

に対する計算値：３５２．２３２４，検出値：３５２．２２８１．
　実施例８８：エチル（Ｅ）－３－［３’－ホルミル－４－（ヒドロキシビフェニル）－
２－イル］アクリラート（３６）
【０２２２】
【化１１１】

　収率５８％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：９．９９（ｓ，１Ｈ），７．８２（ｄｔ，Ｊ１＝７．２Ｈｚ，Ｊ２＝１
．６Ｈｚ，１Ｈ），７．７４（ｔ，Ｊ＝１．５Ｈｚ，１Ｈ），７．５２－７．５５（ｍ，
１Ｈ），７．４５－７．５１（ｍ，２Ｈ），７．１９（ｄ，Ｊ＝８．３Ｈｚ，１Ｈ），７
．１０（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），６．８９（ｄｄ，Ｊ１＝８．３Ｈｚ，Ｊ２＝２．
６Ｈｚ，１Ｈ），６．３０（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），５．２９（ｂｒｓ，１Ｈ）
，４．１３（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．２０（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１

３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９２．２，１６６．７，１５５．
６，１４２．７，１４０．７，１３６．５，１３５．９，１３４．２，１３３．９，１３
１．８，１３０．９，１２９．０，１２８．６，１２０．１，１１７．５，１１３．２，
６０．６，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１８Ｈ１６Ｏ４に対する計算値：２９
６．１０４９，検出値：２９６．１０４３；白色固体，融点：１４８－１４９℃。
【０２２３】
　実施例８９：エチル（Ｅ）－３－［３’－ホルミル－４－（トリフルオロメタノスルホ
ニルオキシ）ビフェニル－２－イル］アクリラート（３７）
【０２２４】
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【化１１２】

　収率８５％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：１０．０７（ｓ，１Ｈ），７．９６（ｄｔ，Ｊ１＝７．６Ｈｚ，Ｊ２＝
１．４Ｈｚ，１Ｈ），７．８３（ｔ，Ｊ＝１．４Ｈｚ，１Ｈ），７．６５（ｔ，Ｊ＝７．
６Ｈｚ，１Ｈ），７．５９（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），７．５６（ｄｔ，Ｊ１＝８．
１Ｈｚ，Ｊ２＝１．６Ｈｚ，１Ｈ），７．５４（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），７．４
７（ｄ，Ｊ＝８．５Ｈｚ，１Ｈ），７．３７（ｄｄ，Ｊ１＝８．５Ｈｚ，Ｊ２＝２．５Ｈ
ｚ，１Ｈ），６．４３（ｄ，Ｊ＝１５．９Ｈｚ，１Ｈ），４．２１（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ
，２Ｈ），１．２８（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，３Ｈ）；１９ＦＮＭＲ（２８２ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）δｐｐｍ：－７３．１７（ｓ，３Ｆ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１９１．６，１６５．９，１４９．２，１４１．２，１４０．７，１３９
．１，１３６．７，１３５．４，１３５．２，１３２．３，１３０．４，１２９．６，１
２９．３，１２２．４，１２２．２，１１９．６，１１８．７（ｑ，１Ｊ＝３１８．８Ｈ
ｚ），６０．８，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ１９Ｈ１５Ｆ３Ｏ６Ｓに対する
計算値：４２８．０５４１，検出値：４２８．０５４６；白色固体，融点：７７－７８℃
。
【０２２５】
　実施例９０：エチル（Ｅ）－３－［４’’－（ベンジルオキシ）－３－ホルミル－２’
’－イソプロピル－（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’－イル］アクリラー
ト（３８）
【０２２６】

【化１１３】

　収率１５％（ヘキサン／酢酸エチル５：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ

３）δｐｐｍ：１０．０９（ｓ，１Ｈ），７．８８－７．９６（ｍ，２Ｈ），７．６１－
７．７２（ｍ，５Ｈ），７．３３－７．５５（ｍ，８Ｈ），７．１５（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈ
ｚ，１Ｈ），７．０４（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８８（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈ
ｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ，１Ｈ），６．４０（ｄ，Ｊ＝１５．６Ｈｚ，１Ｈ），５．１２（
ｓ，２Ｈ），４．１９（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．０７（ｓｅｐ，Ｊ＝６．９Ｈ
ｚ，１Ｈ），２．２６（ｔ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），１．１９（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，
６Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１９２．０，１７７．４
，１６６．６，１５８．８，１４８．０，１４２．９，１４２．０，１４０．８，１３９
．５，１３７．０，１３６．６，１３５．７，１３２．４，１３１．２，１３０．９，１
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３０．９，１３０．１，１２９．０，１２８．７，１２８．６，１２８．０，１２８．０
，１２７．６，１２０．１，１１２．７，１１１．５，７０．１，６０．５，２９．５，
２４．２，１４．２；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ３４Ｈ３２Ｏ４に対する計算値：５０
４．２３０１，検出値：５０４．２３１８．
　実施例９１：エチル３－［４’’－ヒドロキシ－２’’－イソプロピル－３－メチル－
（１，１’；４’，１’’）テルフェニル－２’－イル］プロピオナート（３９）
【０２２７】
【化１１４】

