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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式Ｉの化合物
【化２７】

［式中、
Ｒ１は、
　Ｈ；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルケニル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル；
　フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてもよいフェニ
ルもしくはベンジル、または１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニルもしくは
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ナフチル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ８；
　－Ｃ（＝Ｓ）Ｒ８；
　－Ｓ（Ｏ）２Ｒ８；
　－Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ８；
　－Ｃ（＝Ｓ）ＯＲ８；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ９）Ｒ１０；または
　－Ｃ（＝Ｓ）Ｎ（Ｒ９）Ｒ１０であり、
ｍは、１～４の整数であり、
Ｒ２は、
　Ｈ；または
　Ｒ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキルであり、
但し、Ｒ１が－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０のときは、Ｒ９およびＲ１０はともにメ
チルまたはエチルではなく、
Ｒ３は、
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ

１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ヒドロキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシアルキル
、Ｃ２～Ｃ６ハロアルコキシアルキル、Ｒ１４で置換されていてもよい分枝鎖または非分
枝鎖または環状Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルケニル、分枝鎖または非分枝
鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５、各々
１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で場合によって置換されていてよい
、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系、５－６縮合環系または６－６縮合環系で置換
されたフェニルもしくはベンジル、１～３個のＲ５で置換されていてもよいチエニル、ビ
フェニルもしくはナフチル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＳＲ８；または
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０であり、
但し、Ｒ３がメチル、非置換の分枝鎖または非分枝鎖Ｃ２～Ｃ６アルケニル、または、Ｏ
ＨもしくはＣ１～Ｃ６アルコキシカルボニルで置換された分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ

６アルキルのときは、Ｒ１およびＲ２はともにＨまたはメチルではなく、Ｒ１およびＲ２

の組合せがＨおよびメチルではなく、
Ｒ４は、独立にハロゲン、分枝鎖または非分枝鎖または環状Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～
Ｃ４ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アル
キルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルチオ、アミノ、ハロチオ、Ｃ１～Ｃ３アルキルアミノ
、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキ
ルアミノカルボニル、ヒドロキシル、Ｃ３～Ｃ６トリアルキルシリル、１～３個のＲ５ま
たは５もしくは６員飽和もしくは不飽和環（１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３
個のＲ５で置換されていてよい）で置換されていてもよいフェニル、であり、
Ｒ５は、独立にハロゲン、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロア
ルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ１～Ｃ６ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ６アルキルチオ、
Ｃ１～Ｃ６ハロアルキルチオ、ハロチオ、アミノ、Ｃ１～Ｃ６アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ

６ジアルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル
、Ｃ１～Ｃ６アルキルスルホニル、ニトロ、ヒドロキシルまたはシアノであり、
Ｒ６は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ１～
Ｃ６アルコキシカルボニル、フェニルまたはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換
されていてよいフェニルまたはベンジルであり、
Ｒ７は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ８アルキル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ２～Ｃ

６アルケニル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、
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Ｃ１～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６トリアルキルシリル、Ｃ２～Ｃ６トリアルキ
ルシリルアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシカルボニル、
フェニルもしくはベンジルのそれぞれが置換基（１～３個のＲ５、５もしくは６員飽和も
しくは不飽和環系、５－６縮合環系または６－６縮合環系｛ここで、各々１～３個のヘテ
ロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよい｝、１～３個のＲ５で置換さ
れていてもよいビフェニルもしくはナフチル）で置換されたフェニルもしくはベンジルで
あり、
Ｒ８は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ２～Ｃ

６アルケニル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、
Ｃ１～Ｃ６アルコキシアルキル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが置換基（１～３
個のＲ５、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系、５－６縮合環系または６－６縮合環
系｛ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていて
よい｝、１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニルもしくはナフチル）で置換さ
れたフェニルもしくはベンジルであり、
Ｒ９は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１

～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、フェニルもしくはベンジル
のそれぞれが置換基（１～３個のＲ５、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系、５－６
縮合環系または６－６縮合環系｛ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい｝、１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニル
もしくはナフチル）で置換されたフェニルもしくはベンジルであり、
Ｒ１０は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ

１～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニルまたは１～３個のＲ５で置
換されていてよいベンジルであり、
Ｒ１１は、Ｈまたは分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキルであり、
Ｒ１２は、Ｈ、シアノ、ヒドロキシル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１

～Ｃ６アルコキシ、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞ
れが１～３個のＲ５で置換されていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしくは
６員飽和もしくは不飽和環系、５－６縮合環系または６－６縮合環系（ここで、各々１～
３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく）、１～３個のＲ
５で置換されていてもよいビフェニルもしくはナフチルであり、
或いはＲ１１およびＲ１２は、一体となって、１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環を形成していて
よく、
Ｒ１３は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ２

～Ｃ６アルキルカルボニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置
換されていてよいフェニルもしくはベンジル、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系、
または５－６縮合環系または６－６縮合環系（ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み
、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく）、１～３個のＲ５で置換されていてもよ
いビフェニルもしくはナフチルであり、
或いはＲ１２およびＲ１３は、一体となって、１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環を形成していて
よく、
Ｒ１４は、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよい
フェニルもしくはベンジルである］。
【請求項２】
Ｒ１は、
　Ｈ；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルケニル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル；
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　フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてもよいフェニ
ルもしくはベンジル、または１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニルもしくは
ナフチル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ８；
　－Ｓ（Ｏ）２Ｒ８；
　－Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ８；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ９）Ｒ１０；または
Ｒ３は、
　１～３個のＲ４で置換されていてもよい分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ

１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ヒドロキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシアルキル
、Ｃ２～Ｃ６ハロアルコキシアルキル、Ｒ１４で置換されていてもよい分枝鎖または非分
枝鎖または環状Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロアルケニル、Ｃ３～Ｃ６アルキニ
ル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されたフェニルもしく
はベンジル、１～３個のＲ５で置換されていてもよいチエニル、ビフェニルもしくはナフ
チル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＳＲ８；または
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０であり、
Ｒ６は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ１～
Ｃ６アルコキシカルボニルであり、
Ｒ７は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ８アルキル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ２～Ｃ

６アルケニル、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ３～Ｃ６アルキニル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、
Ｃ１～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６トリアルキルシリル、Ｃ２～Ｃ６トリアルキ
ルシリルアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシカルボニル、
フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されたフェニルもしくはベ
ンジルであり、
Ｒ９は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキルであり、
Ｒ１０は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ６アルキルであり、
Ｒ１１は、Ｈ、または分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキルであり、
Ｒ１２は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキルであり、
Ｒ１３は、Ｈ、分枝鎖または非分枝鎖Ｃ１～Ｃ４アルキルであり、
Ｒ１４は、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよい
フェニルもしくはベンジルである、請求項１に記載の化合物。
 
【請求項３】
　請求項１に記載の化合物および植物学的に許容できる担体材料を含有する、真菌病原体
の防除のための組成物。
【請求項４】
　前記真菌病原体が、リンゴ黒星病（リンゴ黒星病菌（Venturia inaequalis））、コム
ギの葉枯病（コムギ葉枯病菌（Septoria tritici））、テンサイの褐斑病（テンサイ褐斑
病菌（Cercospora beticola））、ラッカセイの褐斑病（ラッカセイ褐斑病菌（Cercospor
a arachidicola）およびサーコスポリジウム・ペルソナツム（Cercosporidium personatu
m））およびバナナのシガトカ病（マイコスフェレラ・フジエンシス（Mycosphaerella fu
jiensis））である、請求項３に記載の組成物。
【請求項５】
　植物に対する真菌の攻撃を防除および予防する方法であって、
　殺真菌上有効な量の請求項１に記載の少なくとも１つの化合物を、植物、植物に隣接す
る地面、植物の生育を支持するように構成された土壌、植物の根、植物の茎葉、ならびに
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前記植物を生産するように構成された種子の少なくとも１つに散布するステップを含む方
法。
 
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
（関連出願の相互参照）
　本出願は、２００９年８月７日に出願した米国特許仮出願第６１／２３２，１７７号の
利益を主張するものである。
【背景技術】
【０００２】
　殺真菌剤は、農業に関連する真菌により引き起こされる損傷から植物を防護および／ま
たは回復させるように作用する、天然または合成由来の化合物である。一般的に、いかな
る単一の殺真菌剤もすべての状況には有用ではない。したがって、より良好な性能を有し
、使用することがより容易であり、費用がより低い殺真菌剤を製造するための研究が進行
中である。
【発明の概要】
【課題を解決するための手段】
【０００３】
　本開示は、５－フルオロピリミジノン化合物および殺真菌剤としてのそれらの使用に関
する。本開示の化合物は、子嚢菌類、担子菌類、不完全菌類および卵菌類からの防御をも
たらす可能性がある。
【０００４】
　本開示の１つの実施形態は、式Ｉの化合物を包含し得る
【０００５】
【化１】

［式中、
Ｒ１は、
　Ｈ；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよいＣ１～Ｃ６アルキル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよいＣ１～Ｃ６アルケニル；
　１～３個のＲ４で置換されていてもよいＣ３～Ｃ６アルキニル；
　フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてもよいフェニ
ルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系と、または５－６縮
合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み、各環が
１～３個のＲ５で置換されていてよく、１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニ
ルもしくはナフチル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ８；
　－Ｃ（＝Ｓ）Ｒ８；
　－Ｓ（Ｏ）２Ｒ８；
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　－Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ８；
　－Ｃ（＝Ｓ）ＯＲ８；
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０；
　－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ９）Ｒ１０；または
　－Ｃ（＝Ｓ）Ｎ（Ｒ９）Ｒ１０であり、
ｍは、１～４の整数であり、
Ｒ２は、
　Ｈ；または
　Ｒ４で置換されていてもよいＣ１～Ｃ６アルキルであり、
或いはＲ１およびＲ２は、一体となって
　＝ＣＲ１１Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３を形成していてよく、
Ｒ３は、
　１～３個のＲ４で置換されていてもよいＣ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル
、Ｃ１～Ｃ６ヒドロキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６ハロアル
コキシアルキル、Ｒ１４で置換されていてもよいＣ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６ハロ
アルケニル、Ｃ３～Ｃ６アルキニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個の
Ｒ５で置換されていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もしく
は不飽和環系と、または５－６縮合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１～
３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で場合によって置換されていてよく、１
～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニルもしくはナフチル；
　－（ＣＨＲ６）ｍＯＲ７；
　－（ＣＨＲ６）ｍＳＲ８；または
　－（ＣＨＲ６）ｍＮ（Ｒ９）Ｒ１０であり、
Ｒ４は、独立にハロゲン、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ４ア
ルコキシ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ４アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ４ハロアルキ
ルチオ、アミノ、ハロチオ、Ｃ１～Ｃ３アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニ
ル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルアミノカルボニル、ヒドロキシ
ル、Ｃ３～Ｃ６トリアルキルシリル、１～３個のＲ５で置換されていてもよいフェニル、
または５もしくは６員飽和もしくは不飽和環（１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい）であり、
Ｒ５は、独立にハロゲン、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６ア
ルコキシ、Ｃ１～Ｃ６ハロアルコキシ、Ｃ１～Ｃ６アルキルチオ、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキ
ルチオ、ハロチオ、アミノ、Ｃ１～Ｃ６アルキルアミノ、Ｃ２～Ｃ６ジアルキルアミノ、
Ｃ２～Ｃ６アルコキシカルボニル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ１～Ｃ６アルキル
スルホニル、ニトロ、ヒドロキシルまたはシアノであり、
Ｒ６は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ１～Ｃ６アルコキシカルボ
ニル、フェニルまたはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよいフェニ
ルまたはベンジルであり、
Ｒ７は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ３～Ｃ６アルキニル、Ｃ１

～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシアルキル、Ｃ２～Ｃ６トリアルキルシリル、
Ｃ２～Ｃ６トリアルキルシリルアルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、Ｃ１～Ｃ６ア
ルコキシカルボニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換され
ていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系と
、または５－６縮合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１～３個のヘテロ原
子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく、１～３個のＲ５で置換されてい
てもよいビフェニルもしくはナフチルであり、
Ｒ８は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ３～Ｃ６アルキニル、Ｃ１

～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシアルキル、フェニルもしくはベンジルのそれ
ぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしく
は６員飽和もしくは不飽和環系と、または５－６縮合環系と、または６－６縮合環系と、
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ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく
、１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェニルもしくはナフチルであり、
Ｒ９は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシアル
キル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個
のＲ５で置換されていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もし
くは不飽和環系と、または５－６縮合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１
～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく、１～３個のＲ
５で置換されていてもよいビフェニルもしくはナフチルであり、
Ｒ１０は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシア
ルキル、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボニルまたは１～３個のＲ５で置換されていてよいベン
ジルであり、
或いはＲ９およびＲ１０は、一体となって、１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～３
個のＲ５で置換されていてよい、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環を形成していてよ
く、
Ｒ１１は、ＨまたはＣ１～Ｃ４アルキルであり、
Ｒ１２は、Ｈ、シアノ、ヒドロキシル、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ

２～Ｃ６アルキルカルボニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で
置換されていてよいフェニルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もしくは不飽
和環系と、または５－６縮合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１～３個の
ヘテロ原子を含み、各環が１～３個のＲ５で置換されていてよく、１～３個のＲ５で置換
されていてもよいビフェニルもしくはナフチルであり、
或いはＲ１１およびＲ１２は、一体となって、１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環を形成していて
よく、
Ｒ１３は、Ｈ、Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ６アルコキシ、Ｃ２～Ｃ６アルキルカルボ
ニル、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよいフェ
ニルもしくはベンジル、または５もしくは６員飽和もしくは不飽和環系と、または５－６
縮合環系と、または６－６縮合環系と、ここで、各々１～３個のヘテロ原子を含み、各環
が１～３個のＲ５で置換されていてよく、１～３個のＲ５で置換されていてもよいビフェ
ニルもしくはナフチルであり、
或いはＲ１２およびＲ１３は、一体となって、１～３個のヘテロ原子を含み、各環が１～
３個のＲ５で置換されていてよい、５もしくは６員飽和もしくは不飽和環を形成していて
よく、
Ｒ１４は、フェニルもしくはベンジルのそれぞれが１～３個のＲ５で置換されていてよい
フェニルもしくはベンジルである］。
【０００６】
　本開示の他の実施形態は、下記の化合物および植物学的に許容できる担体材料を含む、
真菌攻撃を防除または予防するための殺真菌組成物を包含し得る。
【０００７】
　本開示の他の実施形態は、植物に対する真菌の攻撃を防除または予防する方法であって
殺真菌上有効な量の下記の１つまたは複数の化合物を、真菌、植物、植物に隣接する地面
および植物を生産するように構成された種子の少なくとも１つに散布するステップを含む
方法を包含し得る。
【０００８】
　「アルキル」という用語は、メチル、エチル、プロピル、ブチル、イソプロピル、イソ
ブチル、第三級ブチル、ペンチル、ヘキシル、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペ
ンチル、シクロヘキシルなどの分枝、非分枝または環状炭素鎖を意味する。
【０００９】
　「アルケニル」という用語は、エテニル、プロペニル、ブテニル、イソプロペニル、イ
ソブテニル、シクロヘキセニルなどの１つまたは複数の二重結合を含む分枝、非分枝また
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は環状炭素鎖を意味する。
【００１０】
　「アルキニル」という用語は、プロピニル、ブチニルなどの１つまたは複数の三重結合
を含む分枝、非分枝または環状炭素鎖を意味する。
【００１１】
　本明細書を通して用いているように、「Ｒ」という用語は、特に示さない限り、Ｃ２－

