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(57)【要約】
　式（Ｉ）、（ＩＡ）もしくは式（ＩＩ）の化合物、ま
たは式（Ｉ）、（ＩＡ）もしくは式（ＩＩ）の化合物を
獣医学的に許容される担体と合わせて含む組成物が記載
される。同化合物または同組成物を使用して蠕虫を防除
する方法が記載される。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ－１）の化合物またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶
媒和物もしくは塩。
【化１】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(I－１)
（式中、
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
よいアルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいアルキルカルボ
ニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニル、置換されていてもよいアミノカルボ
ニル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいジアルキ
ルアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキル－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n

、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、またはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲb

は独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；またはＲaおよびＲbはこれら
が結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７
員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよい
Ｃ3－Ｃ6－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル）で
あり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
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【請求項２】
　Ｒ1が二級Ｃ1－Ｃ4－アルキルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ1がヘテロシクリルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ1が、全て１つまたは複数のハロゲンによって置換されていてもよいアジリジニル、
アゼチジニル、オキセタニル、ピロリジニル、ピロリルまたはモルホリニルである、請求
項３に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ2が水素、アルキルまたはハロアルキルである、請求項１～４のいずれか１項に記載
の化合物。
【請求項６】
　Ｒ3が、ハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル、ハロアルキルスルホニル、アル
キル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロアルキル、ハ
ロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、ハロシクロアルケニル、アルコキ
シ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコキシまたはハロアルケニルオキシ
である１個の置換基で置換されたフェニルである、請求項１～５のいずれか１項に記載の
化合物。
【請求項７】
　Ｒ3がジハロフェニルである、請求項１～６のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ3がトリハロフェニルである、請求項１～６のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項９】
　ｑが１である、請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１０】
　ｑが０である、請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１１】
　ＸがＣＨ2である、請求項１～１０のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１２】
　ＹがＣＨ2である、請求項１～１１のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１３】
　ＸがＯである、請求項１～１２のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１４】
　式（ＩＩ）の化合物またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒
和物もしくは塩。
【化２】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(II)
（式中、
　Ｒ8は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
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よいアルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいアルキルカルボ
ニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニル、置換されていてもよいアミノカルボ
ニル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいジアルキ
ルアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキル－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n

、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、またはＮＲa’Ｒb’（式中、Ｒa’お
よびＲb’は独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；またはＲa’および
Ｒb’はこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、
５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ9は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよい
Ｃ3－Ｃ6－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル）で
あり；
　Ｒ10はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　ＲeおよびＲfは独立に、水素、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよい
アリールおよび置換されていてもよいヘテロアリールである；またはＲeおよびＲfはこれ
らが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、
７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）
【請求項１５】
　請求項１～１４のいずれか１項に記載の化合物と獣医学的に許容される担体とを含む組
成物。
【請求項１６】
　蠕虫を防除する方法であって、請求項１～１４のいずれか１項に記載の化合物または請
求項１５に記載の獣医学的に許容される組成物を、それを必要とする哺乳動物に投与する
ことを含む方法。
【請求項１７】
　蠕虫によって侵襲された哺乳動物を治療するための医薬品を調製するための請求項１に
記載の化合物（Ｉ）の使用。
【請求項１８】
　前記化合物または組成物が、注射によって経皮的に、または経口的に投与される、請求
項１６に記載の方法。
【請求項１９】
　式（Ｉ）の化合物またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和
物もしくは塩。
【化３】