　収率８２％（ヘキサン／酢酸エチル１０：１）。１Ｈ－ＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣ
ｌ３）δｐｐｍ：７．２７－７．３６（ｍ，１Ｈ），７．１２－７．２４（ｍ，６Ｈ），
７．０８（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ），６．８６（ｄ，Ｊ＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），６．
６９（ｄｄ，Ｊ１＝８．４Ｈｚ，Ｊ２＝２．７Ｈｚ，１Ｈ），５．０６（ｓ，１Ｈ），４
．０６（ｑ，Ｊ＝７．１Ｈｚ，２Ｈ），３．１０（ｓｅｐ，Ｊ＝６．９Ｈｚ，１Ｈ），２
．９９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ），２．４
２（ｓ，３Ｈ），１．１８（ｔ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ），１．１７（ｄ，Ｊ＝６．９Ｈ
ｚ，６Ｈ）；１３Ｃ－ＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ：１７３．０，１５５
．２，１４８．２，１４１．３，１４０．９，１４０．３，１３７．８，１３７．４，１
３３．６，１３１．２，１３０．１，１３０．０，１２９．８，１２８．１，１２７．７
，１２７．４，１２６．２，１１２．５，１１２．３，６０．３，３５．５，２９．５，
２８．４，２４．２，２１．５，１４．１；ＨＲＭＳ（ＥＩ）ｍ／ｚ：Ｃ２７Ｈ３０Ｏ３

に対する計算値：４０２．２１９５，検出値：４０２．２１９７．
　擬似Ｑ２ペプチドの生理活性
　実施例９２：
　グッドパスチャー抗原結合タンパク質（ＧＰＢＰ）は、グッドパスチャー抗原として知
られている、ヒトタイプＩＶコラーゲン［α３（ＩＶ）ＮＣ１］のα３鎖の非コラーゲン
（ＮＣ１）ドメインをターゲットとしてリン酸化する、従来にないＳｅｒ／Ｔｈｒキナー
ゼである。ＧＰＢＰ発現は、抗体媒介性の糸球体腎炎、慢性関節リウマチおよび薬物耐性
癌に関連付けられている。発明者らは、ＧＰＢＰが自己相互作用を生じること、凝集およ
び自動リン酸化によってキナーゼ活性が調節されること、Ｑ２ペプチドが自動リン酸化お
よびＧＰＢＰキナーゼ活性を抑制することを報告した（国際公開第００／５０６０７号）
。Ｑ２（すなわちＧＰＢＰ四次構造安定化に関連する重要なＧＰＢＰモチーフを表すペプ
チド）を模倣する複数のテルフェニル化合物のＧＰＢＰキナーゼ阻害活性を、ＧＰＢＰ自
動リン酸化能について試験した。ＧＰＢＰの自動リン酸化能は、Ｑ２ペプチドの化学構造
に由来する幾つかのテルフェニル化合物（スキーム１８）のＧＰＢＰキナーゼ阻害活性を
試験するために用いられ、このペプチドが今度は自己相互作用に関連するＧＰＢＰペプチ
ドのシーケンスを表す。
【０２２８】
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【化１１５】

　２００ナノグラムのイースト組換ＦＬＡＧ－ＧＰＢＰを、１０μＭ濃度の示した擬似Ｑ
２ペプチド化合物の各々またはネガティブコントロール（Ｃ）として用いられる合成中間
体の存在する状態または存在しない状態（ビヒクル）で、リン酸化アッセイに供した（３
０℃、５ｍｉｎ）。反応は、ＳＤＳ－ＰＡＧＥウェスタンブロットおよびオートラジオグ
ラフィに供した。オートラジオグラフィにおけるバンドを、Ｉｍａｇｅ－Ｑｕａｎｔ　Ｔ
Ｌソフトウェアを用いて定量した。示した化合物が存在する状態におけるＧＰＢＰのキナ
ーゼ活性は、ビヒクルを含む試料の値を１００として示す。テーブル１には、スキーム１
８により表される異なる擬似Ｑ２ペプチド化合物の存在または不在において行われたＦＬ
ＡＧ－ＧＰＢＰ自動リン酸化アッセイの結果を示す。
【０２２９】
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【表１】

　実施例９３：
　追加の材料および方法
　イースト組換えＦＬＡＧ－ＧＰＢＰ産生および精製も実行した。ＧＰＢＰ自動リン酸化
アッセイ時間は、３０℃、１０ｍｉｎまでに限定した。

【配列表】
0005883794000001.app
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