８アルキル、Ｃ３－８アルケニルまたはＣ３－８アルキニルからなる群を意味する。
【００１２】
　「アルコキシ」という用語は、－ＯＲ置換基を意味する。
【００１３】
　「アルコキシカルボニル」という用語は、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲ置換基を意味する。
【００１４】
　「アルキルカルボニル」という用語は、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ置換基を意味する。
【００１５】
　「アルキルスルホニル」という用語は、－ＳＯ２－Ｒ置換基を意味する。
【００１６】
　「ハロアルキルスルホニル」という用語は、ＲがＣｌ、Ｆ、ＩまたはＢｒまたはそれら
の任意の組合せで完全または部分的に置換されている－ＳＯ２－Ｒ置換基を意味する。
【００１７】
　「アルキルチオ」という用語は、－Ｓ－Ｒ置換基を意味する。
【００１８】
　「ハロアルキルチオ」という用語は、Ｃｌ、Ｆ、ＩまたはＢｒまたはそれらの任意の組
合せで置換されているアルキルチオを意味する。
【００１９】
　「ハロチオ」という用語は、３または５個のＦ置換基で置換されている硫黄を意味する
。
【００２０】
　「アルキルアミノカルボニル」という用語は、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｈ）－Ｒ置換基を意味
する。
【００２１】
　「ジアルキルアミノカルボニル」という用語は、－Ｃ（Ｏ）－ＮＲ２置換基を意味する
。
【００２２】
　「アルキルシクロアルキルアミノ」という用語は、アルキル基で置換されているシクロ
アルキルアミノ置換基を意味する。
【００２３】
　「トリアルキルシリル」という用語は、－ＳｉＲ３を意味する。
【００２４】
　「シアノ」という用語は、－Ｃ≡Ｎ置換基を意味する。
【００２５】
　「ヒドロキシル」という用語は、－ＯＨ置換基を意味する。
【００２６】
　「アミノ」という用語は、－ＮＨ２置換基を意味する。
【００２７】
　「アルキルアミノ」という用語は、－Ｎ（Ｈ）－Ｒ置換基を意味する。
【００２８】
　「ジアルキルアミノ」という用語は、－ＮＲ２置換基を意味する。
【００２９】
　「トリアルキルシリルアルキル」という用語は、アルキル上の－ＳｉＲ３置換基を意味
する。
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【００３０】
　「アルコキシアルコキシ」という用語は、ｎが１～３の整数である、ｍが０～２である
－Ｏ（ＣＨ２）ｎＯ（ＣＨ２）ｍＣＨ３を意味する。
【００３１】
　「アルコキシアルキル」という用語は、アルキル上のアルコキシ置換基を意味する。
【００３２】
　「ハロアルコキシアルキル」という用語は、Ｃｌ、Ｆ、ＢｒまたはＩまたはそれらの任
意の組合せで完全または部分的に置換されているアルキル上のアルコキシ置換基を意味す
る。
【００３３】
　「ヒドロキシアルキル」という用語は、ヒドロキシ基で置換されているアルキルを意味
する。
【００３４】
　「ハロアルコキシ」という用語は、ＸがＣｌ、Ｆ、ＢｒまたはＩまたはその任意の組合
せである、－ＯＲ－Ｘ置換基を意味する。
【００３５】
　「ハロアルキル」という用語は、Ｃｌ、Ｆ、ＩまたはＢｒまたはその任意の組合せで置
換されているアルキルを意味する。
【００３６】
　「ハロアルケニル」という用語は、Ｃｌ、Ｆ、ＩまたはＢｒまたはその任意の組合せで
置換されているアルケニルを意味する。
【００３７】
　「ハロアルキニル」という用語は、Ｃｌ、Ｆ、ＩまたはＢｒまたはその任意の組合せで
置換されているアルキニルを意味する。
【００３８】
　「ハロゲン」または「ハロ」という用語は、Ｆ、Ｃｌ、ＢｒおよびＩと定義される、１
つまたは複数のハロゲン原子を意味する。
【００３９】
　「ヒドロキシカルボニル」という用語は、－Ｃ（Ｏ）－ＯＨ置換基を意味する。
【００４０】
　「ニトロ」という用語は、－ＮＯ２置換基を意味する。
【００４１】
　本開示を通して、式Ｉの化合物への言及は、式Ｉの光学異性体および塩、ならびにその
水和物も含むと解釈される。具体的には、式Ｉが分枝鎖アルキル基を含む場合、そのよう
な化合物はその光学異性体およびラセミ体を含むと理解される。具体例としての塩は、塩
酸塩、臭化水素酸塩、ヨウ化水素酸塩などが挙げられる。さらに、式Ｉの化合物は、互変
異性体を含み得る。
【００４２】
　本文書に開示した特定の化合物は、１つまたは複数の異性体として存在し得る。１つの
異性体が他のものより活性が高いことがあり得ることは、当業者により理解されよう。本
開示で開示した構造は、明確を期すために１つの幾何学的形でのみ描くが、当該分子のす
べての幾何学的形および互変異性体を代表するものとする。
【００４３】
　化学結合および歪みエネルギーの規則が満たされており、生成物が殺真菌活性を依然と
して示す限り、特に示さない限りは、さらなる置換が許容できることも当業者により理解
される。
【００４４】
　本開示の他の実施形態は、式Ｉの化合物または該化合物を含む組成物の土壌、植物、植
物の一部、茎葉および／または種子への散布を含む、植物病原性生物による攻撃からの植
物の保護、または植物病原性生物により寄生された植物の処理のための式Ｉの化合物の使
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用である。
【００４５】
　さらに、本開示の他の実施形態は、式Ｉの化合物および植物学的に許容できる担体材料
を含む、植物病原性生物による攻撃からの植物の保護および／または植物病原性生物によ
り寄生された植物の処理に有用な組成物である。
【００４６】
　本発明のさらなる特徴および利点は、現在理解されているような本発明を実施する最良
の形態を例示する例示的な実施形態の以下の詳細な説明の考慮によって当業者に明らかに
なるであろう。
【発明を実施するための形態】
【００４７】
　本開示の化合物は、化合物として、または化合物を含む製剤として、様々な公知の技術
のいずれかにより散布することができる。例えば、該化合物は、植物の商業的価値を損な
うことなく、様々な真菌の防除のために植物の根、種子または茎葉に散布することができ
る。該物質は、一般的に使用される製剤型のいずれかの形で、例えば、液剤、粉剤、水和
剤、フロアブル剤または乳剤として散布することができる。
【００４８】
　好ましくは、本開示の化合物は、式Ｉの１つまたは複数の化合物と植物学的に許容でき
る担体を含む製剤の形で散布する。濃縮製剤は、散布のために水または他の液体に分散さ
せることができ、或いは製剤は、さらに処理せずに散布することができる微粉様または粒
剤であってよい。製剤は、農業化学技術分野で標準になっている方法に従って調製するこ
とができる。
【００４９】
　本開示は、殺真菌剤としての送達および使用のために、上記化合物の１つまたは複数を
製剤化することができるすべての媒体を予期する。一般的に、製剤は、水系懸濁剤または
乳剤として散布する。そのような懸濁剤または乳剤は、固体であり、通常、水和剤として
公知である水溶性、水懸濁性もしくは乳化性製剤、または乳剤、水系懸濁剤もしくはフロ
アブルとして通常公知である液体から製造することができる。容易に認識されるように、
これらの化合物を加えることができる物質は、抗真菌剤としてのこれらの化合物の活性に
著しい障害を与えずに、所望の効用をもたらすならば、用いることができる。
【００５０】
　水分散性粒剤を形成するように成形することができる、水和剤は、式Ｉの化合物の１つ
または複数、不活性担体および界面活性剤の均質混合物を含む。水和剤中の化合物の濃度
は、水和剤の総重量に基づく約１０重量％～約９０重量％、より好ましくは約２５重量％
～約７５重量％であってよい。水和剤の調製において、化合物を、プロフィライト、タル
ク、チョーク、石膏、フラー土、ベントナイト、アタパルガイト、デンプン、カゼイン、
グルテン、モンモリロナイト粘土、珪藻土、精製ケイ酸塩などの微細な固体と混合するこ
とができる。そのような操作において、微細な担体および界面活性剤を一般的に化合物（
単数または複数）と混合し、粉砕する。
【００５１】
　式Ｉの化合物の乳剤は、乳剤の総重量に基づく適切な液体中約１０重量％～約５０重量
％などの通常の濃度の化合物を含んでいてよい。化合物は、水混和性溶媒または水混和性
有機溶媒と乳化剤との混合物である、不活性担体に溶解することができる。濃縮剤は、水
および油で希釈して、水中油型乳剤の形の噴霧混合剤を生成することができる。有用な有
機溶媒は、芳香族化合物、特に、重質芳香族ナフサなどの石油の高沸点ナフタレン系およ
びオレフィン系留分などである。例えば、ロジン誘導体などのテルペン系溶媒、シクロヘ
キサノンなどの脂肪族ケトンおよび２－エトキシエタノールなどの複合アルコールなどの
他の有機溶媒も用いることができる。
【００５２】
　本願において有利に用いることができる乳化剤は、当業者が容易に決定することができ
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、種々の非イオン性、陰イオン、陽イオンおよび両性乳化剤、または２つまたはそれ以上
の乳化剤の混合物などである。乳剤を調製するのに有用である非イオン性乳化剤の例は、
ポリアルキレングリコールエーテルならびにポリオールまたはポリオキシアルキレンで可
溶化されたエトキシル化アルキルフェノールおよびカルボン酸エステルなどのアルキルお
よびアリールフェノール、脂肪族アルコール、脂肪族アミンまたは脂肪酸とエチレンオキ
シド、プロピレンオキシドの縮合生成物などである。陽イオン乳化剤は、第四級アンモニ
ウム化合物および脂肪アミン塩などである。陰イオン乳化剤は、アルキルアリールスルホ
ン酸の油溶性塩（例えば、カルシウム）、油溶性塩または硫酸化ポリグリコールエーテル
およびリン酸化ポリグリコールエーテルの適切な塩などである。
【００５３】
　本発明の化合物の乳剤を調製するのに用いることができる代表的な有機液体は、キシレ
ン、プロピルベンゼン留分などの芳香族液体；または混合ナフタレン留分、鉱油、フタル
酸ジオクチルなどの置換芳香族有機液体；ケロセン；種々の脂肪酸のジアルキルアミド、
特に脂肪グリコールのジメチルアミドおよびジエチレングリコールのｎ－ブチルエーテル
、エチルエーテルまたはメチルエーテルなどのグリコール誘導体、ならびにトリエチレン
グリコールのメチルエーテルなどである。２つまたはそれ以上の有機液体の混合物も乳剤
の調製に用いることができる。有機液体は、キシレンおよびプロピルベンゼン留分を含み
、キシレンが場合によって最も好ましい。界面活性分散剤は、一般的に液体製剤に、分散
剤と１つまたは複数の化合物とを合わせた重量に基づく０．１～２０重量％の量で用いる
ことができる。製剤は、他の適合性のある添加物、例えば、植物成長調節剤および農業で
使用される他の生物学的に活性な化合物も含んでいてよい。
【００５４】
　水系懸濁剤は、水系懸濁剤の総重量に基づく約５～約５０重量％の範囲の濃度で水性媒
体中に分散した式Ｉの１つまたは複数の水不溶性化合物の懸濁剤を含む。懸濁剤は、化合
物の１つまたは複数を微細に粉砕し、水および上で述べたのと同じ種類のものから選択さ
れる界面活性剤を含む媒体中に粉砕した物質を激しく混入することによって調製する。水
性媒体の密度および粘度を増大させるために、無機塩および合成または天然ゴムなどの他
の成分も加えることができる。水性混合物を調製し、サンドミル、ボールミルまたはピス
トン型ホモジナイザーのような器具でそれを均質化することにより、同時に粉砕し、混合
することは、しばしば最も有効である。
【００５５】
　水性乳剤は、水性乳剤の総重量に基づく一般的に約５～約５０重量％の範囲の濃度の、
水性媒体で乳化した１つまたは複数の水不溶性殺有害生物剤活性成分の乳剤を含む。殺有
害生物剤活性成分が固体である場合、水性乳剤の調製の前にそれを適切な水非混和性溶媒
に溶解しなければならない。乳剤は、上述のような乳剤の形成および安定化に役立つ界面
活性剤を一般的に含む水性媒体中で液体殺有害生物剤活性成分またはその水非混和性溶液
を乳化することによって調製する。これは、高せん断混合機またはホモジナイザーによっ
てもたらされる激しい混合を用いてしばしば達成される。
【００５６】
　式Ｉの化合物は、土壌への散布に特に有用である粒剤としても散布することができる。
粒剤は、一般的にアタパルガイト、ベントナイト、珪藻土、粘土または類似の安価な物質
などの粗い粒度の不活性物質から完全にまたは大部分なる不活性担体中に分散した、粒剤
の総重量に基づく約０．５～約１０重量％の化合物（単数または複数）を含む。そのよう
な製剤は、化合物を適切な溶媒に溶解し、それを約０．５～約３ｍｍの範囲の適切な粒径
に前成形した粒状担体に加えることによって通常調製される。適切な溶媒は、化合物が実
質的または完全に溶ける溶媒である。そのような製剤は、担体および化合物および溶媒の
軟塊またはペーストを作り、砕き、乾燥して、所望の粒状粒子を得ることによっても調製
することができる。
【００５７】
　式Ｉの化合物を含む粉剤は、粉末状の１つまたは複数の化合物を、例えば、カオリン粘
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土、粉砕火山岩などの適切な微粉状農業用担体と緊密に混合することによって調製するこ
とができる。粉剤は、粉剤の総重量に基づく約１～約１０重量％の化合物を適宜含んでい
てよい。
【００５８】
　製剤は、標的作物および生物への化合物の付着、湿展および浸透を促進するためのアジ
ュバント界面活性剤をさらに含んでいてよい。これらのアジュバント界面活性剤は、製剤
の成分として、またはタンクミックスとして任意選択で用いることができる。アジュバン
ト界面活性剤の量は、一般的に水の噴霧容積に基づく０．０１～１．０容積％、好ましく
は０．０５～０．５容積％の範囲で異なるであろう。適切なアジュバント界面活性剤は、
エトキシル化ノニルフェノール、エトキシル化合成もしくは天然アルコール、エステルの
塩またはスルホコハク酸、エトキシル化有機ケイ素、エトキシル化脂肪アミンおよび界面
活性剤と鉱油もしくは植物油との混合物を含むが、これらに限定されない。製剤は、開示
が参照により本明細書に特に組み込まれている、米国特許出願第１１／４９５，２２８号
に開示されているような水中油型乳剤も含み得る。
【００５９】
　製剤は、他の殺有害生物剤化合物を含む混合剤を場合によって含み得る。そのような追
加の殺有害生物剤化合物は、散布のために選択される媒体中で本発明の化合物と適合性が
あり、本発明の化合物の活性に対して拮抗性を示さない、殺真菌剤、殺虫剤、除草剤、殺
線虫剤、殺ダニ剤、殺節足動物剤、殺菌剤またはその組合せであってよい。したがって、
そのような実施形態において、他の殺有害生物剤化合物は、同じまたは異なる殺有害生物
剤の使用における補足毒薬として用いることができる。混合剤中の式Ｉの化合物および殺
有害生物剤化合物は、一般的に１：１００～１００：１の重量比で存在し得る。
【００６０】
　本開示の化合物は、その殺真菌混合物および相乗的混合物を形成するために、他の殺真
菌剤と併用することができる。本開示の殺真菌化合物は、様々な望ましくない疾病を防除
するために１つまたは複数の他の殺真菌剤とともにしばしば散布される。他の殺真菌剤と
ともに使用する場合、本請求の化合物は、他の殺真菌剤（単数または複数）とともに製剤
化、他の殺真菌剤（単数または複数）と混用、或いは他の殺真菌剤（単数または複数）と
連続的に散布することができる。そのような他の殺真菌剤は、２－（チオシアナトメチル
チオ）－ベンゾチアゾール、２－フェニルフェノール、硫酸８－ヒドロキシキノリン、ア
メトクトラジン、アミスルブロム、アンチマイシン、アンペロミセスキスカリス（Ampelo
myces quisqualis）、アザコナゾール、アゾキシストロビン、枯草菌（Bacillus subtili
s）、枯草菌（Bacillus subtilis）株ＱＳＴ７１３、ベナラキシル、ベノミル、ベンチア
バリカルブ－イソプロピル、ベンジルアミノベンゼン－スルホネート（ＢＡＢＳ）塩、重
炭酸塩、ビフェニル、ビスメルチアゾール、ビテルタノール、ビキサフェン、ブラストサ
イジン－Ｓ、ホウ砂、ボルドー混合物、ボスカリド、ブロムコナゾール、ブピリメート、
多硫化カルシウム、カプタホル、キャプタン、カルベンダジム、カルボキシン、カルプロ
パミド、カルボン、クラザフェノン、クロロネブ、クロロタロニル、クロゾリネート、コ
ニオスリウムミニタンス（Coniothyrium minitans）、水酸化銅、オクタン酸銅、オキシ
塩化銅、硫酸銅、硫酸銅（三塩基性）、亜酸化銅、シアゾファミド、シフルフェナミド、
シモキサニル、シプロコナゾール、シプロジニル、ダゾメット、デバカルブ、ジアンモニ
ウムエチレンビス－（ジチオカルバメート）、ジクロフルアニド、ジクロロフェン、ジク
ロシメット、ジクロメジン、ジクロラン、ジエトフェンカルブ、ジフェノコナゾール、ジ
フェンゾコートイオン、ジフルメトリム、ジメトモルフ、ジモキシストロビン、ジニコナ
ゾール、ジニコナゾール－Ｍ、ジノブトン、ジノカップ、ジフェニルアミン、ジチアノン
、ドデモルフ、酢酸ドデモルフ、ドジン、ドジン遊離塩基、エジフェンホス、エネストロ
ビン、エポキシコナゾール、エタボキサム、エトキシキン、エトリジアゾール、ファモキ
サドン、フェナミドン、フェナリモル、フェンブコナゾール、フェンフラム、フェンヘキ
サミド、フェノキサニル、フェンピクロニル、フェンプロピジン、フェンプロピモルフ、
フェンピラザミン、フェンチン、酢酸フェンチン、水酸化フェンチン、ファーバム、フェ
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リムゾン、フルアジナム、フルジオキソニル、フルモルフ、フルオピコリド、フルオピラ
ム、フルオロイミド、フルオキサストロビン、フルキンコナゾール、フルシラゾール、フ
ルスルファミド、フルチアニル、フルトラニル、フルトリアフォル、フルキサピロキサド
、フォルペット、ホルムアルデヒド、フォセチル、フォセチル－アルミニウム、フベリダ
ゾール、フララキシル、フラメトピル、グアザチン、酢酸グアザチン、ＧＹ－８１、ヘキ
サクロロベンゼン、ヘキサコナゾール、ヒメキサゾール、イマザリル、硫酸イマザリル、
イミベンコナゾール、イミノクタジン、イミノクタジン三酢酸塩、イミノクタジントリス
（アルベシレート（albesilate））、ヨードカルブ、イプコナゾール、イプフェンピラゾ
ロン、イプロベンホス、イプロジオン、イプロバリカルブ、イソプロチオラン、イソピラ
ザム、イソチアニル、カスガマイシン、カスガマイシン塩酸塩水和物、クレソキシム－メ
チル、ラミナリン、マンコッパー（mancopper）、マンコゼブ、マンジプロパミド、マネ
ブ、メパニピリム、メプロニル、メプチル－ジノカップ、塩化第二水銀、酸化第二水銀、
塩化第一水銀、メタラキシル、メフェノキサム、メタラキシル－Ｍ、メタム、メタム－ア
ンモニウム、メタム－カリウム、メタム－ナトリウム、メトコナゾール、メタスルホカル
ブ、ヨウ化メチル、イソチオシアン酸メチル、メチラム、メトミノストロビン、メトラフ
ェノン、ミルジオマイシン、ミクロブタニル、ナーバム、ニトロタール－イソプロピル、
ヌアリモール、オクチリノン、オフレース、オレイン酸（脂肪酸）、オリサストロビン、
オキサジキシル、オキシン－銅、フマル酸オキスポコナゾール、オキシカルボキシン、ペ
フラゾエート、ペンコナゾール、ペンシクロン、ペンフルフェン、ペンタクロロフェノー
ル、ラウリン酸ペンタクロロフェニル、ペンチオピラド、酢酸フェニル水銀、ホスホン酸
、フタリド、ピコキシストロビン、ポリオキシンＢ、ポリオキシン、ポリオキソリム、重
炭酸カリウム、カリウムヒドロキシキノリンサルフェート、プロベナゾール、プロクロラ
ズ、プロシミドン、プロパモカルブ、塩酸プロパモカルブ、プロピコナゾール、プロピネ
ブ、プロキナジド、プロチオコナゾール、ピラクロストロビン、ピラメトストロビン、ピ
ラオキシストロビン、ピラゾホス、ピリベンカルブ、ピリブチカルブ、ピリフェノックス
、ピリメタニル、ピリオフェノン、ピロキロン、キノクラミン、キノキシフェン、キント
ゼン、オオイタドリ（Reynoutria sachalinensis）エキス、セダキサン、シルチオファム
、シメコナゾール、ナトリウム２－フェニルフェノキシド、重炭酸ナトリウム、ナトリウ
ムペンタクロロフェノキシド、スピロキサミン、硫黄、ＳＹＰ－Ｚ０７１、ＳＹＰ－０４
８、タール油、テブコナゾール、テブフロキン、テクナゼン、テトラコナゾール、チアベ
ンダゾール、チフルザミド、チオファネート－メチル、チラム、チアジニル、トルクロホ
ス－メチル、トリルフルアニド、トリアジメホン、トリアジメノール、トリアゾキシド、
トリシクラゾール、トリデモルフ、トリフロキシストロビン、トリフルミゾール、トリホ
リン、トリチコナゾール、バリダマイシン、バリフェナレート、バリフェナール、ビンク
ロゾリン、ジネブ、ジラム、ゾキサミド、カンジダオレオフィラ（Candida oleophila）
、フザリウムオキシスポルム（Fusarium oxysporum）、グリオクラジウム属（Gliocladiu
m）種、カミカワタケ（Phlebiopsis gigantea）、ストレプトマイセスグリセオビリディ
ス（Streptomyces griseoviridis）、トリコデルマ属（Trichoderma）種、（ＲＳ）－Ｎ
－（３，５－ジクロロフェニル）－２－（メトキシメチル）－スクシンイミド、１，２－
ジクロロプロパン、１，３－ジクロロ－１，１，３，３－テトラフルオロアセトン水和物
、１－クロロ－２，４－ジニトロナフタレン、１－クロロ－２－ニトロプロパン、２－（
２－ヘプタデシル－２－イミダゾリン－１－イル）エタノール、２，３－ジヒドロ－５－
フェニル－１，４－ジチイン１，１，４，４－テトラオキシド、酢酸２－メトキシエチル
水銀、塩化２－メトキシエチル水銀、ケイ酸２－メトキシエチル水銀、３－（４－クロロ
フェニル）－５－メチルローダニン、チオシアン酸４－（２－ニトロプロプ－１－エニル
）フェニル、アンプロピルフォス、アニラジン、アジチラム、多硫化バリウム、Ｂａｙｅ
ｒ　３２３９４、ベノダニル、ベンキノックス、ベンタルロン、ベンザマクリル；ベンザ
マクリル－イソブチル、ベンザモルフ、ビナパクリル、硫酸ビス（メチル水銀）、ビス（
トリブチルスズ）オキシド、ブチオベート、カドミウム　カルシウム　銅　亜鉛　クロメ
ート　サルフェート、カルバモルフ、ＣＥＣＡ、クロベンチアゾン、クロラニホルメタン
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、クロルフェナゾール、クロルキノックス、クリンバゾール、シクラフラミド、シペンダ
ゾール、シプロフラム、デカフェンチン、ジクロン、ジクロゾリン、ジクロブトラゾール
、ジメチリモール、ジノクトン、ジノスルホン、ジノテルボン、ジピリチオン、ジタリム
ホス、ドジシン、ドラゾキソロン、ＥＢＰ、ＥＳＢＰ、エタコナゾール、エテム、エチリ
ム（ethirim）、フェナミノスルフ、フェナパニル、フェニトロパン、５－フルオロシト
シンおよびそのプロファンギシド、フルオトリマゾール、フルカルバニル、フルコナゾー
ル、フルコナゾール－シス、フルメシクロックス、フロファネート、グリオジン（glyodi
ne）、グリセオフルビン、ハラクリネート（halacrinate）、Ｈｅｒｃｕｌｅｓ　３９４
４、ヘキシルチオホス、ＩＣＩＡ０８５８、イソパムホス（isopamphos）、イソバレジオ
ン、メベニル、メカルビンジド、メタゾキソロン、メトフロキサム、メチル水銀ジシアン
ジアミド、メトスルホバックス、ミルネブ、無水ムコクロル酸、ミクロゾリン、Ｎ－３，
５－ジクロロフェニル－スクシンイミド、Ｎ－３－ニトロフェニルイタコンイミド、ナタ
マイシン、Ｎ－エチル水銀－４－トルエンスルホンアニリド、ニッケルビス（ジメチルジ
チオカルバメート）、ＯＣＨ、フェニル水銀ジメチルジチオ－カルバメート、硝酸フェニ
ル水銀、フォスジフェン（phosdiphen）、ピコリナミドＵＫ－２Ａおよびその誘導体、プ
ロチオカルブ；塩酸プロチオカルブ、ピラカルボリド、ピリジニトリル、ピロキシクロル
、ピロキシフル、キナセトール；硫酸キナセトール、キナザミド、キンコナゾール、ラベ
ンザゾール、サリチルアニリド、ＳＳＦ－１０９、スルトロペン、テコラム、チアジフル
オール（thiadifluor）、チシオフェン、チオクロルフェンヒム、チオファネート、チオ
キノックス、チオキシミド、トリアミホス、トリアリモール、トリアズブチル、トリクラ
ミド、ウルバシッド（urbacid）、ザリラミドならびにこれらの任意の組合せなどであっ
てよい。
【００６１】
　さらに、本発明の化合物は、その殺有害生物剤混合物および相乗的混合物を形成するた
めに、散布のために選択される媒体中で本発明の化合物と適合性があり、本発明の化合物
の活性に対して拮抗性を示さない、殺虫剤、殺線虫剤、殺ダニ剤、殺節足動物剤、殺菌剤
またはその組合せを含む他の殺有害生物剤と併用することができる。本開示の殺真菌化合
物は、様々な望ましくない病害虫を防除するために１つまたは複数の他の殺有害生物剤と
ともに散布することができる。他の殺有害生物剤とともに使用する場合、本請求の化合物
は、他の殺有害生物剤（単数または複数）とともに製剤化、他の殺有害生物剤（単数また
は複数）と混用、或いは他の殺有害生物剤（単数または複数）と連続的に散布することが
できる。一般的な殺虫剤は、アロサミジンおよびツリンギエンシンなどの抗生物質殺虫剤
；スピノサドおよびスピネトラムなどの大環状ラクトン殺虫剤；アバメクチン、ドラメク
チン、エマメクチン、エプリノメクチン、イベルメクチンおよびセラメクチンなどのアベ
ルメクチン殺虫剤；レピメクチン、ミルベメクチン、ミルベマイシンオキシムおよびモキ
シデクチンなどのミルベマイシン殺虫剤；ヒ酸カルシウム、アセト亜ヒ酸銅、ヒ酸銅、ヒ
酸鉛、亜ヒ酸カリウムおよび亜ヒ酸ナトリウムなどのヒ素殺虫剤；アナバシン、アザジラ
クチン、ｄ－リモネン、ニコチン、ピレトリン、シネリン、シネリンＩ、シネリンＩＩ、
ジャスモリンＩ、ジャスモリンＩＩ、ピレトリンＩ、ピレトリンＩＩ、クアッシア、ロテ
ノン、リアニアおよびサバディラなどの植物性殺虫剤；ベンダイオカルブおよびカルバリ
ルなどのカルバメート殺虫剤；ベンフラカルブ、カルボフラン、カルボスルファン、デカ
ルボフランおよびフラチオカルブなどのベンゾフラニルメチルカルバメート殺虫剤；ジミ
タン（dimitan）、ジメチラン、ヒキンカルブおよびピリミカルブなどのジメチルカルバ
メート殺虫剤；アラニカルブ、アルジカルブ、アルドキシカルブ、ブトカルボキシム、ブ
トキシカルボキシム、メソミル、ニトリラカルブ、オキサミル、タジムカルブ、チオカル
ボキシム、チオジカルブおよびチオファノックスなどのオキシムカルバメート殺虫剤；ア
リキシカルブ、アミノカルブ、ブフェンカルブ、ブタカルブ、カーバノレート、クロエト
カルブ、ジクレシル（dicresyl）、ジオキサカルブ、ＥＭＰＣ、エチオフェンカルブ、フ
ェネタカルブ、フェノブカルブ、イソプロカルブ、メチオカルブ、メトルカルブ、メキサ
カルベート、プロマシル、プロメカルブ、プロポクスル、トリメタカルブ、ＸＭＣおよび
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キシリルカルブなどのフェニルメチルカルバメート殺虫剤；ホウ酸、珪藻土およびシリカ
ゲルなどの防湿殺虫剤；クロラントラニリプロール、シアントラニリプロールおよびフル
ベンジアミドなどのジアミド殺虫剤；ジネックス、ジノプロップ、ジノサムおよびＤＮＯ
Ｃなどのジニトロフェノール殺虫剤；ヘキサフルオロケイ酸バリウム、クリオライト、フ
ッ化ナトリウム、ヘキサフルオロケイ酸ナトリウムおよびスルフルラミドなどのフッ素殺
虫剤；アミトラズ、クロルジメホルム、ホルメタネートおよびホルムパラネートなどのホ
ルミアミジン殺虫剤；アクリロニトリル、二硫化炭素、四塩化炭素、クロロホルム、クロ
ルピクリン、ｐ－ジクロロベンゼン、１，２－ジクロロプロパン、ギ酸エチル、二臭化エ
チレン、二塩化エチレン、エチレンオキシド、シアン化水素、ヨードメタン、臭化メチル
、メチルクロロホルム、塩化メチレン、ナフタレン、ホスフィン、フッ化スルフリルおよ
びテトラクロロエタンなどの燻蒸殺虫剤；ホウ砂、多硫化カルシウム、オレイン酸銅、塩
化第一水銀、チオシアン酸カリウムおよびチオシアン酸ナトリウムなどの無機殺虫剤；ビ
ストリフルロン、ブプロフェジン、クロルフルアズロン、シロマジン、ジフルベンズロン
、フルシクロクスロン、フルフェノクスロン、ヘキサフルムロン、ルフェヌロン、ノバル
ロン、ノビフルムロン、ペンフルロン、テフルベンズロンおよびトリフルムロンなどのキ
チン合成阻害剤；エポフェノナン、フェノキシカルブ、ヒドロプレン、キノプレン、メト
プレン、ピリプロキシフェンおよびトリプレンなどの幼若ホルモン模倣体；幼若ホルモン
Ｉ、幼若ホルモンＩＩおよび幼若ホルモンＩＩＩなどの幼若ホルモン；クロマフェノジド
、ハロフェノジド、メトキシフェノジドおよびテブフェノジドなどの脱皮ホルモンアゴニ
スト；α－エクジソンおよびエクジステロンなどの脱皮ホルモン；ジオフェノランなどの
脱皮阻害剤；プレコセンＩ、プレコセンＩＩおよびプレコセンＩＩＩなどのプレコセン；
ジシクラニルなどの未分類昆虫成長調節剤；ベンスルタップ、カルタップ、チオシクラム
およびチオスルタップなどのネレイストキシン類似体殺虫剤；フロニカミドなどのニコチ
ノイド殺虫剤；クロチアニジン、ジノテフラン、イミダクロプリドおよびチアメトキサム
などのニトログアニジン殺虫剤；ニテンピラムおよびニチアジンなどのニトロメチレン殺
虫剤；アセタミプリド、イミダクロプリド、ニテンピラムおよびチアクロプリドなどのピ
リジルメチル－アミン殺虫剤；ブロモ－ＤＤＴ、カンフェクロル、ＤＤＴ、ｐｐ’－ＤＤ
Ｔ、エチル－ＤＤＤ、ＨＣＨ、γ－ＨＣＨ、リンデン、メトキシクロル、ペンタクロロフ
ェノールおよびＴＤＥなどの有機塩素殺虫剤；アルドリン、ブロモシクレン、クロルビシ
クレン、クロルデン、クロルデコン、ディルドリン、ジロール、エンドスルファン、α－
エンドスルファン、エンドリン、ＨＥＯＤ、ヘプタクロール、ＨＨＤＮ、イソベンザン、
イソドリン、ケレバンおよびミレックスなどのシクロジエン殺虫剤；ブロムフェンビンホ
ス、クロルフェンビンホス、クロトシキホス、ジクロルボス、ジクロトホス、ジメチルビ
ンホス、ホスピラート、ヘプテノホス、メトクロトホス、メビンホス、モノクロトホス、
ナレド、ナフタロホス、ホスファミドン、プロパホス、ＴＥＰＰおよびテトラクロルビン
ホスなどの有機ホスフェート殺虫剤；ジオキサベンゾホス、ホスメチランおよびフェント
アートなどの有機チオホスフェート殺虫剤；アセチオン、アミトン、カズサホス、クロル
エトキシホス、クロルメホス、デメフィオン、デメフィオン－Ｏ、デメフィオン－Ｓ、デ
メトン、デメトン－Ｏ、デメトン－Ｓ、デメトン－メチル、デメトン－Ｏ－メチル、デメ
トン－Ｓ－メチル、デメトン－Ｓ－メチルスルホン、ジスルホトン、エチオン、エトプロ
ホス、ＩＰＳＰ、イソチオアート、マラチオン、メタクリホス、オキシデメトン－メチル
、オキシデプロホス、オキシジスルホトン、ホレート、スルホテップ、テルブホスおよび
チオメトンなどの脂肪族有機チオホスフェート殺虫剤；アミジチオン、シアントアート、
ジメトアート、エトアート－メチル、ホルモチオン、メカルバム、オメトアート、プロト
アート、ソファミドおよびバミドチオンなどの脂肪族アミド有機チオホスフェート殺虫剤
；クロルホキシム、ホキシムおよびホキシム－メチルなどのオキシム有機チオホスフェー
ト殺虫剤；アザメチホス、クマホス、クミトエート、ジオキサチオン、エンドチオン、メ
ナゾン、モルホチオン、ホサロン、ピラクロホス、ピリダフェンチオンおよびキノチオン
などのヘテロ環式有機チオホスフェート殺虫剤；ジチクロホスおよびチクロホスなどのベ
ンゾチオピラン有機チオホスフェート殺虫剤；アジンホス－エチルおよびアジンホス－メ
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チルなどのベンゾトリアジン有機チオホスフェート殺虫剤；ジアリホスおよびホスメット
などのイソインドール有機チオホスフェート殺虫剤；イソキサチオンおよびゾラプロホス
などのイソオキサゾール有機チオホスフェート殺虫剤；クロルプラゾホスおよびピラゾホ
スなどのピラゾロピリミジン有機チオホスフェート殺虫剤；クロルピリホスおよびクロル
ピリホス－メチルなどのピリジン有機チオホスフェート殺虫剤；ブタチオホス、ダイアジ
ノン、エトリムホス、リリムホス、ピリミホス－エチル、ピリミホス－メチル、プリミド
ホス、ピリミタートおよびテブピリムホスなどのピリミジン有機チオホスフェート殺虫剤
；キナルホスおよびキナルホス－メチルなどのキノキサリン有機チオホスフェート殺虫剤
；アチダチオン、リチダチオン、メチダチオンおよびプロチダチオンなどのチアジアゾー
ル有機チオホスフェート殺虫剤；イサゾホスおよびトリアゾホスなどのトリアゾール有機
チオホスフェート殺虫剤；アゾトエート、ブロモホス、ブロモホス－エチル、カルボフェ
ノチオン、クロルチオホス、シアノホス、サイチオアート、ジカプトン、ジクロフェンチ
オン、エタホス、ファムフール、フェンクロルホス、フェニトロチオン、フェンスルホチ
オン、フェンチオン、フェンチオン－エチル、ヘテロホス、ヨードフェンホス、メスルフ
ェンホス、パラチオン、パラチオン－メチル、フェンカプトン、ホスニクロル、プロフェ
ノホス、プロチオホス、スルプロホス、テメホス、トリクロルメタホス－３およびトリフ
ェノホスなどのフェニル有機チオホスフェート殺虫剤；ブトナートおよびトリクロルホン
などのホスホネート殺虫剤；メカルホンなどのホスホノチオエート殺虫剤；ホノホスおよ
びトリクロロナートなどのフェニルエチルホスホノチオエート殺虫剤；シアノフェンホス
、ＥＰＮおよびレプトホスなどのフェニルフェニルホスホノチオエート殺虫剤；クルホメ
ート、フェナミホス、ホスチエタン、メホスホラン、ホスホランおよびピリミメタホスな
どのホスホルアミデート殺虫剤；アセフェート、イソカルボホス、イソフェンホス、イソ
フェンホス－メチル、メタミドホスおよびプロペタムホスなどのホスホルアミドチオエー
ト殺虫剤；ジメフォックス、マジドックス、ミパフォクス（mipafox）およびシュラダン
などのホスホロジアミド殺虫剤；インドキサカルブなどのオキサジアジン殺虫剤；メトキ
サジアゾンなどのオキサジアゾリン殺虫剤；ジアリホス、ホスメットおよびテトラメトリ
ンなどのフタルイミド殺虫剤；テブフェンピラド、トレフェンピラドなどのピラゾール殺
虫剤；アセトプロール、エチプロール、フィプロニル、ピラフルプロール、ピリプロール
およびバニリプロールなどのフェニルピラゾール殺虫剤；アクリナトリン、アレトリン、
ビオアレトリン、バルトリン、ビフェントリン、ビオエタノメトリン（bioethanomethrin
）、シクレトリン、シクロプロトリン、シフルトリン、β－シフルトリン、シハロトリン
、γ－シハロトリン、λ－シハロトリン、シペルメトリン、α－シペルメトリン、β－シ
ペルメトリン、θ－シペルメトリン、ζ－シペルメトリン、シフェノトリン、デルタメト
リン、ジメフルトリン、ジメトリン、エンペントリン、フェンフルトリン、フェンピリト
リン、フェンプロパトリン、フェンバレラート、エスフェンバレラート、フルシトリナー
ト、フルバリナート、τ－フルバリナート、フレスリン、イミプロトリン、メペルフルト
リン、メトフルトリン、ペルメトリン、ビオペルメトリン、トランスペルメトリン、フェ
ノトリン、プラレトリン、プロフルトリン、ピレスメトリン、レスメトリン、ビオレスメ
トリン、シスメトリン、テフルトリン、テラレトリン、テトラメトリン、テトラメチルフ
ルトリン、トラロメトリンおよびトランスフルトリンなどのピレスロイドエステル殺虫剤
；エトフェンプロックス、フルフェンプロックス、ハルフェンプロックス、プロトリフェ
ンブテ（protrifenbute）およびシラフルオフェンなどのピレスロイドエーテル殺虫剤；
フルフェネリムおよびピリミジフェンなどのピリミジンアミン殺虫剤；クロルフェナピル
などのピロール殺虫剤；スピロテトラマトなどのテトラミン酸殺虫剤；スピロメシフェン
などのテトロン酸殺虫剤；ジアフェンチウロンなどのチオ尿素殺虫剤；フルコフロンおよ
びスルコフロンなどの尿素殺虫剤；ならびにクロサンテル、ナフテン酸銅、クロタミトン
、ＥＸＤ、フェナザフロル、フェノキサクリム、ヒドラメチルノン、イソプロチオラン、
マロノベン、メタフルミゾン、ニフルリジド、プリフェネート、ピリダベン、ピリダリル
、ピリフルキナゾン、ラフォキサニド、スルホクサフロール、トリアラテンおよびトリア
ザメートなどの未分類殺虫剤、ならびにそれらの任意の組合せを含むが、これらに限定さ
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れない。
【００６２】
　さらに、本発明の化合物は、その殺有害生物剤混合物および相乗的混合物を形成するた
めに、散布のために選択される媒体中で本発明の化合物と適合性があり、本発明の化合物
の活性に対して拮抗性を示さない、除草剤と併用することができる。本開示の殺真菌化合
物は、様々な望ましくない植物を防除するために１つまたは複数の除草剤とともに散布す
ることができる。除草剤とともに使用する場合、本請求の化合物は、除草剤（単数または
複数）とともに製剤化、除草剤（単数または複数）と混用、或いは除草剤（単数または複
数）と連続的に散布することができる。一般的な除草剤は、アリドクロル、ベフルブタミ
ド、ベンザドックス、ベンジプラム、ブロモブチド、カフェンストロール、ＣＤＥＡ、シ
プラゾール、ジメテナミド、ジメテナミド－Ｐ、ジフェナミド、エプロナズ、エトニプロ
ミド、フェントラザミド、フルポキサム、ホメサフェン、ハロサフェン、イソカルバミド
、イソキサベン、ナプロパミド、ナプタラム、ペトキサミド、プロピザミド、キノナミド
およびテブタムなどのアミド除草剤；クロラノクリル、シサニリド、クロメプロップ、シ
プロミド、ジフルフェニカン、エトベンザニド、フェナシュラム、フルフェナセット、フ
ルフェニカン、メフェナセット、メフルイジド、メタミホップ、モナリド、ナプロアニリ
ド、ペンタノクロール、ピコリナフェンおよびプロパニルなどのアニリド除草剤；ベンゾ
イルプロップ、フラムプロップおよびフラムプロップ－Ｍなどのアリールアラニン除草剤
；アセトクロール、アラクロール、ブタクロール、ブテナクロール、デラクロール、ジエ
タチル、ジメタクロール、メタザクロール、メトラクロール、Ｓ－メトラクロール、プレ
チラクロール、プロパクロール、プロピソクロール、プリナクロール、テルブクロール、
テニルクロールおよびキシラクロールなどのクロロアセトアニリド除草剤；ベンゾフルオ
ール、ペルフルイドン、ピリミスルファンおよびプロフルアゾールなどのスルホンアニリ
ド除草剤；アシュラム、カルバスラム、フェナシュラムおよびオリザリンなどのスルホン
アミド除草剤；クロルチアミドなどのチオアミド除草剤；ビラナフォスなどの抗生物質除
草剤；クロラムベン、ジカンバ、２，３，６－ＴＢＡおよびトリカンバなどの安息香酸除
草剤；ビスピリバックおよびピリミノバックなどのピリミジニルオキシ安息香酸除草剤；
ピリチオバックなどのピリミジニルチオ安息香酸除草剤；クロルタールなどのフタル酸除
草剤；アミノピラリド、クロピラリドおよびピクロラムなどのピコリン酸除草剤；キンク
ロラックおよびキンメラックなどのキノリンカルボン酸除草剤；カコジル酸、ＣＭＡ、Ｄ
ＳＭＡ、ヘキサフルレート、ＭＡＡ、ＭＡＭＡ、ＭＳＭＡ、亜ヒ酸カリウムおよび亜ヒ酸
ナトリウムなどのヒ素除草剤；メソトリオン、スルコトリオン、テフリルトリオンおよび
テムボトリオンなどのベンゾイルシクロヘキサンジオン除草剤；ベンフレセートおよびエ
トフメセートなどのベンゾフラニルアルキルスルホネート除草剤；ベンザゾリンなどのベ
ンゾチアゾール除草剤；アシュラム、カルボキサゾール、クロルプロカルブ、ジクロルメ
ート、フェナシュラム、カルブチレートおよびテルブカルブなどのカルバメート除草剤；
バルバン、ＢＣＰＣ、カルバスラム、カルベタミド、ＣＥＰＣ、クロルブファム、クロル
プロファム、ＣＰＰＣ、デスメジファム、フェニソファム、フェンメジファム、フェンメ
ジファム－エチル、プロファムおよびスウェプなどのカルバニレート除草剤；アロキシジ
ム、ブトロキシジム、クレトジム、クロプロキシジム、シクロキシジム、プロホキシジム
、セトキシジム、テプラロキシジムおよびトラルコキシジムなどのシクロヘキセンオキシ
ム除草剤；イソキサクロルトールおよびイソキサフルトールなどのシクロプロピルイソオ
キサゾール除草剤；シニドン－エチル、フルメジン、フルミクロラック、フルミオキサジ
ンおよびフルミプロピンなどのジカルボキシイミド除草剤；ベンフラリン、ブトラリン、
ジニトラミン、エタルフルラリン、フルクロラリン、イソプロパリン、メタルプロパリン
、ニトラリン、オリザリン、ペンジメタリン、プロジアミン、プロフルラリンおよびトリ
フルラリンなどのジニトロアニリン除草剤；ジノフェネート、ジノプロップ、ジノサム、
ジノセブ、ジノテルブ、ＤＮＯＣ、エチノフェンおよびメジノテルブなどのジニトロフェ
ノール除草剤；エトキシフェンなどのジフェニルエーテル除草剤；アシフルオルフェン、
アクロニフェン、ビフェノックス、クロメトキシフェン、クロルニトロフェン、エトニプ
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ロミド、フルオロジフェン、フルオログリコフェン、フルオロニトロフェン、ホメサフェ
ン、フリルオキシフェン、ハロサフェン、ラクトフェン、ニトロフェン、ニトロフルオル
フェンおよびオキシフルオルフェンなどのニトロフェニルエーテル除草剤；ダゾメットお
よびメタムなどのジチオカルバメート除草剤；アロラック、クロロポン、ダラポン、フル
プロパネート、ヘキサクロロアセトン、ヨードメタン、臭化メチル、モノクロル酢酸、Ｓ
ＭＡおよびＴＣＡなどのハロゲン化脂肪族除草剤；イマザメタベンズ、イマザモックス、
イマザピック、イマザピル、イマザキンおよびイマゼタピルなどのイミダゾリノン除草剤
；スルファミン酸アンモニウム、ホウ砂、塩素酸カルシウム、硫酸銅、硫酸第一鉄、アジ
化カリウム、シアン酸カリウム、アジ化ナトリウム、塩素酸ナトリウムおよび硫酸などの
無機除草剤；ブロモボニル、ブロモキシニル、クロロキシニル、ジクロベニル、ヨードボ
ニル、イオキシニルおよびピラクロニルなどのニトリル除草剤；アミプロフォス－メチル
、アニロフォス、ベンスリド、ビラナフォス、ブタミフォス、２，４－ＤＥＰ、ＤＭＰＡ
、ＥＢＥＰ、フォサミン、グルホシネート、グルホシネート－Ｐ、グルホセートおよびピ
ペロフォスなどの有機リン除草剤；ブロモフェノキシム、クロメプロップ、２，４－ＤＥ
Ｂ、２，４－ＤＥＰ、ジフェノペンテン、ジスル、エルボン、エトニプロミド、フェンテ
ラコールおよびトリフォプシメなどのフェノキシ除草剤；メタゾール、オキサジアルギル
、オキサジアゾンなどのオキサジアゾリン除草剤；フェノキサスルホンなどのオキサゾー
ル除草剤；４－ＣＰＡ、２，４－Ｄ、３，４－ＤＡ、ＭＣＰＡ、ＭＣＰＡ－チオエチルお
よび２，４，５－Ｔなどのフェノキシ酢酸除草剤；４－ＣＰＢ、２，４－ＤＢ、３，４－
ＤＢ、ＭＣＰＢおよび２，４，５－ＴＢなどのフェノキシ酪酸除草剤；クロプロップ、４
－ＣＰＰ、ジクロルプロップ、ジクロルプロップ－Ｐ、３，４－ＤＰ、フェノプロップ、
メコプロップおよびメコプロップ－Ｐなどのフェノキシプロピオン酸除草剤；クロラジホ
ップ、クロジナホップ、クロホップ、シハロホップ、ジクロホップ、フェノキサプロップ
、フェノキサプロップ－Ｐ、フェンチアプロップ、フルアジホップ、フルアジホップ－Ｐ
、ハロキシホップ、ハロキシホップ－Ｐ、イソキサピリホップ、メタミホップ、プロパキ
ザホップ、キザロホップ、キザロホップ－Ｐおよびトリホップなどのアリールオキシフェ
ノキシプロピオン酸除草剤；ジニトラミンおよびプロジアミンなどのフェニレンジアミン
除草剤；ピロキサスルホンなどのピラゾール除草剤；ベンゾフェナップ、ピラスルホトー
ル、ピラゾリネート、ピラゾキシフェンおよびトプラメゾンなどのベンゾイルピラゾール
除草剤；フルアゾレート、ニピラクロフェン、ピオキサデンおよびピラフルフェンなどの
フェニルピラゾール除草剤；クレダジン、ピリダフォルおよびピリデートなどのピリダジ
ン除草剤；ブロムピラゾン、クロリダゾン、ジミダゾン、フルフェンピル、メトフルラゾ
ン、ノルフルラゾン、オキサピラゾンおよびピダノンなどのピリダジノン除草剤；アミノ
ピラリド、クリオジネート、クロピラリド、ジチオピル、フルロキシピル、ハロキシジン
、ピクロラム、ピコリナフェン、ピリクロル、チアゾピルおよびトリクロピルなどのピリ
ジン除草剤；イプリミダムおよびチオクロリムなどのピリミジンジアミン除草剤；シペル
コート、ジエタムコート、ジフェンゾコート、ジコート、モルファムコートおよびパラコ
ートなどの四級アンモニウム除草剤；ブチレート、シクロエート、ジ－アレート、ＥＰＴ
Ｃ、エスプロカルブ、エチオレート、イソポリネート、メチオベンカルブ、モリネート、
オルベンカルブ、ペブレート、プロスルホカルブ、ピリブチカルブ、スルファレート、チ
オベンカルブ、チオカルバジル、トリアレートおよびベルノレートなどのチオカルバメー
ト除草剤；ジメキサノ、ＥＸＤおよびプロキサンなどのチオカーボネート除草剤；メチウ
ロンなどのチオ尿素除草剤；ジプロペトリン、インダジフラム、トリアジフラムおよびト
リヒドロキシトリアジンなどのトリアジン除草剤；アトラジン、クロラジン、シアナジン
、シプラジン、エグリナジン、イパジン、メソプラジン、プロシアジン、プログリナジン
、プロパジン、セブチラジン、シマジン、テルブチラジンおよびトリエタジンなどのクロ
ロトリアジン除草剤；アトラトン、メトメトン、プロメトン、セクブメトン、シメトンお
よびテルブメトンなどのメトキシトリアジン除草剤；アメトリン、アジプロトリン、シア
ナトリン、デスメトリン、ジメタメトリン、メトプロトリン、プロメトリン、シメトリン
およびテルブトリンなどのメチルチオトリアジン除草剤；アメトリジオン、アミブジン、
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ヘキサジノン、イソメチオジン、メタミトロンおよびメトリブジンなどのトリアジノン除
草剤；アミトロール、カフェンストロール、エプロナズおよびフルポキサムなどのトリア
ゾール除草剤；アミカルバゾン、ベンカルバゾン、カルフェントラゾン、フルカルバゾン
、イプフェンカルバゾン、プロポキシカルバゾン、スルフェントラゾンおよびチエンカル
バゾン－メチルなどのトリアゾロン除草剤；クロランスラム、ジクロスラム、フロラスラ
ム、フルメツラム、メトスラム、ペノキススラムおよびピロキススラムなどのトリアゾロ
ピリミジン除草剤；ベンズフェンジゾン、ブロマシル、ブタフェナシル、フルプロパシル
、イソシル、レナシル、サフルフェナシルおよびテルバシルなどのウラシル除草剤；ベン
ズチアズロン、クミルロン、シクルロン、ジクロラルウレア（dichloralurea）、ジフル
フェンゾピル、イソノルロン、イソウロン、メタベンズチアズロン、モニソウロンおよび
ノルロンなどの尿素除草剤；アニスロン、ブツロン、クロルブロムロン、クロレツロン、
クロロトルロン、クロロクスロン、ダイムロン、ジフェノキスロン、ジメフロン、ジウロ
ン、フェヌロン、フルオメツロン、フルオチウロン、イソプロツロン、リヌロン、メチウ
ロン、メチルダイムロン、メトベンズロン、メトブロムロン、メトキスロン、モノリヌロ
ン、モヌロン、ネブロン、パラフルロン、フェノベンズロン、シデュロン、テトラフルロ
ンおよびチジアズロンなどのフェニル尿素除草剤；アミドスルフロン、アジムスルフロン
、ベンスルフロン、クロリムロン、シクロスルファムロン、エトキシスルフロン、フラザ
スルフロン、フルセトスルフロン、フルピルスルフロン、ホラムスルフロン、ハロスルフ
ロン、イマゾスルフロン、メソスルフロン、メタゾスルフロン、ニコスルフロン、オルト
スルファムロン、オキサスルフロン、プリミスルフロン、プロピリスルフロン、ピラゾス
ルフロン、リムスルフロン、スルホメツロン、スルホスルフロンおよびトリフロキシスル
フロンなどのピリミジニルスルホニル尿素除草剤；クロルスルフロン、シノスルフロン、
エタメトスルフロン、ヨードスルフロン、メトスルフロン、プロスルフロン、チフェンス
ルフロン、トリアスルフロン、トリベヌロン、トリフルスルフロンおよびトリトスルフロ
ンなどのトリアジニルスルホニル尿素除草剤；ブチウロン、エチジムロン、テブチウロン
、チアザフルロンおよびチジアズロンなどのチアジアゾリル尿素除草剤；ならびにアクロ
レイン、アリルアルコール、アミノシクロピラクロール、アザフェニジン、ベンタゾン、
ベンゾビシクロン、ビシクロピロン、ブチダゾール、カルシウムシアナミド、カンベンジ
クロル、クロルフェナック、クロルフェンプロップ、クロルフルラゾール、クロルフルレ
ノール、シンメチリン、クロマゾン、ＣＰＭＦ、クレゾール、シアナミド、ｏ－ジクロロ
ベ