　　　　　　　　　　　　　　　　　(I)
（式中、
　Ｗ1、Ｗ2、Ｗ3およびＷ4は独立に、Ｃ－ＨまたはＮであり；
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
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されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
よいアルキニル、置換されていてもよいハロアルキニル、置換されていてもよいアリール
；置換されていてもよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニ
ル、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカル
ボニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアル
キル－ＳＯn、ハロアルキル－ＳＯn、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルで
ある；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていて
もよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であ
り；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
【請求項２０】
　式（ＩＡ）の化合物またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒
和物もしくは塩。
【化４】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(IA)
（式中、
　Ｗ5、Ｗ6およびＷ7は独立に、ＣＨ、ＮまたはＳであり；
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
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ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
よいアルキニル、置換されていてもよいハロアルキニル、置換されていてもよいアリール
；置換されていてもよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニ
ル、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカル
ボニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアル
キル－ＳＯn、ハロアルキル－ＳＯn、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルで
ある；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていて
もよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であ
り；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本特許出願は、新たな駆虫性化合物、化合物を含む組成物、および蠕虫を防除するため
に化合物を使用する方法に関する。
関連出願の相互参照
　本出願は、全体が参照により本明細書に組み込まれ、あらゆる目的のために信頼される
、２０１９年７月９日出願の米国特許仮出願第６２／６９５，６５６号の利益を主張する
。
　本出願は、内部寄生生物および／または外部寄生生物に対する改善された活性を有する
新たな駆虫性複素環式化合物に関する。本出願はまた、動物の寄生生物侵襲および／また
は感染を根絶、防除および予防するための化合物を含む組成物、化合物の方法および使用
に関する。化合物は、寄生生物感染を予防または治療するために動物、特に哺乳動物、魚
および鳥に投与され得る。
【背景技術】
【０００２】
　哺乳動物および鳥などの動物は、しばしば寄生生物侵襲を受けやすい。これらの寄生生
物は、ノミおよびマダニなどの外部寄生生物であり得る。動物およびヒトはまた、例えば
、線虫または回虫として記載される寄生虫の群によって最も頻繁に引き起こされる蠕虫症
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を含む、内部寄生生物感染症を患う。これらの寄生生物は、ブタ、ヒツジ、ウマおよびウ
シ、ならびに罹患伴侶動物（例えば、ネコおよびイヌ）および家禽で深刻な経済的損失を
引き起こす。他の寄生生物には、鉤虫属（Ａｎｃｙｌｏｓｔｏｍａ）、ネカトール（Ｎｅ
ｃａｔｏｒ）、回虫属（Ａｓｃａｒｉｓ）、ストロンギロイデス属（Ｓｔｒｏｎｇｙｌｏ
ｉｄｅｓ）、旋毛虫属（Ｔｒｉｃｈｉｎｅｌｌａ）、毛細線虫属（Ｃａｐｉｌｌａｒｉａ
）、トキソカラ属（Ｔｏｘｏｃａｒａ）、トキサスカリス属（Ｔｏｘａｓｃａｒｉｓ）、
鞭虫属（Ｔｒｉｃｈｕｒｉｓ）、ギョウチュウ属（Ｅｎｔｅｒｏｂｉｕｓ）ならびに血液
または他の組織および器官に見られる寄生生物、例えばフィラリア蠕虫ならびにストロン
ギロイデス属および旋毛虫属の腸管外段階を含む、動物およびヒトの消化管で生じるもの
が含まれる。
【０００３】
　哺乳動物を深刻に害する内部寄生生物の１つのタイプは、心糸状虫としても知られてい
るイヌ糸状中（ディロフィラリア・イミティス）（Ｄｉｒｏｆｉｌａｒｉａ　ｉｍｍｉｔ
ｉｓ）である。他のフィラリア内部寄生生物には、ヒトにも感染し得るディロフィラリア
・レペンス（Ｄｉｒｏｆｉｌａｒｉａ　ｒｅｐｅｎｓ）およびディロフィラリア・ホンコ
ンエンシス（Ｄｉｒｏｆｉｌａｒｉａ　ｈｏｎｋｏｎｇｅｎｓｉｓ）が含まれる。最も一
般的な宿主はイヌおよびネコであるが、フェレットおよびアライグマなどの他の哺乳動物
も感染し得る。イヌ糸状虫は、宿主哺乳動物の肺動脈に感染する成虫になる前に数ライフ
ステージを経る。これらの蠕虫は、ライフサイクルを完了するために中間宿主としてカを
要する。イヌがカに刺される初感染と、蠕虫の心臓および肺動脈に住み着く成虫への成熟
との間の期間は、イヌでは６～７カ月であり、「前顕性期」として知られている。Ｌ３幼
虫は、カの吸血中に、カの口器（下唇）の先端へ移動し、カを出て、イヌの皮膚上に沈着
し、次いで、咬傷を通して宿主内に移動する。ほとんどのＬ３幼虫は、感染後１～３日以
内にイヌ皮下組織で第４期幼虫（Ｌ４）に脱皮する。次いで、これらの幼虫は、胸部およ
び腹部の筋肉に移動し、感染の４５～６０日後に、第５期幼虫（Ｌ５、未成熟虫（ｉｍｍ
ａｔｕｒｅ　ａｄｕｌｔ））に脱皮する。次いで、感染の７５日～１２０日後の間に、こ
れらの未成熟イヌ糸状虫は血流に入り、心臓を通して運ばれて、肺動脈に居留する。感染
のおよそ７カ月後、ディロフィラリア・イミティス成虫は成熟し、肺動脈および右心室で
有性生殖を行う。成虫雄は長さおよそ１５ｃｍであり、雌は長さおよそ２５ｃｍであり、
その成虫としての通常の寿命は約５年であると計算される。
　心糸状虫感染は、重篤な生命を脅かす疾患である。イヌの心糸状虫感染は予防可能であ
り、心糸状虫流行地では予防治療が優先である。殺成虫剤（例えば、メラルソミン二塩酸
塩）による成熟心糸状虫感染の治療は高価であり、深刻な副作用を引き起こすおそれがあ
るので、幼虫生育を妨げる薬物の毎月の投与による予防が広く使用されている。市販の心
糸状虫予防療法の目的は、感染後ディロフィラリア・イミティスのライフサイクルを妨げ
ることによって寄生生物の成虫心糸状虫への生育を予防することである。
【０００４】
　大環状ラクトン（ＭＬ、例えばイベルメクチン、エプリノメクチン、ミルベマイシンオ
キシム、モキシデクチンおよびセラメクチン）は、最も一般的に使用される化学予防剤で
あり、毎月または６カ月間隔で投与される。これらの薬物は、カによって沈着させられた
ディロフィラリア・イミティス感染第３期幼虫（Ｌ３）ならびに成熟第４期幼虫（Ｌ４）
に対して有効であった。毎月投与されると、ＭＬは、前３０日以内に感染したＬ３および
Ｌ４幼虫を殺傷し、よって、成虫蠕虫によって引き起こされる疾患を予防する。ＭＬを、
感染したイヌに毎月使用して、成虫蠕虫の生殖を抑制し、ミクロフィラリアを除去し、そ
れによって、伝播を減少させ、成虫蠕虫の減少を徐々に引き起こすこともできる（Vet. P
arasitol. 2005 Oct 24 133(2-3) 197-206）。
　近年、毎月の予防用量の大環状ラクトン薬物を受けているにもかかわらず、イヌが成熟
イヌ糸状虫感染症を発症する有効性の欠如（ＬＯＥ）症例の数の増加が報告されている。
例えば、Ａｔｋｉｎｓら（Vet. Parasitol. 206 (2014) 106-113）は、イヌ糸状虫予防投
薬を受けているが、試験したイヌ糸状虫抗原が陽性のイヌの症例数の増加を近年報告して
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おり、ディロフィラリア・イミティスのある集団が、イヌ糸状虫予防薬に対する選択耐性
を発達させていることを示唆している（American Heartworm Society, 2010. Heartworm 
Preventive Resistance. Is it Possible, vol. 37. Bulletin of the American Heartwo
rm Society, pp. 5.）。よって、ディロフィラリア・イミティスおよび他の内部寄生生物
に対する改善された活性を有する新たな駆虫剤を開発することが継続的に必要とされてい
る。
【０００５】
　本出願中のいずれの文書の引用または特定は、このような文書が本発明に先行技術とし
て利用可能であることの自認ではないことが明示的に留意される。前記出願およびその中
またはその出願手続中に引用された全ての文書（「出願引用文書」）および出願引用文書
中に引用されるまたは言及される全ての文書、および本明細書中で引用されるまたは言及
される全ての文書（「本明細書に引用される文書」）、および本明細書に引用される文書
中に引用されるまたは言及される全ての文書は、本明細書または参照により本明細書に組
み込まれるいずれかの文書中に言及されるいずれかの製品についての製造業者の指示、説
明、製品仕様書および製品シートと合わせて、これにより参照により本明細書に組み込ま
れ、本発明の実施に使用され得る。
【発明の概要】
【０００６】
　一実施形態では、本発明は例えば式（Ｉ）の化合物
【化１】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(I)
（式中、
　Ｗ1、Ｗ2、Ｗ3およびＷ4は独立に、Ｃ－ＨまたはＮであり；
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
よいアルキニル、置換されていてもよいハロアルキニル、置換されていてもよいアリール
；置換されていてもよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニ
ル、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカル
ボニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアル
キル－ＳＯn、ハロアルキル－ＳＯn、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルで
ある；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていて
もよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であ
り；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
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　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩を提供
する。
【０００７】
　別の実施形態では、本発明は以下に示される式（ＩＡ）の化合物
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
り、Ｗ5、Ｗ6およびＷ7は独立に、ＣＨ、ＮまたはＳである）
【化２】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(IA)
を提供する。
【０００８】
　本発明は、化合物、例えば式（Ｉ－１）の化合物