ンゼン、ジメピペレート、エンドタール、フルオロミジン、フルリドン、フルロクロリド
ン、フルルタモン、フルチアセット、インダノファン、イソチオシアン酸メチル、ＯＣＨ
、オキサジクロメフォン、ペンタクロロフェノール、ペントキサゾン、酢酸フェニル水銀
、プロスルファリン、ピリベンゾキシム、ピリフタリド、キノクラミン、ロデタニル、ス
ルグリカピン、チジアジミン、トリジファン、トリメツロン、トリプロピンダンおよびト
リタック（tritac）などの未分類除草剤を含むが、これらに限定されない。
【００６３】
　本開示の他の実施形態は、真菌の攻撃を防除または予防する方法である。この方法は、
土壌、植物体、根、茎葉、種子または真菌の存在場所または寄生を予防すべき場所に殺真
菌上有効量の式Ｉの化合物の１つまたは複数を散布する（例えば、穀類植物に散布する）
ステップを含む。化合物は、低い植物毒性を示すと同時に、種々の植物の殺真菌レベルで
の処理に適している。化合物は、保護剤および／または殺菌剤の形で有用であり得る。
【００６４】
　化合物は、特に農業用のかなりの殺真菌効果を有することが見いだされた。化合物の多
くは、農作物および園芸植物について使用するのに特に有効である。さらなる便益は、植
物の健康の改善；植物の収穫高の改善（例えば、バイオマスの増加および／または有用な
成分の含量の増加）；植物の活力の改善（例えば、植物の生育の改善および／またはより
緑が濃い葉）；植物の質の改善（例えば、特定の成分の含量または組成の改善）；ならび
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に植物の非生物的および／または生物的ストレスへの耐性の改善を含み得るが、これらに
限定されない。
【００６５】
　前述の真菌に対する化合物の有効性は、殺真菌剤としての該化合物の一般的な効用を確
立するものであることは、当業者は理解するであろう。
【００６６】
　化合物は、真菌病原体に対する広範囲の活性を有する。具体例としての病原体は、コム
ギ葉枯病（コムギ葉枯病菌（Septoria tritici）、マイコフェレラ・グラミニコラ（Myco
sphaerella graminicola）としても公知である）、リンゴ黒星病（リンゴ黒星病菌（Vent
uria inaequalis））ならびにテンサイの褐斑病（テンサイ褐斑病菌（Cercospora betico
la））、ラッカセイの褐斑病（ラッカセイ褐斑病菌（Cercospora arachidicola）および
サーコスポリジウム・ペルソナツム（Cercosporidium personatum））および他の作物の
褐斑病、ならびにバナナのシガトカ病（マイコスフェレラ・フジエンシス（Mycosphaerel
la fujiensis））を含み得るが、これらに限定されない。散布すべき活性物質の正確な量
は、散布する個別の活性物質だけでなく、望まれる個別の作用、防除すべき真菌種および
その成長の段階、ならびに化合物と接触する植物または他の生成物の一部にも依存する。
したがって、化合物のすべて、およびそれを含む製剤は、同様な濃度で、または同じ真菌
種に対して同等に有効でない可能性がある。
【００６７】
　化合物は、疾患抑制および植物学的に許容できる量で植物について用いるのに有効であ
る。「疾患抑制および植物学的に許容できる量」という語は、防除が望まれる植物の疾患
を鎮め、または抑制するが、植物に対して著しく有毒でない化合物の量を意味する。この
量は、一般的に約０．１～約１０００ｐｐｍ（１００万分の１）であり、１～５００ｐｐ
ｍが好ましい。必要な化合物の正確な量は、防除する真菌病、用いる製剤の種類、散布方
法、個別の植物種、気象条件などによって異なる。適切な散布量は、一般的に約０．１０
～約４ポンド／エーカー（約０．０１～０．４５ｇ／ｃｍ２）の範囲にある。
【００６８】
　本明細書に示す範囲または望まれる値は、本明細書における教示の理解について当業者
に明らかなように、求められる効果を失うことなく、拡大または変更することができる。
【００６９】
　式Ｉの化合物は、周知の化学的方法を用いて調製することができる。本開示において具
体的に言及しない中間体は、市販されているか、化学文献に開示されている経路により調
製することができるか、或いは標準的な方法を用いて市販の出発物質から容易に合成する
ことができる。
【００７０】
　以下の実施例は、本開示の化合物の種々の態様を例示するために示すものであり、特許
請求の範囲に制限を課すものと解釈すべきではない。
【実施例１】
【００７１】
　５－フルオロ－１－モルホリン－４－イルメチル－４－［（モルホリン－４－イルメチ
ル）アミノ］－１Ｈ－ピリミジン－２－オン（１）の調製
【００７２】
【化２】

　この物質は、Int. J. Pharm.、1987年、35巻、243-252頁に記載されているように調製
した。２５ミリリットル（ｍＬ）ネジ蓋バイアル中のジクロロメタン（ＣＨ２Ｃｌ２；２
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０ｍＬ）中パラホルムアルデヒド（２４０ミリグラム（ｍｇ）、８ミリモル（ｍｍｏｌ）
のモノマー）の混合物にモルホリン（６９７ｍｇ、８ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物を
オービタルシェーカー上で室温で一夜撹拌した。４－アミノ－５－フルオロピリミジン－
２－オール＊（２５０ｍｇ、２ｍｍｏｌ）を加え、得られた不均一混合物を室温で４８時
間（ｈ）撹拌した。反応混合物を蒸発乾固し、残留物をエーテル（Ｅｔ２Ｏ）で処理して
、白色固体を生じさせ、これをろ過し、乾燥して、表題化合物を得た（３８１ｍｇ、６５
％）：ｍｐ１５６～１５８℃；1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ 7.46 (d, J= 2.5 Hz, 1H), 
5.69 (br t, 1H), 4.53 (s, 2H), 4.46 (d, J = 2.6 Hz, 2H), 3.72 (m, 8H), 2.64 (m, 
8H); IR (ATR) 3483 (br), 3293 (br), 1680 (s), 1639 (s), 1574 (s), 1521 (s) cm-1.
＊４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オールは、商業的に購入することができる
。
【実施例２】
【００７３】
　５－フルオロ－１－（４－メチルピペラジン－１－イルメチル）－４－［（４－メチル
ピペラジン－１－イルメチル）－アミノ］－１Ｈ－ピリミジン－２－オン（２）の調製
【００７４】
【化３】