(10) JP 2021-532083 A 2021.11.25

10

20

30

40

50

【化３】

　　　　　　　　　　　　　　　　(I-1)
（式中、
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
よいアルキニル、置換されていてもよいハロアルキニル、置換されていてもよいアリール
；置換されていてもよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニ
ル、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカル
ボニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアル
キル－ＳＯn、ハロアルキル－ＳＯn、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルで
ある；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていて
もよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であ
り；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩を含む
。
【０００９】
　本発明はまた、化合物と獣医学的に許容される担体とを含む獣医学的に許容される組成
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物、および蠕虫を防除する方法であって、化合物またはその獣医学的に許容される組成物
を、それを必要とする動物に投与することを含む方法も含む。本出願はまた、動物の寄生
生物侵襲および／または感染を根絶、防除および予防するための化合物の使用も提供する
。化合物を動物、特に哺乳動物、魚および鳥に投与して、寄生生物感染を予防または治療
することができる。
　化合物および化合物を含む組成物は、哺乳動物、魚および鳥、特にネコ、イヌ、ウマ、
ニワトリ、ブタ、ヒツジおよびウシから内部寄生生物を実質的に除去する目的でのこれら
の宿主の内部寄生生物の治療および予防に極めて有効である。
【００１０】
　ある実施形態では、化合物および組成物が、動物およびヒトの消化管のフィラリア（例
えば、心糸状虫）、鉤虫、鞭虫および回虫などの内部寄生生物に対して実質的に有効であ
る。一定の実施形態では、本発明の化合物および組成物が、大環状ラクトンによる治療に
あまり感受性でないディロフィラリア・イミティス（心糸状虫）分離株に対して有効であ
る。別の実施形態では、化合物および組成物が、市販のまたは公知の活性剤による治療に
あまり感受性でない線虫による動物の感染を治療および予防するのに有効である。
　ある実施形態では、本発明は、内部寄生生物および／または外部寄生生物に対する、動
物に与えられる保護の範囲を広げ得る、化合物と少なくとも第２の活性剤の組み合わせを
含む。
【００１１】
　本発明は、動物の寄生生物感染または侵襲を治療および予防する方法であって、化合物
、例えば式（Ｉ）の化合物を動物に投与するステップを含む方法を含み得る。本発明は、
動物の寄生生物感染および侵襲を治療および／または予防するための化合物、例えば式（
Ｉ）の化合物の使用、ならびに動物の寄生生物感染を治療および／または予防するための
医薬品の調製における化合物の使用を含む。
【００１２】
　よって、本発明は少なくとも以下の特徴を含む：
（ａ）一実施形態では、活性殺内部寄生生物剤であり、場合によっては、外部寄生生物に
対しても活性である化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、またはその
薬学的もしくは獣医学的に許容される塩；
（ｂ）殺寄生生物有効量の化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、また
はその薬学的もしくは獣医学的に許容される塩を、薬学的または獣医学的に許容される担
体または希釈剤と組み合わせて含む獣医学的組成物；
（ｃ）殺寄生生物有効量の化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、また
はその薬学的もしくは獣医学的に許容される塩を、１つまたは複数の他の活性剤および薬
学的または獣医学的に許容される担体または希釈剤と組み合わせて含む獣医学的組成物；
（ｄ）動物中または上の寄生生物侵襲／感染を治療する方法であって、殺寄生生物有効量
の化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、またはその薬学的もしくは獣
医学的に許容される塩を、任意に１つまたは複数の追加の活性剤と共に、それを必要とす
る動物に投与することを含む方法；
（ｅ）動物の寄生生物侵襲／感染を予防する方法であって、殺寄生生物有効量の化合物、
例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、またはその薬学的もしくは獣医学的に許
容される塩を、任意に１つまたは複数の追加の活性剤と共に、それを必要とする動物に投
与することを含む方法；
（ｆ）動物の寄生生物感染およびおそらくは寄生生物侵襲も治療または予防するための、
化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、またはその薬学的もしくは獣医
学的に許容される塩の使用；
（ｇ）動物の寄生生物感染を治療または予防するための獣医学的医薬品を製造するための
、化合物、例えば式（Ｉ）もしくは（ＩＡ）などの化合物、またはその薬学的もしくは獣
医学的に許容される塩の使用；および
（ｈ）化合物、例えば式（Ｉ）または（ＩＡ）などの化合物を調製する方法。
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【００１３】
定義
　本明細書で使用される用語は、特に明記しない限り、当技術分野におけるその慣用的な
意味を有する。化合物、例えば式（Ｉ）の化合物の可変要素の定義で言及される有機部分
は、用語ハロゲンのようである－すなわち、個々の群のメンバー－ハロゲンに関するフル
オロ、クロロ、ブロモおよびヨードの個々の列挙の総称である。接頭語Ｃn－Ｃmは、各場
合で、整数ｎ～別の整数ｍの群の可能な数の炭素原子を示す。
　本明細書および特許請求の範囲では、「これらに限定されないが、～を含む（ｉｎｃｌ
ｕｄｉｎｇ　ｂｕｔ　ｎｏｔ　ｌｉｍｉｔｅｄ　ｔｏ）」という用語は、「含まれる（ｉ
ｎｃｌｕｄｅｄ）」と同等である。
【００１４】
　「置換されていてもよい（ｏｐｔｉｏｎａｌｌｙ　ｓｕｂｓｔｉｔｕｄｅｄ）」という
用語は、以下の部分の１つまたは複数によって置換されていてもよい基を意味する：ハロ
ゲン、ヒドロキシル、カルボキシル、アシル、アシルオキシ、アミノ、アルキル－もしく
はジアルキルアミノ、アミド、アリールアミノ、アルコキシ、アリールオキシ、ニトロ、
シアノ、アジド、チオール、イミノ、スルホン酸、サルフェート、スルホニル、スルファ
ニル、スルフィニル、スルファモイル、エステル、ホスホニル、ホスフィニル、ホスホリ
ル、ホスフィン、チオエステル、チオエーテル、酸ハロゲン化物、無水物、オキシム、ヒ
ドラジン、カルバメート、ホスホン酸、ホスフェート、ホスホネート、アリールおよびヘ
テロアリール、または例えば、これにより参照により組み込まれる、Greene and Wuts, P
rotective Groups in Organic Synthesis, John Wiley and Sons, Third Edition, 1999
に教示される、当業者に知られている、保護されていないもしくは必要に応じて保護され
た、本発明の化合物の生物学的活性を阻害しない任意の他の可変官能基。
【００１５】
　特に明記しない限り、「アルキル」は、単独でまたはヘテロ原子と組み合わせて、例え
ばアルコキシ、チオアルキル、アルキルアミノなど、１～１２個の原子を有するものを含
む、飽和直鎖、分岐、一級、二級または三級炭化水素を意味する。いくつかの実施形態で
は、アルキル基が、Ｃ1－Ｃ10、Ｃ1－Ｃ8、Ｃ1－Ｃ6、Ｃ1－Ｃ4またはＣ1－Ｃ3アルキル
基を含む。Ｃ1－Ｃ10アルキルの例としては、これらに限定されないが、メチル、エチル
、プロピル、１－メチルエチル、ブチル、１－メチルプロピル、２－メチルプロピル、１
，１－ジメチルエチル、ペンチル、１－メチルブチル、２－メチルブチル、３－メチルブ
チル、２，２－ジメチルプロピル、１－エチルプロピル、ヘキシル、１，１－ジメチルプ
ロピル、１，２－ジメチルプロピル、１－メチルペンチル、２－メチルペンチル、３－メ
チルペンチル、４－メチルペンチル、１，１－ジメチルブチル、１，２－ジメチルブチル
、１，３－ジメチルブチル、２，２－ジメチルブチル、２，３－ジメチルブチル、３，３
－ジメチルブチル、１－エチルブチル、２－エチルブチル、１，１，２－トリメチルプロ
ピル、１，２，２－トリメチルプロピル、１－エチル－１－メチルプロピル、１－エチル
－２－メチルプロピル、ヘプチル、オクチル、２－エチルヘキシル、ノニルおよびデシル
ならびにこれらの異性体が挙げられる。Ｃ1－Ｃ4－アルキルは、例えばメチル、エチル、
プロピル、１－メチルエチル、ブチル、１－メチルプロピル、２－メチルプロピルまたは
１，１－ジメチルエチルを意味する。
【００１６】
　環状アルキル基は、「シクロアルキル」とも呼ばれ得、単一または複数縮合環を有する
３～１０個の炭素原子を有するものを含む。シクロアルキル基の非限定的な例としては、
アダマンチル、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、シク
ロヘプチル、シクロオクチルなどが挙げられる。
　炭素環式基は、炭素のみで構成される環式基である。炭素環式基は、フェニルなどの芳
香環とシクロヘキシルなどの非芳香環の両方を含み、単一または複数縮合環を有する３～
１４個の炭素原子を有するものを含む。
【００１７】
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　「アルケニル」という用語は、少なくとも１つの炭素－炭素二重結合を有する、直鎖炭
素鎖と分岐炭素鎖の両方を指す。いくつかの実施形態では、アルケニル基がＣ2－Ｃ12ア
ルケニル基を含み得る。他の実施形態では、アルケニルがＣ2－Ｃ10、Ｃ2－Ｃ8、Ｃ2－Ｃ

6、Ｃ2－Ｃ4またはＣ3－Ｃ4アルケニル基を含む。アルケニルの一実施形態では、二重結
合の数が１～３個であり；アルケニルの別の実施形態では、二重結合の数が１個である。
炭素－炭素二重結合および炭素数の他の範囲も、分子上のアルケニル部分の位置に応じて
企図される。「Ｃ2－Ｃ10－アルケニル」基は鎖中に２つ以上の二重結合を含み得る。ア
ルケニルまたはその特定の範囲の例としては、これらに限定されないが、エテニル、１－
プロペニル、２－プロペニル、１－メチル－エテニル、１－ブテニル、２－ブテニル、３
－ブテニル、１－メチル－１－プロペニル、２－メチル－１－プロペニル、１－メチル－
２－プロペニル、２－メチル－２－プロペニル；１－ペンテニル、２－ペンテニル、３－
ペンテニル、４－ペンテニル、１－メチル－１－ブテニル、２－メチル－１－ブテニル、
３－メチル－１－ブテニル、１－メチル－２－ブテニル、２－メチル－２－ブテニル、３
－メチル－２－ブテニル、１－メチル－３－ブテニル、２－メチル－３－ブテニル、３－
メチル－３－ブテニル、１，１－ジメチル－２－プロペニル、１，２－ジメチル－１－プ
ロペニル、１，２－ジメチル－２－プロペニル、１－エチル－１－プロペニル、１－エチ
ル－２－プロペニル、１－ヘキセニル、２－ヘキセニル、３－ヘキセニル、４－ヘキセニ
ル、５－ヘキセニル、１－メチル－１－ペンテニル、２－メチル－１－ペンテニル、３－
メチル－１－ペンテニル、４－メチル－１－ペンテニル、１－メチル－２－ペンテニル、
２－メチル－２－ペンテニル、３－メチル－２－ペンテニル、４－メチル－２－ペンテニ
ル、１－メチル－３－ペンテニル、２－メチル－３－ペンテニル、３－メチル－３－ペン
テニル、４－メチル－３－ペンテニル、１－メチル－４－ペンテニル、２－メチル－４－
ペンテニル、３－メチル－４－ペンテニル、４－メチル－４－ペンテニル、１，１－ジメ
チル－２－ブテニル、１，１－ジメチル－３－ブテニル、１，２－ジメチル－１－ブテニ
ル、１，２－ジメチル－２－ブテニル、１，２－ジメチル－３－ブテニル、１，３－ジメ
チル－１－ブテニル、１，３－ジメチル－２－ブテニル、１，３－ジメチル－３－ブテニ
ル、２，２－ジメチル－３－ブテニル、２，３－ジメチル－１－ブテニル、２，３－ジメ
チル－２－ブテニル、２，３－ジメチル－３－ブテニル、３，３－ジメチル－１－ブテニ
ル、３，３－ジメチル－２－ブテニル、１－エチル－１－ブテニル、１－エチル－２－ブ
テニル、１－エチル－３－ブテニル、２－エチル－１－ブテニル、２－エチル－２－ブテ
ニル、２－エチル－３－ブテニル、１，１，２－トリメチル－２－プロペニル、１－エチ
ル－１－メチル－２－プロペニル、１－エチル－２－メチル－１－プロペニルおよび１－
エチル－２－メチル－２－プロペニルが挙げられる。
【００１８】
　「アルキニル」は、少なくとも１つの炭素－炭素三重結合を有する、直鎖炭素鎖と分岐
炭素鎖の両方を指す。アルキニルの一実施形態では、三重結合の数が１～３個であり；ア
ルキニルの別の実施形態では、三重結合の数が１個である。いくつかの実施形態では、ア
ルキニル基が２～１２個の炭素原子を含む。他の実施形態では、アルキニル基がＣ2－Ｃ1