　この物質は、Int. J. Pharm.、1987年、35巻、243-252頁に記載されているように調製
した。２５ｍＬネジ蓋バイアル中のＣＨ２Ｃｌ２（２０ｍＬ）中パラホルムアルデヒド（
２４０ミリグラム（ｍｇ）、８ｍｍｏｌのモノマー）の混合物にＮ－メチルピペラジン（
８１３ｍｇ、８ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物をオービタルシェーカー上で室温で一夜
撹拌した。４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（２５０ｍｇ、２ｍｍｏｌ
）を加え、得られた不均一混合物を室温で４８ｈ撹拌した。反応混合物を蒸発乾固し、残
留物をＥｔ２Ｏで処理して、ベージュ色固体を生じさせ、これをろ過し、乾燥して、表題
化合物を得た（２４７ｍｇ、３１％）：ｍｐ１６５～１６６℃；1H NMR (300 MHz, CDCl3
) δ 7.45 (d, J = 2.5 Hz, 1H), 5.62 (br t, 1H), 4.55 (s, 2H), 4.5 (d, J = 2.6 Hz
, 2H), 2.69 (m, 8H), 2.44 (br, 8H), 2.38 (s, 6H); IR (ATR) 3465 (br), 1679 (s), 
1646 (s), 1574 (s), 1522 (s) cm-1.
【００７５】
　Table Ｉにおける化合物３は、実施例２と同様に合成した。
【実施例３】
【００７６】
　Ｎ’－［５－フルオロ－１－（４－フルオロベンジル）－２－オキソ－１，２－ジヒド
ロ－ピリミジン－４－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（４）の調製
【００７７】
【化４】

　８ｍＬネジ蓋バイアルにＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（ＤＭＦ；１．５ｍＬ）、Ｎ’
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－（５－フルオロ－２－ヒドロキシピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムア
ミジン（１００ｍｇ、０．５４ｍｍｏｌ）、無水炭酸カリウム（Ｋ２ＣＯ３；１３８ｍｇ
、１．０ｍｍｏｌ）および臭化４－フルオロベンジル（１１３ｍｇ、０．６０ｍｍｏｌ）
を加えた。混合物を振とうし、７０℃に２ｈ加熱し、次いで、室温でさらに１６ｈ振とう
した。粗反応混合物をろ過し、逆相クロマトグラフィーカラム上に直接加えた。溶出後、
表題化合物が白色固体（３０ｍｇ、２０％）として分離された：ｍｐ１３４～１３６℃；
1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ 8.68 (s, 1H), 8.07 (d, J = 2.5 Hz, 1H), 7.49-7.43 (m,
 2H), 7.10-7.01 (m, 2H), 5.33 (s, 2H), 3.20 (s, 3H), 3.18 (s, 3H); ESIMS m/z 293
 ([M+H]+).
【００７８】
　Table Ｉにおける化合物５～７は、実施例３と同様に合成した。
【実施例４】
【００７９】
　Ｎ－（５－フルオロ－１－メチル－２－オキソ－１，２－ジヒドロ－ピリミジン－４－
イル）－４－メチル－ベンズアミド（８）の調製
【００８０】
【化５】

　ＤＭＦ（５ｍＬ）中Ｎ－（５－フルオロ－２－ヒドロキシピリミジン－４－イル）－４
－メチルベンズアミド（２００ｍｇ、０．８１ｍｍｏｌ）にＫ２ＣＯ３（２２４ｍｇ、１
．６ｍｍｏｌ）およびヨードメタン（２３０ｍｇ、１．６ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を
撹拌し、６０℃に３０分間加熱し、次いで、室温で１６ｈ撹拌した。混合物を酢酸エチル
（ＥｔＯＡｃ）と水（Ｈ２Ｏ）とに分配した。有機相を硫酸マグネシウム（ＭｇＳＯ４）
上で乾燥し、ろ過し、蒸発した。粗物質を逆相クロマトグラフィーにより精製して、表題
化合物を白色固体（１７ｍｇ、８％）として得た：ｍｐ２２９～２３０℃；1H NMR (300 
MHz, CDCl3) δ 13.2 (br s, 1H), 8.23-8.15 (br m, 2H), 7.42-7.37 (br m, 1H), 7.30
-7.25 (br m, 2H), 3.45 (s, 3H), 2.44 (s, 3H); ESIMS m/z 262 ([M+H]+), m/z 260 ([
M-H]-).
【実施例５】
【００８１】
　Ｎ－（５－フルオロ－１－メチル－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イ
ル）－Ｎ－メチル－Ｃ－フェニルメタンスルホンアミド（９）の調製
【００８２】
【化６】

　４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（２グラム（ｇ）、１５．５ｍｍｏ
ｌ）をアセトニトリル（ＣＨ３ＣＮ；８０ｍＬ）中で５０℃で撹拌した。温混合物にＮ，
Ｏ－ビス（トリメチルシリル）アセトアミド（ＢＳＡ；９．４ｇ、４６．３ｍｍｏｌ）を
加え、撹拌および加熱を１．５ｈ続けた。フェニルメタンスルホニルクロリド（３．２ｇ
、１６．８ｍｍｏｌ）を加えた。２ｈ後に、反応混合物を室温に冷却し、ＣＨ３ＣＮと食
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塩水とに分配した。有機相をＭｇＳＯ４上で乾燥し、ろ過し、蒸発し、シリカゲルカラム
上に直接加え、溶出した（勾配、石油エーテル中０～１００％ＥｔＯＡｃ）。生成物混合
物の主ＵＶ吸収部分を含む画分を合わせて白色固体を得て、これをさらに精製せずに用い
た。この物質の一部（１００ｍｇ）にＤＭＦ（３ｍＬ）、Ｋ２ＣＯ３（１００ｍｇ）およ
びヨードメタン（１００ｍｇ）を加え、混合物を６０℃で１ｈ撹拌した。反応混合物を室
温に冷却し、過剰の水素化ナトリウム（ＮａＨ；鉱油中６０％分散体）を加えた。混合物
全体を３０分間撹拌し、次いで、４５℃に２．５ｈ加熱した。粗混合物をろ過し、逆相ク
ロマトグラフィーと続く順相クロマトグラフィー（勾配、石油エーテル中３０～１００％
ＥｔＯＡｃ）により精製して、表題化合物を白色固体（２８ｍｇ、２７％）として得た：
ｍｐ１５９～１６０℃；1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ 7.6 (m, 1H), 7.42-7.41 (m, 2H),
 7.38-7.36 (m, 3H), 4.8 (s, 2H), 3.5 (s, 3H), 2.82 (s, 3H); ESIMS m/z 312 ([M+H]
+), m/z 310 ([M-H]-).
【実施例６】
【００８３】
　（５－フルオロ－１－メチル－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）
カルバミン酸イソブチルエステル（１０）および（５－フルオロ－１－メチル－２－オキ
ソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）メチルカルバミン酸イソブチルエステル（
１１）の調製
【００８４】
【化７】