0、Ｃ2－Ｃ8、Ｃ2－Ｃ6またはＣ2－Ｃ4アルキニル基を含み得る。炭素－炭素三重結合お
よび炭素数の他の範囲も、分子上のアルケニル部分の位置に応じて企図される。例えば、
本明細書で使用される「Ｃ2－Ｃ10－アルキニル」という用語は、２～１０個の炭素原子
を有し、少なくとも１つの三重結合を含有する、直鎖または分岐不飽和炭化水素基、例え
ばエチニル、プロパ－１－イン－１－イル、プロパ－２－イン－１－イル、ｎ－ブタ－１
－イン－１－イル、ｎ－ブタ－１－イン－３－イル、ｎ－ブタ－１－イン－４－イル、ｎ
－ブタ－２－イン－１－イル、ｎ－ペンタ－１－イン－１－イル、ｎ－ペンタ－１－イン
－３－イル、ｎ－ペンタ－１－イン－４－イル、ｎ－ペンタ－１－イン－５－イル、ｎ－
ペンタ－２－イン－１－イル、ｎ－ペンタ－２－イン－４－イル、ｎ－ペンタ－２－イン
－５－イル、３－メチルブタ－１－イン－３－イル、３－メチルブタ－１－イン－４－イ
ル、ｎ－ヘキサ－１－イン－１－イル、ｎ－ヘキサ－１－イン－３－イル、ｎ－ヘキサ－
１－イン－４－イル、ｎ－ヘキサ－１－イン－５－イル、ｎ－ヘキサ－１－イン－６－イ
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ル、ｎ－ヘキサ－２－イン－１－イル、ｎ－ヘキサ－２－イン－４－イル、ｎ－ヘキサ－
２－イン－５－イル、ｎ－ヘキサ－２－イン－６－イル、ｎ－ヘキサ－３－イン－１－イ
ル、ｎ－ヘキサ－３－イン－２－イル、３－メチルペンタ－１－イン－１－イル、３－メ
チルペンタ－１－イン－３－イル、３－メチルペンタ－１－イン－４－イル、３－メチル
ペンタ－１－イン－５－イル、４－メチルペンタ－１－イン－１－イル、４－メチルペン
タ－２－イン－４－イルまたは４－メチルペンタ－２－イン－５－イルなどを指す。
【００１９】
　「ハロアルキル」という用語は、１個または複数のハロゲン原子によって置換されてい
る、本明細書に定義されるアルキル基を指す。例えば、Ｃ１－Ｃ４－ハロアルキルは、こ
れらに限定されないが、クロロメチル、ブロモメチル、ジクロロメチル、トリクロロメチ
ル、フルオロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、クロロフルオロメチル、
ジクロロフルオロメチル、クロロジフルオロメチル、１－クロロエチル、１－ブロモエチ
ル、１－フルオロエチル、２－フルオロエチル、２，２－ジフルオロエチル、２，２，２
－トリフルオロエチル、２－クロロ－２－フルオロエチル、２－クロロ－２，２－ジフル
オロエチル、２，２－ジクロロ－２－フルオロエチル、２，２，２－トリクロロエチル、
ペンタフルオロエチルなどを含む。本明細書で使用される「フルオロアルキル」という用
語は、水素原子の１個または複数がフッ素原子で置き換えられているアルキル、例えばジ
フルオロメチル、トリフルオロメチル、１－フルオロエチル、２－フルオロエチル、２，
２－ジフルオロエチル、２，２，２－トリフルオロエチル、１，１，２，２－テトラフル
オロエチルまたはペンタフルオロエチルを指す。
　「ハロアルケニル」という用語は、１個または複数のハロゲン原子によって置換されて
いる、本明細書に定義されるアルケニル基を指す。
　「ハロアルキニル」という用語は、１個または複数のハロゲン原子によって置換されて
いる、本明細書に定義されるアルキニル基を指す。
【００２０】
　「アルコキシ」という用語は、アルキル－Ｏ－（式中、アルキルは上に定義される通り
である）を指す。同様に、「アルケニルオキシ」、「アルキニルオキシ」、「ハロアルコ
キシ」、「ハロアルケニルオキシ」、「ハロアルキニルオキシ」、「シクロアルコキシ」
、「シクロアルケニルオキシ」、「ハロシクロアルコキシ」および「ハロシクロアルケニ
ルオキシ」という用語は、それぞれ、基アルケニル－Ｏ－、アルキニル－Ｏ－、ハロアル
キル－Ｏ－、ハロアルケニル－Ｏ－、ハロアルキニル－Ｏ－、シクロアルキル－Ｏ－、シ
クロアルケニル－Ｏ－、ハロシクロアルキル－Ｏ－およびハロシクロアルケニル－Ｏ－（
式中、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、シク
ロアルキル、シクロアルケニル、ハロシクロアルキルおよびハロシクロアルケニルは上に
定義される通りである）を指す。Ｃ1－Ｃ6－アルコキシの例としては、これらに限定され
ないが、メトキシ、エトキシ、ＯＣＨ2－Ｃ2Ｈ5、ＯＣＨ（ＣＨ3）2、ｎ－ブトキシ、Ｏ
ＣＨ（ＣＨ3）－Ｃ2Ｈ5、ＯＣＨ2－ＣＨ（ＣＨ3）2、ＯＣ（ＣＨ3）3、ｎ－ペントキシ、
１－メチルブトキシ、２－メチルブトキシ、３－メチルブトキシ、１，１－ジメチルプロ
ポキシ、１，２－ジメチルプロポキシ、２，２－ジメチルプロポキシ、１－エチルプロポ
キシ、ｎ－ヘキソキシ、１－メチルペントキシ、２－メチルペントキシ、３－メチルペン
トキシ、４－メチルペントキシ、１，１－ジメチルブトキシ、１，２－ジメチルブトキシ
、１，３－ジメチルブトキシ、２，２－ジメチルブトキシ、２，３－ジメチルブトキシ、
３，３－ジメチルブトキシ、１－エチルブトキシ、２－エチルブトキシ、１，１，２－ト
リメチルプロポキシ、１，２，２－トリメチルプロポキシ、１－エチル－１－メチルプロ
ポキシ、１－エチル－２－メチルプロポキシなどが挙げられる。
【００２１】
　「アリール」という用語は、単一環または複数縮合環を有する６～１４個の炭素原子の
一価芳香族炭素環式基を指す。アリール基は、これらに限定されないが、フェニル、ビフ
ェニルおよびナフチルを含む。いくつかの実施形態では、アリールがテトラヒドロナフチ
ル、フェニルシクロプロピルおよびインダニルを含む。アリール基は非置換であっても、
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ハロゲン、シアノ、ニトロ、ヒドロキシ、メルカプト、アミノ、アルキル、アルケニル、
アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロ
アルキニル、ハロシクロアルキル、ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキ
シ、アルキニルオキシ、ハロアルコキシ、ハロアルケニルオキシ、ハロアルキニルオキシ
、シクロアルコキシ、シクロアルケニルオキシ、ハロシクロアルコキシ、ハロシクロアル
ケニルオキシ、アルキルチオ、ハロアルキルチオ、シクロアルキルチオ、ハロシクロアル
キルチオ、アルキルスルフィニル、アルケニルスルフィニル、アルキニル－スルフィニル
、ハロアルキルスルフィニル、ハロアルケニルスルフィニル、ハロアルキニルスルフィニ
ル、アルキルスルホニル、アルケニルスルホニル、アルキニルスルホニル、ハロアルキル
－スルホニル、ハロアルケニルスルホニル、ハロアルキニルスルホニル、－ＳＦ5、アル
キルアミノ、アルケニルアミノ、アルキニルアミノ、ジ（アルキル）アミノ、ジ（アルケ
ニル）－アミノ、ジ（アルキニル）アミノ、またはトリアルキルシリルから選択される１
つまたは複数の部分によって置換されてもよい。
【００２２】
　「アラルキル」という用語は、ジラジカルアルキレン架橋、（－ＣＨ2－）nを通して親
化合物に結合しているアリール基を指す（式中、ｎは１～１２であり、「アリール」は上
に定義される通りである）。「ヘテロアリール」という用語は、環内に１個または複数の
酸素、窒素および硫黄ヘテロ原子、好ましくは１～４個のヘテロ原子、または１～３個の
ヘテロ原子を有する、１～１５個の炭素原子、好ましくは１～１０個の炭素原子の一価芳
香族基を指す。窒素および硫黄ヘテロ原子は酸化されていてもよい。このようなヘテロア
リール基は、単一環（例えば、ピリジルもしくはフリル）または複数縮合環を有すること
ができ、但し、結合点はヘテロアリール環原子を通る。ヘテロアリールの例としては、ピ
リジル、ピリダジニル、ピリミジニル、ピラジニル、トリアジニル、ピロリル、インドリ
ル、キノリニル、イソキノリニル、キナゾリニル、キノキサリンニル、フラニル、チオフ
ェニル、フリル、ピロリル、イミダゾリル、オキサゾリル、イソオキサゾリル、イソチア
ゾリル、ピラゾリル　ベンゾフラニル、ベンゾチオフェニル、イミダゾピリジル、イミダ
ゾピリミジル、またはピロロピリミジルが挙げられる。ヘテロアリール環は非置換であっ
ても、上記のアリールについて記載される１つまたは複数の部分によって置換されていて
もよい。
【００２３】
　「ヘテロシクリル」、「複素環式」または「ヘテロシクロ」という用語は、環内に１個
または複数の酸素、硫黄または窒素ヘテロ原子、好ましくは１～４個または１～３個のヘ
テロ原子を有する、完全飽和または不飽和環式基、例えば３～７員単環式、７～１１員二
環式または１０～１５員三環式環系を指す。窒素および硫黄ヘテロ原子は酸化されていて
もよく、窒素ヘテロ原子は四級化されていてもよい。複素環式基は環または環系のいずれ
のヘテロ原子または炭素原子で結合していてもよく、非置換であっても、上記のアリール
基について記載される１つまたは複数の部分によって置換されていてもよい。
　例示的な単環式複素環式基は、これらに限定されないが、アジリジニル、アゼチジニル
、オキセタニル、ピロリジニル、ピロリル、ピラゾリル、オキセタニル、ピラゾリニル、
イミダゾリル、イミダゾリニル、イミダゾリジニル、オキサゾリル、オキサゾリジニル、
イソオキサゾリニル、イソオキサゾリル、チアゾリル、チアジアゾリル、チアゾリジニル
、イソチアゾリル、イソチアゾリジニル、フリル、テトラヒドロフリル、チエニル、オキ
サジアゾリル、ピペリジニル、ピペラジニル、２－オキソピペラジニル、２－オキソピペ
リジニル、２－オキソピロロジニル、２－オキソアゼピニル、アゼピニル、４－ピペリド
ニル、ピリジニル、ピラジニル、ピリミジニル、ピリダジニル、テトラヒドロピラニル、
モルホリニル、チアモルホリニル、チアモルホリニルスルホキシド、チアモルホリニルス
ルホン、１，３－ジオキソランおよびテトラヒドロ－１，１－ジオキソチエニル、トリア
ゾリル、トリアジニルなどを含む。
【００２４】
　例示的な二環式複素環式基は、これらに限定されないが、インドリル、ベンゾチアゾリ
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ル、ベンゾオキサゾリル、ベンゾジオキソリル、ベンゾチエニル、キヌクリジニル、キノ
リニル、テトラ－ヒドロイソキノリニル、イソキノリニル、ベンゾイミダゾリル、ベンゾ
ピラニル、インドリジニル、ベンゾフリル、クロモニル、クマリニル、ベンゾピラニル、
シンノリニル、キノキサリニル、インダゾリル、ピロロピリジル、フロピリジニル（フロ
［２，３－ｃ］ピリジニル、フロ［３，２－ｂ］ピリジニル］またはフロ［２，３－ｂ］
ピリジニルなど）、ジヒドロイソインドリル、ジヒドロキナゾリニル（３，４－ジヒドロ
－４－オキソ－キナゾリニルなど）、テトラヒドロキノリニルなどを含む。
　「アルキルチオ」という用語はアルキル－Ｓ－（式中、「アルキル」は上に定義される
通りである）を指す。いくつかの実施形態では、アルキルチオ基のアルキル成分が、Ｃ1