　４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（０．５ｇ、３．９ｍｍｏｌ）およ
びクロロギ酸イソブチル（０．５８ｇ、４．２ｍｍｏｌ）をピリジン（５ｍＬ）中で６０
℃で１．５ｈ振とうした。粗混合物をＥｔＯＡｃと１Ｎ塩酸（ＨＣｌ）とに分配した。有
機相をＭｇＳＯ４上で乾燥し、ろ過し、蒸発した。残留物をエチルアルコール（ＥｔＯＨ
）から沈澱させて白色固体を得て、これをさらに精製せずに用いた。この物質の一部（１
００ｍｇ）、Ｋ２ＣＯ３（１２５ｍｇ）およびヨードメタン（１２５ｍｇ）をＤＭＦ（３
ｍＬ）に加え、混合物を６０℃で１ｈ撹拌した。混合物を室温に冷却し、過剰のＮａＨ（
鉱油中６０％分散体）を加えた。混合物全体を３０分間撹拌し、次いで、４５℃に２ｈ加
熱した。粗混合物をろ過し、逆相クロマトグラフィーにより精製して、表題化合物を得た
。
（５－フルオロ－１－メチル－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）カ
ルバミン酸イソブチルエステルは、白色固体（１６ｍｇ）として分離した：ｍｐ１２６～
１２８℃；1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ 12.2 (br s, 1H), 7.32 (br s, 1H), 3.98 (d, 
J = 6.6 Hz, 2H), 3.4 (s, 3H), 2.02 (七重線, J = 6.6 Hz, 1H), 1.01 (d, J = 6.6 Hz
, 6H); ESIMS m/z 244 ([M+H]+), m/z 242 ([M-H]-).
（５－フルオロ－１－メチル－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）メ
チルカルバミン酸イソブチルエステルは、無色透明油（２２ｍｇ）として分離した：1H N
MR (300 MHz, CDCl3) δ 7.52 (d, J = 5.5 Hz, 1H), 4.02 (d, J = 6.8 Hz, 2H), 3.55 
(s, 3H), 3.40 (s, 3H), 1.99 (七重線, J = 6.8 Hz, 1H), 0.95 (d, J = 6.8 Hz, 6H); 
13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ 158.24, 158.17, 154.7,154.1, 140.5, 138.8, 134.0, 13
3.7, 73.6, 38.6, 34.9, 27.9, 19.2; ESIMS m/z 258 ([M+H]+).
【実施例７】
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【００８５】
　２，２－ジメチルプロピオン酸４－（ジメチルアミノ－メチレンアミノ）－５－フルオ
ロ－２－オキソ－２Ｈ－ピリミジン－１－イルメチルエステル（１２）の調製
【００８６】
【化８】

　ＤＭＦ（３ｍＬ）にＮ’－（５－フルオロ－２－ヒドロキシピリミジン－４－イル）－
Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（１００ｍｇ、０．５４ｍｍｏｌ）、炭酸セシウム（１
９６ｍｇ、０．６ｍｍｏｌ）およびピバル酸クロロメチル（９０ｍｇ、０．６ｍｍｏｌ）
を加え、混合物を室温で１６ｈ振とうした。混合物をＥｔＯＡｃとＨ２Ｏとに分配した。
有機相をＭｇＳＯ４上で乾燥し、ろ過し、蒸発した。得られた粗油にＥｔ２Ｏ（３．５ｍ
Ｌ）を加え、生成した沈澱物をろ過により収集した。表題化合物を白色固体（３７ｍｇ、
２３％）として分離した：ｍｐ１９３～１９４℃；1H NMR (300 MHz, DMSO-d6) δ 8.67 
(s, 1H), 8.07 (d, J = 6.3 Hz, 1H), 5.60 (s, 2H), 3.22 (s, 3H), 3.09 (s, 3H), 1.1
1 (s, 9H); ESIMS m/z 299 ([M+H]+).
【００８７】
　Table Ｉにおける化合物１３は、実施例７と同様に合成した。
【実施例８】
【００８８】
　４－アミノ－１－（ベンジルオキシメチル）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（１４）および１－（ベンジルオキシメチル）－４－（ベンジルオキシメチルアミノ
）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１５）の調製
【００８９】
【化９】

　２５ｍＬシュレンク型フラスコに４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（
５００ｍｇ、３．８７ｍｍｏｌ）、ＣＨ３ＣＮ（１０ｍＬ）およびＢＳＡ（１．４２ｍＬ
、５．８１ｍｍｏｌ）を入れた。得られた白色懸濁液を次に６５℃で加熱した。９０分後
に、無色透明の溶液を室温に冷却し、ベンジルクロロメチルエーテル（１．０７ｍＬ、７
．７２ｍｍｏｌ）を加え、濁った白色懸濁液を得た。室温で２ｈ撹拌した後、反応混合物
を真空中で濃縮して、白色残留物を得、これを逆相カラムクロマトグラフィーにより精製
して、４－アミノ－１－（ベンジルオキシメチル）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ
）－オン（１４；４３３ｍｇ、４５％）を白色固体として得た：ｍｐ２１３～２１７℃；
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 7.98 (d, J = 6.5 Hz, 1H), 7.81 (br s, 1H), 7.56 (br s
, 1H), 7.24-7.36 (m, 5H), 5.11 (s, 2H), 4.54 (s, 2H); IR 3302 (s), 3082 (s), 293
9 (w), 2869 (w), 1688 (s), 1619 (s), 1522 (s), 1468 (m), 1333 (m), 1131 (w), 105
4 (m) cm-1; ESIMS m/z 250 ([M+H]+).
１－（ベンジルオキシメチル）－４－（ベンジルオキシメチルアミノ）－５－フルオロピ
リミジン－２（１Ｈ）－オン（１５；１６．５ｍｇ、１．２％）は、１４の合成における
無色油副生成物として得られた；1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 8.85 (t, J = 5.8 Hz, 1H
), 8.08 (d, J = 6.6 Hz, 1H), 7.22-7.39 (m, 10H), 5.15 (s, 2H), 4.87 (d, J = 5.8 
Hz, 2H), 4.56 (s, 2H), 4.54 (s, 2H); IR 3248 (w), 3062 (w), 3031 (w), 1683 (s), 
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1644 (m), 1569 (m), 1520 (s), 1454 (w), 1357 (w), 1328 (m), 1189 (w), 1069 (m) c
m-1; ESIMS m/z 370 ([M+H]+).
【００９０】
　Table Ｉにおける化合物１６～２３は、実施例８と同様に合成した。
【実施例９】
【００９１】
　Ｎ’－（５－フルオロ－１－メチルスルファニルメチル－２－オキソ－１，２－ジヒド
ロピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（２４）の調製
【００９２】
【化１０】

　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ’－（５－フルオロ－２－ヒドロキシピリミジン－４－イ
ル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（１．００ｇ、５．４３ｍｍｏｌ）およびＤＭＦ
（５５ｍＬ）を加えて、白色懸濁液を得た。固形カリウムｔｅｒｔ－ブトキシド（１．０
７ｇ、９．５３ｍｍｏｌ）を加え、得られた浅黄色の懸濁液を窒素中で室温で２０分間撹
拌した。クロロメチルメチルスルフィド（６８２マイクロリットル（μＬ）、８．１４ｍ
ｍｏｌ）を次に加え、混合物を６０℃で２１ｈ加熱した。粗反応混合物を真空中で５５℃
で濃縮して、灰色がかった白色残留物を得、これを逆相カラムクロマトグラフィーにより
精製して、Ｎ’－（５－フルオロ－１－メチルスルファニルメチル－２－オキソ－１，２
－ジヒドロピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（３６ｍｇ、２５
％）を浅黄色固体として得た：ｍｐ１３２～１３６℃；1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 8.6
8 (s, 1H), 8.20 (d, J = 3.2 Hz, 1H), 5.40 (s, 2H), 3.19 (s, 3H), 3.07 (s, 3H), 2
.20 (s, 3H); IR 2960 (w), 2926 (w), 1640 (s), 1582 (s), 1447 (s), 1382 (m), 1319
 (m), 1269 (m), 1108 (m), 1051 (m) cm-1; ESIMS m/z 267 ([M+Na]+).
【実施例１０】
【００９３】
　４－アミノ－５－フルオロ－１－（４－メチルベンジル）－ピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（２５）の調製
【００９４】
【化１１】

　ステップ１：ＤＭＦ（１００ｍＬ）中４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オー
ル（４．００ｇ、３１．０ｍｍｏｌ）の磁気撹拌溶液にＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドジ
メチルアセタール（ＤＭＦ－ＤＭＡ；４．００ｇ、３４．０ｍｍｏｌ）を加えた。混合物
を室温で７２ｈ撹拌し、Ｅｔ２Ｏ（２００ｍＬ）で希釈し、ろ過した。固体生成物をヘプ
タンで洗浄して、（Ｅ）－Ｎ’－（５－フルオロ－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミ
ジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムイミドアミド（５．２３ｇ、９２％）を白色
固体として得た：ｍｐ２４０～２４３℃；1H NMR (300 MHz, DMSO-d6) δ 10.7 (br s, 1
H), 8.59 (s, 1H), 7.7 (d, J = 5.6 Hz, 1H), 3.18 (s, 3H), 3.06 (s, 3H); ESIMS m/z
 185 ([M+H]+), m/z 183 ([M-H]-).
【００９５】
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　ステップ２：粉末状Ｋ２ＣＯ３（３２５メッシュ；２．０３ｇ、１４．７ｍｍｏｌ）を
窒素中室温でＤＭＦ（２０ｍＬ）中ステップ１からの生成物（１．３５ｇ、７．３５ｍｍ
ｏｌ）とα－ブロモ－ｐ－キシレン（１．３６ｇ、７．３５ｍｍｏｌ）の混合物に加えた
。得られた白色スラリーを８０℃に加温した。８０℃で２ｈ撹拌した後、反応混合物を冷
却し、ＥｔＯＡｃ（１５０ｍＬ）で希釈し、溶液をＨ２Ｏ（４×５０ｍＬ）および飽和（
ｓａｔｄ）ＮａＣｌ（１×５０ｍＬ）で洗浄した。有機相を乾燥し（Ｎａ２ＳＯ４）、ろ
過し、真空中で濃縮して、１．０１ｇの淡黄色固体を得た。粗物質をＥｔＯＡｃ／ＣＨ２

Ｃｌ２の混合物に溶解し、セライト（３ｇ）で処理した。溶媒を真空中で除去し、残留物
を順相クロマトグラフィー（勾配、０～１００％ＥｔＯＡｃ／ヘキサン）により精製して
、異性体Ｏ－アルキル化生成物を除去した。次いで、カラムを９０％ＣＨ２Ｃｌ２／１０
％ＣＨ３ＯＨで溶出処理して、所望のＮ－アルキル化生成物であるＮ’－［５－フルオロ
－１－（４－メチルベンジル）－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル］
－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルアミジン（dimethylforamidine）（０．６６８ｇ、３２％）を白
色固体として得た：ｍｐ１７８～１７９℃；1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ 8.82 (s, 1H),
 7.22-7.15 (m, 4H), 4.97 (s, 2H), 3.18 (s, 3H), 3.17 (s, 3H), 2.34 (s, 3H); ESIM
S m/z 289 ([M+H]+).
【００９６】
　ステップ３：塩化亜鉛（１．２４ｇ、９．１２ｍｍｏｌ）を無水ＥｔＯＨ（１０ｍＬ）
中ステップ２からのホルムアミジン生成物（０．６５６ｇ、２．２８ｍｍｏｌ）の混合物
に加えた。得られた混合物をＮ２中で加熱還流した。混合物は、徐々に淡黄色の均一溶液
になった。９０分間にわたる還流の後に沈澱が生成し、２ｈ後に反応混合物を室温に冷却
し、真空中で濃縮した。残留物をＣＨ２Ｃｌ２（７５ｍＬ、外観がわずかに混濁）で処理
し、Ｈ２Ｏ（２５ｍＬ）で洗浄した。Ｈ２Ｏを加えるとすぐに白色沈澱が分液漏斗中の両
層に生成した。固体を真空ろ過により除去した。固体をＨ２Ｏで、続いてＥｔ２Ｏで洗浄
した。一夜風乾した後、白色固体（０．５８ｇ）を１：１ＣＨ２Ｃｌ２／ＭｅＯＨ（約７
０ｍＬ）で処理し、加熱還流した（混濁混合物）。混合物をろ過し、ろ液を真空中で濃縮
した。残留物固体をヘキサン／Ｅｔ２Ｏ（約３：１）でスラリーにし、真空ろ過により分
離し、風乾し、次いで真空オーブンで乾燥して（７０～８０℃）、Ｎ’－（５－フルオロ
－２－ヒドロキシピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミジン（０．４１
７ｇ、７８％）を白色粉末として得た：ｍｐ２９１～２９３℃分解；1H NMR (300 MHz, D
MSO-d6) δ 8.03 (d, J = 6.9 Hz, 1H), 7.62 (br s, 1H), 7.40 (br s, 1H), 7.17 (d, 
J = 7.8 Hz, 2H), 7.12 (d, J = 8.1 Hz, 2H), 4.73 (s, 2H), 2.25 (s, 3H); 13C NMR (
150 MHz, DMSO-d6) δ 158.2, 154.8, 137.3, 136.3 (d, J = 240 Hz), 135.3, 131.1 (d
, J = 30.6 Hz), 129.7, 128.3, 51.8, 21.3; ESIMS m/z 234 ([M+H]+), m/z 232 ([M-H]
-); IR 3298 (m, br), 3100 (m, br), 1685 (s), 1619 (s), 1518 (s), 1447 (m), 1383 
(m), 1343 (w), 1120 (w), 776 (w) cm-1.
【実施例１１】
【００９７】
　４－アミノ－５－フルオロ－１－（４－ヨードブチル）－１Ｈ－ピリミジン－２－オン
（２６）の調製
【００９８】
【化１２】

　アセトニトリル（ＣＨ３ＣＮ；２０ｍＬ）中４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２
－オール（０．５０ｇ、３．８７ｍｍｏｌ）の懸濁液にＢＳＡ（１．５８ｇ、７．７５ｍ
ｍｏｌ）を加え、混合物を７０℃で１ｈ加熱して、透明溶液を得た。室温に冷却した後、
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１，４－ジヨードブタン（１．２ｇ、３．８７ｍｍｏｌ）を加え、混合物を室温で１６ｈ
、次いで、７０℃で３ｈ撹拌した。溶媒を蒸発し、残留物を順相クロマトグラフィー（２
４ｇＳｉＯ２；勾配、０～１５％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）により精製して、橙色油を得
た。油をＥｔＯＡｃに溶解し、溶液を徐々に冷却した。得られた固体をろ過により収集し
、さらなるＥｔＯＡｃで洗浄し、乾燥して、４－アミノ－５－フルオロ－１－（４－ヨー
ドブチル）－１Ｈ－ピリミジン－２－オン（０．５２ｇ、４３％）を黄褐色固体として得
た：ｍｐ１８１～１８４℃；1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ 8.56 (s, 2H), 8.25 (d, J 
= 6.7 Hz, 1H), 3.70 (t, J = 6.7 Hz, 2H), 3.29 (t, J = 6.7 Hz, 2H), 1.73 (m, 4H);
 ESIMS m/z 312 ([M+H]+).
【実施例１２】
【００９９】
　４－アミノ－５－フルオロ－１－（４－［１，２，４］トリアゾール－１－イル－ブチ
ル）－１Ｈ－ピリミジン－２－オン（２７）の調製
【０１００】