－Ｃ10、Ｃ1－Ｃ8、Ｃ1－Ｃ6、Ｃ1－Ｃ4またはＣ1－Ｃ3アルキル基を含む。例えば、Ｃ1

－Ｃ4－アルキルチオは、これらに限定されないが、メチルチオ、エチルチオ、プロピル
チオ、１－メチルエチルチオ、ブチルチオ、１－メチルプロピルチオ、２－メチルプロピ
ルチオまたは１，１－ジメチルエチルチオを含む。
【００２５】
　同様に、「ハロアルキルチオ」、「シクロアルキルチオ」、「ハロシクロアルキルチオ
」という用語は、それぞれ、基－Ｓ－ハロアルキル、－Ｓ－シクロアルキルおよび－Ｓ－
ハロシクロアルキル（式中、「ハロアルキル」、「シクロアルキル」および「ハロシクロ
アルキル」という用語は上に定義される通りである）を指す。
　「アルキルスルフィニル」という用語は、基アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－（式中、「アルキ
ル」は上に定義される通りである）を指す。いくつかの実施形態では、アルキルスルフィ
ニル基のアルキル成分が、Ｃ1－Ｃ12、Ｃ1－Ｃ10、Ｃ1－Ｃ8、Ｃ1－Ｃ6、Ｃ1－Ｃ4または
Ｃ1－Ｃ3アルキル基を含む。例としては、これらに限定されないが、－ＳＯ－ＣＨ3、－
ＳＯ－Ｃ2Ｈ5、ｎ－プロピルスルフィニル、１－メチルエチルスルフィニル、ｎ－ブチル
スルフィニル、１－メチルプロピルスルフィニル、２－メチルプロピルスルフィニル、１
，１－ジメチルエチルスルフィニル、ｎ－ペンチルスルフィニル、１－メチルブチルスル
フィニル、２－メチルブチルスルフィニル、３－メチルブチルスルフィニル、１，１－ジ
メチルプロピルスルフィニル、１，２－ジメチルプロピルスルフィニル、２，２－ジメチ
ルプロピルスルフィニル、１－エチルプロピルスルフィニル、ｎ－ヘキシルスルフィニル
、１－メチルペンチルスルフィニル、２－メチルペンチルスルフィニル、３－メチルペン
チルスルフィニル、４－メチルペンチルスルフィニル、１，１－ジメチルブチルスルフィ
ニル、１，２－ジメチルブチルスルフィニル、１，３－ジメチルブチルスルフィニル、２
，２－ジメチルブチルスルフィニル、２，３－ジメチルブチルスルフィニル、３，３－ジ
メチルブチルスルフィニル、１－エチルブチルスルフィニル、２－エチルブチルスルフィ
ニル、１，１，２－トリメチルプロピルスルフィニル、１，２，２－トリメチルプロピル
スルフィニル、１－エチル－１－メチルプロピルスルフィニルまたは１－エチル－２－メ
チルプロピルスルフィニルが挙げられる。
【００２６】
　同様に、「アルケニルスルフィニル」、「アルキニルスルフィニル」、「ハロアルキル
スルフィニル」、「ハロアルケニルスルフィニル」および「ハロアルキニルスルフィニル
」という用語は、基アルケニル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキニル－Ｓ（＝Ｏ）－およびハロア
ルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ハロアルケニル－Ｓ（＝Ｏ）－およびハロアルキニル－Ｓ（＝Ｏ
）－（式中、「アルケニル」、「アルキニル」、「ハロアルキル」、「ハロアルケニル」
および「ハロアルキニル」という用語は上に定義される通りである）を指す。
【００２７】
　「アルキルスルホニル」という用語は、基アルキル－Ｓ（＝Ｏ）2－（式中、「アルキ
ル」という用語は上に定義される通りである）を指す。いくつかの実施形態では、アルキ
ルスルホニル基のアルキル成分が、Ｃ1－Ｃ12、Ｃ1－Ｃ10、Ｃ1－Ｃ8、Ｃ1－Ｃ6またはＣ

1－Ｃ4アルキル基を含む。例としては、これらに限定されないが、－ＳＯ2－ＣＨ3、－Ｓ
Ｏ2－Ｃ2Ｈ5、ｎ－プロピルスルホニル、－ＳＯ2－ＣＨ（ＣＨ3）2、ｎ－ブチルスルホニ
ル、１－メチルプロピルスルホニル、２－メチルプロピルスルホニル、－ＳＯ2－Ｃ（Ｃ
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Ｈ3）3、ｎ－ペンチルスルホニル、１－メチルブチルスルホニル、２－メチルブチルスル
ホニル、３－メチルブチルスルホニル、１，１－ジメチルプロピルスルホニル、１，２－
ジメチルプロピルスルホニル、２，２－ジメチルプロピルスルホニル、１－エチルプロピ
ルスルホニル、ｎ－ヘキシルスルホニル、１－メチルペンチルスルホニル、２－メチルペ
ンチルスルホニル、３－メチルペンチルスルホニル、４－メチルペンチルスルホニル、１
，１－ジメチルブチルスルホニル、１，２－ジメチルブチルスルホニル、１，３－ジメチ
ルブチルスルホニル、２，２－ジメチルブチルスルホニル、２，３－ジメチルブチルスル
ホニル、３，３－ジメチルブチルスルホニル、１－エチルブチルスルホニル、２－エチル
ブチルスルホニル、１，１，２－トリメチルプロピルスルホニル、１，２，２－トリメチ
ルプロピルスルホニル、１－エチル－１－メチルプロピルスルホニルまたは１－エチル－
２－メチルプロピルスルホニルなどが挙げられる。
【００２８】
　「アルケニルスルホニル」、「アルキニルスルホニル」、「ハロアルキルスルホニル」
、「ハロアルケニルスルホニル」および「ハロアルキニルスルホニル」という用語は、基
アルケニル－Ｓ（＝Ｏ）2－、アルキニル－Ｓ（＝Ｏ）2－およびハロアルキル－Ｓ（＝Ｏ
）2－、ハロアルケニル－Ｓ（＝Ｏ）2－およびハロアルキニル－Ｓ（＝Ｏ）2－（式中、
「アルケニル」、「アルキニル」、「ハロアルキル」、「ハロアルケニル」および「ハロ
アルキニル」という用語は上に定義される通りである）を指す。
　「アルキルアミノ」、「ジアルキルアミノ」、「アルケニルアミノ」、「アルキニルア
ミノ」、「ジ（アルケニル）アミノ」および「ジ（アルキニル）アミノ」という用語は、
基－ＮＨ（アルキル）、－Ｎ（アルキル）2、－ＮＨ（アルケニル）、－ＮＨ（アルキニ
ル）、－Ｎ（アルケニル）2および－Ｎ（アルキニル）2（式中、「アルキル」、「アルケ
ニル」および「アルキニル」という用語は上に定義される通りである）を指す。いくつか
の実施形態では、アルキルアミノまたはジアルキルアミノ基のアルキル成分が、Ｃ1－Ｃ1