【化１３】

　ＣＨ３ＣＮ（３．５ｍＬ）中１，２，４－トリアゾール（０．０４４ｇ、０．６４ｍｍ
ｏｌ）、カリウムｔブトキシド（ＫＯｔＢｕ；０．０７２ｇ、０．６４ｍｍｏｌ）および
１８－クラウン－６（１８Ｃ６；０．００８ｇ、０．０３ｍｍｏｌ）の混合物に４－アミ
ノ－５－フルオロ－１－（４－ヨードブチル）－１Ｈ－ピリミジン－２－オン（０．１０
ｇ、０．３２ｍｍｏｌ）を加え、混合物を７０℃に加温し、１６ｈ撹拌した。得られた均
一溶液を真空中で濃縮して、粗生成物を白色固体として得た。逆相クロマトグラフィー（
１３ｇＣ１８；勾配、０～２０％ＣＨ３ＣＮ／水）による精製により、４－アミノ－５－
フルオロ－１－（４－［１，２，４］トリアゾール－１－イル－ブチル）－１Ｈ－ピリミ
ジン－２－オン（０．０２３ｇ、２８％）を白色固体として得た：ｍｐ１９７～２００℃
；1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ 8.50 (s, 1H), 7.94 (m, 2H), 7.56 (s, 1H), 7.35 (s
, 1H), 4.19 (t, J = 6.9 Hz, 2H), 3.61 (t, J = 7.0 Hz, 2H), 1.73 (m, 2H), 1.51 (m
, 2H); ESIMS m/z 253 ([M+H]+), m/z 251 ([M-H]-).
【実施例１３】
【０１０１】
　４－アミノ－５－フルオロ－１－メチルピリミジン－２（１Ｈ）－オン（２８）の調製
【０１０２】

【化１４】

　２５ｍＬネジ蓋バイアルに４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（１５１
．０ｍｇ、１．１７ｍｍｏｌ）、Ｋ２ＣＯ３（２８９．２ｍｇ、２．０９ｍｍｏｌ）、１
８Ｃ６（２７８．６ｍｇ、０．９０１ｍｍｏｌ）および無水ＤＭＦ（１０ｍＬ）を入れた
。メタンスルホン酸メチル（０．０８１４ｍＬ、０．９６１ｍｍｏｌ）を加え、得られた
混合物を回転振とう機上で８５℃で２１ｈ撹拌した。室温に冷却した後、粗物質を真空中
で濃縮し、逆相カラムクロマトグラフィーにより精製して、４－アミノ－５－フルオロ－
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１－メチルピリミジン－２（１Ｈ）－オン（６１．９ｍｇ、３７％）をベージュ色固体と
して得た：ｍｐ１９５℃（分解）；1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ 7.94 (d, J = 6.8 Hz
, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.32 (s, 1H), 3.18 (s, 3H); ESIMS m/z 144 ([M+H]+.
【０１０３】
　化合物２９～３３は、実施例１３と同様に調製した。
【実施例１４】
【０１０４】
　（Ｅ）－Ｎ’－（１－エチル－５－フルオロ－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジ
ン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムイミドアミド（３４）の調製
【０１０５】
【化１５】

　２５ｍＬネジ蓋バイアルに（Ｅ）－Ｎ’－（５－フルオロ－２－ヒドロキシピリミジン
－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムイミドアミド（９９．５ｍｇ、０．５４０ｍｍｏ
ｌ）、ＤＭＦ（２ｍＬ）およびＮａＨ（鉱油中６０％分散体；２４．５ｍｇ、０．６１３
ｍｍｏｌ）を入れ、回転振とう機上で５０℃で４０分間撹拌した。室温に冷却した後、二
硫化炭素（０．０３６ｍＬ、０．５９９ｍｍｏｌ）を加え、反応混合物を回転振とう機上
で室温で９０分間撹拌した。この時点に、ヨードメタン（０．０５２ｍＬ、０．６５０ｍ
ｍｏｌ）を加え、反応混合物をさらに室温で３．５ｈ撹拌し、その後、粗混合物を真空中
で濃縮した。粗物質を順相クロマトグラフィー（勾配、０～３０％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ

２）により精製して、（Ｅ）－Ｎ’－（１－エチル－５－フルオロ－２－オキソ－１，２
－ジヒドロピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムイミドアミド（１０５ｍｇ
、６７％）を白色固体として得た：ｍｐ１５７～１６０℃；1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) 
δ 8.62 (s, 1H), 8.09 (d, J = 6.2 Hz, 1H), 3.70 (q, J = 7.1 Hz, 2H), 3.20 (s, 3H
), 3.07 (s, 3H), 1.18 (t, J = 7.1 Hz, 3H); ESIMS m/z 213 ([M+H]+.
【０１０６】
　化合物３５および３６は、実施例１４と同様に調製した。
【実施例１５】
【０１０７】
　１－（エトキシメチル）－５－フルオロ－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－ピリ
ミジン－２（１Ｈ）－オン（３７）の調製
【０１０８】
【化１６】

　２５ｍＬネジ蓋バイアルに５－フルオロ－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－ピリ
ミジン－２－オール（４９．７ｍｇ、０．２１０ｍｍｏｌ）、ＣＨ３ＣＮ（１ｍＬ）およ
びＢＳＡ（０．０５４ｍＬ、０．０２２１ｍｍｏｌ）を入れ、混合物を回転振とう機上で
６５℃で３０分間撹拌した。室温に冷却した後、（クロロメトキシ）エタン（０．０２２
ｍＬ、０．２３７ｍｍｏｌ）を加え、得られた混合物を回転振とう機上で室温で１６ｈ撹
拌した。粗反応混合物を真空中で濃縮し、順相クロマトグラフィー（勾配、０～２５％Ｍ
ｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）により精製して、１－（エトキシメチル）－５－フルオロ－４－
（２－フルオロベンジルアミノ）－ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（５５．０ｍｇ、８９
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％）を黄色油として得た：1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ 8.60 (t, J = 5.8 Hz, 1H), 8
.05-7.95 (m, 1H), 7.40-7.26 (m, 2H), 7.26-7.10 (m, 2H), 5.01 (s, 2H), 4.59 (d, J
 = 5.9 Hz, 2H), 3.49 (q, J = 7.0 Hz, 2H), 1.09 (dd, J = 9.0, 5.0 Hz, 3H); ESIMS 
m/z 296 ([M+H]+), m/z 294 ([M-H]-).
【実施例１６】
【０１０９】
　５－フルオロ－４－（（２－フルオロベンジル）（メチル）アミノ）－１－（４－メチ
ルベンジル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（３８）の調製
【０１１０】
【化１７】

　２５ｍＬネジ蓋バイアルにＮａＨ（鉱油中６０％分散体；２０．５ｍｇ、０．５１３ｍ
ｍｏｌ）およびＤＭＦ（２．５ｍＬ）を入れた。５－フルオロ－Ｎ－（２－フルオロベン
ジル）－２－（４－メチルベンジルオキシ）ピリミジン－４－アミン（１４９ｍｇ、０．
４３６ｍｍｏｌ）を加え、混合物を室温で撹拌した。１０分後に、ヨードメタン（０．０
３３ｍＬ、０．５３０ｍｍｏｌ）を加え、得られた混合物を室温でさらに２８ｈ撹拌した
。この時点の後に、粗反応混合物を真空中で濃縮し、順相クロマトグラフィー（勾配、０
～４０％ＥｔＯＡｃ／ヘキサン）により精製して、５－フルオロ－４－（（２－フルオロ
ベンジル）（メチル）アミノ）－１－（４－メチルベンジル）ピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（１１９．７ｍｇ、７７％）を無色油として得た：1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ 8
.16 (d, J = 9.5 Hz, 1H), 7.45-7.06 (m, 8H), 4.83 (s, 2H), 4.79 (s, 2H), 3.13 (d,
 J = 3.3 Hz, 3H), 2.27 (s, 3H); 13C NMR (101 MHz, DMSO- d6) δ 160.1 (d, J = 244
.4 Hz), 154.9 (d, J = 7.1 Hz), 152.9, 136.8, 136.2 (d, J = 243.2 Hz), 134.2, 132
.8 (d, J = 37.3 Hz), 129.2 (d, J = 8.2 Hz), 129.0, 128.7, 127.8, 124.6 (d, J = 3
.4 Hz), 124.0 (d, J = 14.5 Hz), 115.3 (d, J = 21.0 Hz), 51.0, 47.7, 37.2 (d, J =
 8.3 Hz), 20.6; ESIMS m/z 356 ([M+H]+).
【実施例１７】
【０１１１】
　４－アミノ－５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（３９）の調製
【０１１２】

【化１８】
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　Ａ）ジグリム（１Ｌ）中五硫化リン（１０２．６ｇ、０．４６モル）の溶液に５－フル
オロピリミジン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン（３０ｇ、０．２３モル）を加えた。固
体炭酸水素ナトリウム（ＮａＨＣＯ３；７７．３ｇ、１．０４モル）を二酸化炭素の発生
によって決定される速度で加えた。反応混合物を１１０℃で一夜撹拌した。黄色混合物を
冷却し、１Ｌの冷水中に注加した。沈澱した固体生成物をろ過により分離し、順相クロマ
トグラフィー（勾配、１０～５０％ＥｔＯＡｃ／石油エーテル）により精製して、５－フ
ルオロ－４－チオキソ－３，４－ジヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１３．４ｇ、
４０％）を黄色固体として得た：ｍｐ２５４～２５５℃；1H NMR (301 MHz, DMSO-d6) δ
 7.81 (d, J = 4.0 Hz, 1H); ESIMS m/z 145 ([M-H]-).
【０１１３】
　Ｂ）この物質は、Tetrahedron、1985年、41巻、5289-5293頁に記載されている手順によ
り調製した。ＭｅＯＨ（１００ｍＬ）中５－フルオロ－４－チオキソ－３，４－ジヒドロ
ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１２．４ｇ、８４．９ｍｍｏｌ）およびナトリウムメト
キシド（４．５４ｇ、８４．９ｍｍｏｌ）の溶液に臭化アリル（１０．２７ｇ、８４．９
ｍｍｏｌ）を室温で１滴ずつ加えた。反応混合物を室温で一夜撹拌した。溶媒の除去の後
、残留物を順相クロマトグラフィー（勾配、１０～３３％ＥｔＯＡｃ／ヘキサン）により
精製して、４－（アリルチオ）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－オン（６ｇ、３
８％）を白色固体として得た：ｍｐ１５０～１５２℃；1H NMR (301 MHz, DMSO-d6) δ 1
1.60 (s, 1H), 8.00 (d, J = 4.5 Hz, 1H), 5.90 (ddt, J = 16.8, 10.0, 6.8 Hz, 1H), 
5.34 (dd, J = 16.9, 1.4 Hz, 1H), 5.15 (dd, J = 10.0, 0.7 Hz, 1H), 3.83 (d, J = 6
.8 Hz, 2H); ESIMS m/z 187 ([M+H]+).
【０１１４】
　Ｃ）この物質は、J. Org. Chem.、2006年、71巻、9183-9190頁に記載されている手順に
より調製した。乾燥ＣＨ２Ｃｌ２（３０ｍＬ）中乾燥Ｃｕ（ＯＡｃ）２（１．０２ｇ、５
．６４ｍｍｏｌ）、４－（アリルチオ）－５－フルオロ－ピリミジン－２（１Ｈ）－オン
（７００ｍｇ、３．７６ｍｍｏｌ）、チオフェン－３－イルボロン酸（９６２ｍｇ、７．
５２ｍｍｏｌ）および活性化３Åモレキュラーシーブ（２ｇ）の撹拌懸濁液にピリジン（
５９５ｍｇ、７．５２ｍｍｏｌ）を室温で加えた。混合物を空気の存在下で環境温度で２
４ｈ撹拌した。反応混合物をＣＨ２Ｃｌ２（３０ｍＬ）で希釈し、セライトのパッドを通
してろ過し、エチレンジアミン四酢酸（ＥＤＴＡ；７００ｍｇ、２．４ｍｍｏｌ）の存在
下で水（５０ｍＬ）で洗浄した。無色の有機相をＭｇＳＯ４上で乾燥し、真空中で濃縮し
た。残留物を順相クロマトグラフィー（無勾配、２：１石油エーテル：ＥｔＯＡｃ）によ
り精製して、４－（アリルチオ）－５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イル）ピリミ
ジン－２（１Ｈ）－オン（２９０ｍｇ、２９％）を黄色固体として得た：ｍｐ１２５～１
２７℃；1H NMR (301 MHz, DMSO-d6) δ 8.52-8.35 (m, 1H), 7.81 (s, 1H), 7.69-7.55 
(m, 1H), 7.32 (d, J = 3.5 Hz, 1H), 6.05-5.81 (m, 1H), 5.36 (d, J = 16.9 Hz, 1H),
 5.18 (d, J = 9.8 Hz, 1H), 3.89 (d, J = 6.4 Hz, 2H); ESIMS m/z 269 ([M+H]+).
【０１１５】
　Ｄ）この物質は、J. Org. Chem.、2006年、71巻、9183-9190頁に記載されている手順に
より調製した。４－（アリルチオ）－５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イル）ピリ
ミジン－２（１Ｈ）－オン（３３０ｍｇ、１．２３ｍｍｏｌ）をアンモニア（７Ｎ、５ｍ
Ｌ）のメタノール溶液に溶解した。反応混合物を圧力容器中で１００℃で一夜撹拌した。
溶媒の除去の後に、残留物を分取薄層クロマトグラフィーにより精製して、４－アミノ－
５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１７７ｍ
ｇ、６８％）を黄色固体として得た：ｍｐ２２８～２２９℃；1H NMR (300 MHz, DMSO-d6
) δ 8.11 (d, J = 6.9 Hz, 1H), 7.89 (s, 1H), 7.65 (d, J = 1.9 Hz, 2H), 7.56 (dd,
 J = 5.1, 3.3 Hz, 1H), 7.29 (dd, J = 5.1, 1.0 Hz, 1H); ESIMS m/z 212 ([M+H]+).
【０１１６】
　化合物４０～５５は、実施例１７で述べたように調製した。
【実施例１８】
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【０１１７】
　（Ｅ）－Ｎ’－（５－フルオロ－２－オキソ－１－（チオフェン－３－イル）－１，２
－ジヒドロピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムイミドアミド（５６）の調
製
【０１１８】
【化１９】

　４－アミノ－５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（１４０ｍｇ、０．６６ｍｍｏｌ）をＤＭＦ－ＤＭＡ（５ｍＬ）に溶解した。反応混
合物を還流下で一夜撹拌した。残留ＤＭＦ－ＤＭＡを真空中で除去し、残留物を分取薄層
クロマトグラフィーにより精製して、（Ｅ）－Ｎ’－（５－フルオロ－２－オキソ－１－
（チオフェン－３－イル）－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチ
ルホルムイミドアミド（７５ｍｇ、４３％）を黄色固体として得た：ｍｐ２１１～２１３
℃；1H NMR(300 MHz, DMSO-d6) δ 8.73 (s, 1H), 8.22 (d, J = 6.4 Hz, 1H), 7.75 (dd
, J = 3.2, 1.4 Hz, 1H),7.60 (dd, J = 5.2, 3.2 Hz, 1H), 7.34 (dd, J = 5.2, 1.4 Hz
, 1H), 3.26 (s, 3H), 3.13 (s, 2H); ESIMS m/z 267 ([M+H]+).
【０１１９】
　化合物５７～６４は、実施例１８で述べたように調製した。
【実施例１９】
【０１２０】
　５－フルオロ－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－１－（チオフェン－３－イル）
ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（６５）の調製
【０１２１】
【化２０】

　ＭｅＯＨ（１ｍＬ）中４－（アリルチオ）－５－フルオロ－１－（チオフェン－３－イ
ル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１４０ｍｇ、０．６６ｍｍｏｌ）の溶液に（２－フ
ルオロフェニル）メタンアミン（５０ｍｇ、０．１８６ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物
をマイクロ波で１００℃で３０分間加熱した。冷却後、混合物を分取薄層クロマトグラフ
ィーにより精製して、５－フルオロ－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－１－（チオ
フェン－３－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（４１ｍｇ、２０％）を白色固体とし
て得た：ｍｐ７５～７８℃；1H NMR (300 MHz, DMSO-J6) δ 8.70 (s, 1H), 8.16 (d, J 
= 7.0 Hz, 1H), 7.66 (dd, J = 3.2, 1.4 Hz, 1H), 7.57 (dd, J = 5.2, 3.2 Hz, 1H), 7
.43-7.13 (m, 5H), 4.63 (d, J = 5.5 Hz, 2H); ESIMS m/z 320 ([M+H]+).
【０１２２】
　化合物６６～７３は、実施例１９で述べたように調製した。
【実施例２０】
【０１２３】
　４－アミノ－１－（シクロプロピルメチル）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（７４）の調製
【０１２４】
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【化２１】

　ＤＭＦ（２０ｍＬ）中（ブロモメチル）シクロプロパン（１．０ｇ、７．４ｍｍｏｌ）
の溶液にモレキュラーシーブ（約２ｇ）を加え、得られた混合物を室温で撹拌した。１ｈ
後に、４－アミノ－５－フルオロピリミジン－２－オール（１．９ｇ、１４．８ｍｍｏｌ
）およびＫ２ＣＯ３（５．１ｇ、３７ｍｍｏｌ）を加え、反応混合物を９０℃で１２ｈ加
熱した。室温に冷却した後、粗反応混合物をブフナー漏斗を通してろ過し、固体残留物を
ＥｔＯＡｃで洗浄した。収集したろ液を真空中で濃縮して残留物を得、それを順相クロマ
トグラフィー（無勾配、５％ＭｅＯＨ／ＥｔＯＡｃ）により精製した。メチルｔｅｒｔ－
ブチルエーテルからの再結晶化の後に、４－アミノ－１－（シクロプロピルメチル）－５
－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１．１２ｇ、８３％）を白色固体として分離
した：ｍｐ２２４～２２６℃；1H NMR (400 MHz, メタノール-d4) δ 7.86 (d, J = 6.2 
Hz, 1H), 3.61 (d, J = 7.2 Hz, 2H), 1.24 (ddd, J = 12.8, 7.6, 4.8 Hz, 1H), 0.65-0
.50 (m, 2H), 0.39 (q, J = 4.8 Hz, 2H); ESIMS m/z 184 ([M+H]+).
【０１２５】
　化合物７５～７９は、実施例２０で述べたように調製した。
【実施例２１】
【０１２６】
　１－（シクロプロピルメチル）－５－フルオロ－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミ
ジン－４－イルカルバミン酸エチル（８０）の調製
【０１２７】

【化２２】

　４－アミノ－１－（シクロプロピルメチル）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－
オン（２００ｍｇ、１．０９ｍｍｏｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（０．９０ｍＬ）およびピリジン
（１７２．４ｍｇ、２．１８ｍｍｏｌ）に室温で溶解し、次いで、－２０℃に冷却した。
次いで、クロロギ酸エチル（１６６ｍｇ、１．５３ｍｍｏｌ）を反応温度を－２０～－５
℃に保持しながら反応混合物に１滴ずつ加えた。添加を完了した後、反応物を室温まで徐
々に温め、２ｈ撹拌した。反応混合物をろ過し、固体をＥｔＯＡｃ（１５ｍＬ×３）で洗
浄した。ろ液を真空中で濃縮し、分取薄層クロマトグラフィーにより精製して、１－（シ
クロプロピルメチル）－５－フルオロ－２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－
イルカルバミン酸エチル（７０ｍｇ、３０％）を浅黄色固体として得た：ｍｐ９０～９２
℃；1H NMR (400 MHz, メタノール-d4) δ 8.20 (s, 1H), 4.26 (q, J = 7.1 Hz, 2H), 3
.70 (d, J = 7.2 Hz, 2H), 1.24-1.36 (m, 4H), 0.65-0.57 (m, 2H), 0.46-0.39 (m, 2H)
; ESIMS m/z 256 ([M+H]+).
【０１２８】
　化合物８１～８４は、実施例２１で述べたように調製した。
【実施例２２】
【０１２９】
　１－（２－クロロフェニル）－３－（１－（シクロプロピルメチル）－５－フルオロ－
２－オキソ－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）尿素（８５）の調製
【０１３０】
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【化２３】

　室温で、窒素中の乾燥ＣＨ３ＣＮ（７．５ｍＬ）中４－アミノ－１－（シクロプロピル
メチル）－５－フルオロピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１５０ｍｇ、０．８１９ｍｍｏ
ｌ）の撹拌溶液にイソシアン酸２－クロロフェニル（１３８．３ｍｇ、０．９０ｍｍｏｌ
）を加えた。１ｈ撹拌した後、粗反応混合物をろ過し、固体をＣＨ３ＣＮ（１０ｍＬ）で
洗浄した。次いで、収集したろ液を真空中で濃縮し、高真空中で乾燥して、１－（２－ク
ロロフェニル）－３－（１－（シクロプロピルメチル）－５－フルオロ－２－オキソ－１
，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）尿素（１６０ｍｇ、５８％）を灰色がかった白色
固体として得た：ｍｐ１９７～１９９℃；1H NMR (400 MHz, メタノール-d4) δ 8.26 (d
, J = 6.0 Hz, 1H), 8.21 (dd, J = 8.3, 1.5 Hz, 1H), 7.47 (dd, J = 8.0, 1.4 Hz, 1H
), 7.35-7.28 (m, 1H), 7.13 (td, J = 7.8, 1.5 Hz, 1H), 3.74 (d, J = 7.3 Hz, 2H), 
1.32 (m, 1H), 0.69-0.58 (m, 2H), 0.50-0.38 (m, 2H); ESIMS m/z 337 ([M+H]+).
【０１３１】
　化合物８６～９３は、実施例２２で述べたように調製した。
【実施例２３】
【０１３２】
　Ｎ－（５－フルオロ－２－オキソ－１－（（テトラヒドロフラン－２－イル）メチル）
－１，２－ジヒドロピリミジン－４－イル）チオフェン－２－カルボキサミド（９４）の
調製
【０１３３】

【化２４】

　この物質は、J. Org. Chem.、2005年、70巻、7459-7467頁に記載されている手順により
調製した。室温の乾燥ＴＨＦ（１ｍＬ）中４－アミノ－５－フルオロ－１－（（テトラヒ
ドロフラン－２－イル）メチル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（２００ｍｇ、０．９４
ｍｍｏｌ）の溶液に１－エチル－３－（３－ジメチルアミノプロピル）カルボジイミド（
ＥＤＣ；１８０ｍｇ、０．９４ｍｍｏｌ）および１Ｈ－ベンゾ［ｄ］［１，２，３］トリ
アゾール－１－オール（ＨＯＢｔ；１３９ｍｇ、１．０３ｍｍｏｌ）を加えた。１０分間
撹拌した後、チオフェン－２－カルボン酸（１４５ｍｇ、１．１３ｍｍｏｌ）を加え、得
られた溶液を室温で１２時間撹拌した。反応混合物を真空中で濃縮し、ＮａＨＣＯ３飽和
水溶液（１０ｍＬ）でクエンチし、ＥｔＯＡｃ（２５ｍＬ×３）で抽出した。合わせた抽
出物を塩化ナトリウム（ＮａＣｌ）飽和水溶液で洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４上で乾燥し、ろ過
し、ロータリーエバポレーターにより濃縮した。順相クロマトグラフィー（勾配、０～２
％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）による精製により、４－アミノ－５－フルオロ－１－（（テ
トラヒドロフラン－２－イル）メチル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（６０ｍｇ、２０
％）を白色固体として得た：ｍｐ１６８～１７０℃；1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 12.96
 (s, 1H), 7.96 (d, J = 3.7 Hz, 1H), 7.63 (d, J = 5.7 Hz, 1H), 7.60 (d, J = 4.9 H
z, 1H), 7.16-7.11 (m, 1H), 4.20-4.08 (m, 2H), 3.89 (dd, J = 15.1, 6.9 Hz, 1H), 3
.80 (dd, J = 14.5, 7.5 Hz, 1H), 3.57 (dd, J = 14.4, 7.7 Hz, 1H), 2.10 (dt, J = 1
2.8, 6.7 Hz, 1H), 1.99-1.87 (m, 2H), 0.88 (m, 1H); ESIMS m/z 324 ([M+H]+).
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【０１３４】
　化合物９５～１０１は、実施例２３で述べたように調製した。
【実施例２４】
【０１３５】
　５－フルオロ－１－（（テトラヒドロフラン－２－イル）メチル）－４－（チオフェン
－２－イルメチルアミノ）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１０２）の調製
【０１３６】
【化２５】

　この物質は、J. Org. Chem.、2005年、70巻、7459-7467頁に記載されている手順により
調製した。室温のＴＨＦ（４ｍＬ）中４－アミノ－５－フルオロ－１－（（テトラヒドロ
フラン－２－イル）メチル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（１６０ｍｇ、０．４９５ｍ
ｍｏｌ）の溶液にＢＳＡ（０．６１ｍＬ、２．４７ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。添加を
完了した後、ボラン－Ｎ，Ｎ－ジイソプロピルエチルアミン錯体（ＤＩＰＥＡ・ＢＨ３；
０．９０ｍＬ、４．９５ｍＬ）を１滴ずつ加え、得られた溶液を室温で１５分間撹拌した
。ＭｅＯＨ（２０ｍＬ）の添加により反応混合物をクエンチし、混合物を真空中で濃縮し
た。得られた混合物をメタノール中１７％アンモニア：水（１３５ｍＬ）中２８％アンモ
ニアの１：１（容積：容積）混合物に溶解し、５０℃で１３ｈ加熱した。室温に冷却した
後、混合物をクロロホルム（ＣＨＣｌ３；１００ｍＬ×２）で抽出した。合わせた抽出物
をＮａＣｌ水溶液で洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４上で乾燥し、ろ過し、真空中で濃縮した。分取
薄層クロマトグラフィーにより精製して、５－フルオロ－１－（（テトラヒドロフラン－
２－イル）メチル）－４－（チオフェン－２－イルメチルアミノ）ピリミジン－２（１Ｈ
）－オン（４０ｍｇ、２６％）をゴム状白色固体として得た：1H NMR (400 MHz, アセト
ン-d6) δ 7.69 (d, J = 6.7 Hz, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.32 (dd, J = 5.1, 1.2 Hz, 1H)
, 7.08 (dd, J = 3.4, 0.9 Hz, 1H), 6.95 (dd, J = 5.1, 3.5 Hz, 1H), 4.85 (d, J = 6
.0 Hz, 2H), 4.12 (ddd, J = 14.6, 7.1, 3.2 Hz, 1H), 4.00 (dd, J = 13.6, 2.8 Hz, 1
H), 3.83 (dt, J = 8.1, 6.7 Hz, 1H), 3.72-3.64 (m, 1H), 3.56 (dd, J = 13.6, 7.7 H
z, 1H), 2.02-1.93 (m, 1H), 1.86 (ddd, J = 11.0, 8.1, 1.6 Hz, 2H), 1.67-1.54 (m, 
1H); IR (薄膜) 3222, 3125, 3068, 2950, 2875, 1673, 1623, 1586, 1556, 1508, 1368,
 1329, 1186, 1139, 1065, 906 cm-1; ESIMS m/z 310 ([M+H]+).
【０１３７】
　化合物１０３および１０４は、実施例２４で述べたように調製した。
【実施例２５】
【０１３８】
　５－フルオロ－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－１－イソブチル－ピリミジン－
２（１Ｈ）－オン（１０５）の調製
【０１３９】
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【化２６】

　Ａ）室温で、窒素中の乾燥ＣＨ３ＣＮ（１５０ｍＬ）中５－フルオロピリミジン－２，
４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン（５．０ｇ、３８ｍｍｏｌ）および１，８－ジアザビシクロ［
５．４．０］ウンデカ－７－エン（ＤＢＵ；６．４ｇ、４２ｍｍｏｌ）の溶液に１－ブロ
モ－２－メチルプロパン（５．３ｇ、３８ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。次いで、反応物
を１８ｈ加熱還流した。室温に冷却した後、溶媒を真空中で除去した。粗残留物を順相ク
ロマトグラフィー（勾配、０～２０％ＥｔＯＡｃ／石油エーテル）により精製して、５－
フルオロ－１－イソブチルピリミジン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン（２．５ｇ、３５
％）を白色固体として得た：ｍｐ１７３～１７４℃；1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 8.61 
(s, 1H), 7.21 (d, J = 5.5 Hz, 1H), 3.53 (d, J = 7.5 Hz, 2H), 2.13-2.01 (m, 1H), 
0.98 (d, J = 6.7 Hz, 6H); ESIMS m/z 185 ([M-H]-).
【０１４０】
　Ｂ）三塩化ホスホリル（３．３ｇ、２１ｍｍｏｌ）を窒素中でＣＨ３ＣＮ（５３ｍＬ）
中１，２，４－トリアゾール（６．７ｇ、９７ｍｍｏｌ）の溶液に室温で加えた。混合物
を０℃に冷却し、その後、トリエチルアミン（Ｅｔ３Ｎ；９．５ｇ、９２ｍｍｏｌ）を１
滴ずつ加えた後、ＣＨ３ＣＮ（３０ｍＬ）中５－フルオロ－１－イソブチルピリミジン－
２，４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン（２．０ｇ、１１ｍｍｏｌ）の溶液を加えた。室温で１ｈ
撹拌した後、Ｅｔ３Ｎ（３．６ｇ、３６ｍｍｏｌ）を、次に水（５ｍＬ、２８０ｍｍｏｌ
）を加え、反応混合物をさらに１０分間撹拌した。次いで、粗反応混合物を真空中で濃縮
した。ＥｔＯＡｃ／石油エーテルからの再結晶化により、５－フルオロ－１－イソブチル
－４－（１Ｈ－１，２，４－トリアゾール－１－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（
１．９ｇ、７４％）を灰色がかった白色結晶性固体として得た：ｍｐ１５０～１５３℃；
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ 9.26 (s, 1H), 8.23 (s, 1H), 7.84 (d, J = 5.7 Hz, 1H),
 3.79 (d, J = 7.4 Hz, 2H), 2.28 (dt, J = 13.7, 6.9 Hz, 1H), 1.02 (d, J = 6.7 Hz,
 6H); ESIMS m/z 238 ([M+H]+).
【０１４１】
　Ｃ）乾燥１，４－ジオキサン（１０ｍＬ）中５－フルオロ－１－イソブチル－４－（１
Ｈ－１，２，４－トリアゾール－１－イル）ピリミジン－２（１Ｈ）－オン（５００ｍｇ
、２．１ｍｍｏｌ）および２－フルオロベンジルアミン（３１３ｍｇ、２．５ｍｍｏｌ）
の溶液を窒素中で１時間加熱還流した。室温に冷却した後、反応混合物を真空中で濃縮し
た。ＥｔＯＡｃ／メチルｔｅｒｔ－ブチルエーテルからの再結晶化により、５－フルオロ
－４－（２－フルオロベンジルアミノ）－１－イソブチルピリミジン－２（１Ｈ）－オン
（５４５ｍｇ、８９％）を灰色がかった白色固体として得た：ｍｐ１１８～１１９℃；1H
 NMR (400 MHz, CDCl3) δ 7.45 (td, J = 7.6, 1.7 Hz, 1H), 7.35-7.28 (m, 2H), 7.13
 (ddd, J = 21.9, 13.9, 7.3 Hz, 3H), 5.58 (s, 1H), 4.81 (d, J = 5.4 Hz, 2H), 3.56
 (d, J = 7.5 Hz, 2H), 2.16 (dt, J = 13.6, 6.8 Hz, 1H), 0.95 (d, J = 6.7 Hz, 6H);
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 ESIMS m/z 295 ([M+H]+).
【０１４２】
　化合物１０６～１１０は、実施例２５で述べたように調製した。
【０１４３】
【表１】

【０１４４】
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【表２】

【０１４５】
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【表３】

【０１４６】
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【表４】

【０１４７】
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【表５】

【０１４８】
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【表６】

【０１４９】
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【表７】

【０１５０】
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【表８】

【０１５１】
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【表９】

【０１５２】
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【表１０】

【０１５３】
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【表１１】

【０１５４】
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【表１２】

【０１５５】
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【表１３】

【０１５６】
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【表１４】

【０１５７】
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【表１５】

【０１５８】
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【表１６】

【実施例２６】
【０１５９】
　殺真菌活性の評価：コムギの葉枯病（マイコスフェレラ・グラミニコーラ（Mycosphaer
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ella graminicola）；アナモルフ：セプトリア・トリティシ（Septoria tritici）；バイ
エルコードＳＥＰＴＴＲ）
　コムギ植物（Ｙｕｍａ品種）を、１ポット当たり７～１０個の苗で温室内の５０％鉱質
土壌／５０％無土壌Ｍｅｔｒｏミックス中で種子から最初の葉が完全に出現するまで生育
させた。これらの植物に殺真菌剤処理の前または後にセプトリア・トリティシ（Septoria
 tritici）の胞子水性懸濁液を接種した。接種後、胞子を発芽させ、葉を感染させるため
に植物を１００％相対湿度のもとに保持した（暗デューチャンバーに１日と続いて照明付
きデューチャンバーに２～３日）。次いで、病害を発生させるために植物を温室に移した
。
【０１６０】
　以下の表に、これらの実験において評価した場合の本開示の一般的な化合物の活性を示
す。疾患防除における試験化合物の有効性は、処理植物における疾患の重症度を評価し、
次に非処理の接種済み植物における疾患のレベルに基づいて重症度を防除百分率に変換す
ることにより判定した。
【０１６１】
【表１７】

【０１６２】
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【表１８】

【０１６３】
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【表１９】

【０１６４】
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【表２０】

【０１６５】
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