2、Ｃ1－Ｃ10、Ｃ1－Ｃ8、Ｃ1－Ｃ6またはＣ1－Ｃ4アルキル基を含む。
【００２９】
　「化合物」という用語は、特に明記しない限り、式（Ｉ）の化合物または式（ＩＩ）の
化合物、または駆虫性複素環式化合物であり得る別の化合物を意味する。
【発明を実施するための形態】
【００３０】
　ある実施形態では、本発明は、式（Ｉ）の化合物
【化４】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(I)
（式中、
　Ｗ1、Ｗ2、Ｗ3およびＷ4は独立に、Ｃ－ＨまたはＮであり；
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換
されていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていても
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よいアルキニル、置換されていてもよいハロアルキニル、置換されていてもよいアリール
；置換されていてもよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニ
ル、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカル
ボニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアル
キル－ＳＯn、ハロアルキル－ＳＯn、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルで
ある；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていて
もよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であ
り；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキル）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩を含む
。
【００３１】
　別の実施形態では、本発明は、以下に示される式（ＩＡ）の化合物
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
り、Ｗ5、Ｗ6およびＷ7は独立に、ＣＨ、ＮまたはＳである）
【化５】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(IA)
を含む。
【００３２】
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　ある実施形態では、本発明は、式（Ｉ－１）の化合物
【化６】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(I-1)
（式中、
　Ｒ1は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロア
ルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換
されていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8シクロアルキル、置換さ
れていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていてもよ
いアルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいアルキルカルボニ
ル、置換されていてもよいアルコキシカルボニル、置換されていてもよいアミノカルボニ
ル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいジアルキル
アミノカルボニル、置換されていてもよいアルキル－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n、
アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、またはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは
独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲaおよびＲbはこれらが結合して
いる窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは
８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ2は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－
シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
　Ｒ3はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4は独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいア
ルキル、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいシクロアルキル、－ア
ミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、Ｒcおよび
Ｒdは独立に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）、ＳＯp（置換されてもよい）であり；
　ｏは０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐは独立に、０、１または２であり；
　ｑは０または１であり；
　ＸおよびＹは独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つはＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6は独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7は水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである）
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩を含む
。
【００３３】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が水素、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アル
コキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルコキシ、置換されていてもよいアリー
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ルオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
ハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8シクロアルキル、置換されていてもよいＣ

1－Ｃ4－アルケニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルケニル、置換されていて
もよいＣ1－Ｃ4－アルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいＣ

1－Ｃ4－アルキルカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシカルボニル、
置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルアミ
ノカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ジアルキルアミノカルボニル、置換され
ていてもよいアルキル－ＳＯn、ハロ－Ｃ1－Ｃ4－アルキル－Ｓ（Ｏ）n、アミノ、ＮＨ－
置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、またはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立
に、置換されていてもよいアルキルである；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している
窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員
ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ2が水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシ、置換さ
れていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されて
いてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ア
ルキル）であり；
　Ｒ3がそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　各Ｒ4が独立に、水素、ハロゲン、シアノ、ニトロ、－ＯＨ、置換されていてもよいＣ1

－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシ、置換されていてもよい
Ｃ3－Ｃ8－シクロアルキル、－アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル
、ＳＦ5、またはＮＲcＲd（式中、ＲcおよびＲdは独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ

4－アルキルである；またはＲcおよびＲdはこれらが結合している窒素と一緒になって、
置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形
成し得る）、ＳＯp（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル）であり；
　ｏが０、１、２、３または４であり；
　ｍ、ｎおよびｐが独立に、０、１または２であり；
　ｑが０または１であり；
　ＸおよびＹが独立に、ＣＲ5Ｒ6、Ｏ、ＳまたはＮ－Ｒ7であり、ＸおよびＹの少なくと
も１つがＣＲ5Ｒ6であり；
　Ｒ5およびＲ6が独立に、水素、フッ素またはＣ1－Ｃ4－アルキルであり；
　Ｒ7が水素またはＣ1－Ｃ4－アルキルである、
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩。
【００３４】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1がＣ1－Ｃ4－アルキル、Ｃ1－Ｃ4－ハロアルキル、アミ
ノ、Ｃ1－Ｃ4－アルキルアルキルアミノまたはジ（Ｃ1－Ｃ4アルキル）アミノである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルチオである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルフィニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルホニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルチオで
ある。
【００３５】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルフ
ィニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルホ
ニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキニルであ
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る。
【００３６】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が水素、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アル
コキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルコキシ、置換されていてもよいアリー
ルオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
ハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8シクロアルキル、置換されていてもよいＣ

1－Ｃ4－アルケニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルケニル、置換されていて
もよいＣ1－Ｃ4－アルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいＣ

1－Ｃ4－アルキルカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシカルボニル、
置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボニ
ル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキル
－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、ま
たはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換されていてもよいアルキルである；ま
たはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３
員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が二級Ｃ1－Ｃ4－アルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1がヘテロシクリルである。
【００３７】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1がアジリジニル、アゼチジニル、オキセタニル、ピロリ
ジニル、ピロリル、ピラゾリル、オキセタニル、ピラゾリニル、イミダゾリル、イミダゾ
リニル、イミダゾリジニル、オキサゾリル、オキサゾリジニル、イソオキサゾリニル、イ
ソオキサゾリル、チアゾリル、チアジアゾリル、チアゾリジニル、イソチアゾリル、イソ
チアゾリジニル、フリル、テトラヒドロフリル、チエニル、オキサジアゾリル、ピペリジ
ニル、ピペラジニル、２－オキソピペラジニル、２－オキソピペリジニル、２－オキソピ
ロロジニル、２－オキソアゼピニル、アゼピニル、４－ピペリドニル、ピリジニル、ピラ
ジニル、ピリミジニル、ピリダジニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニル、チアモル
ホリニル、チアモルホリニルスルホキシド、チアモルホリニルスルホン、１，３－ジオキ
ソランおよびテトラヒドロ－１，１－ジオキソチエニル、トリアゾリルまたはトリアジニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1が、全て１つまたは複数のハロゲンによって置換されて
いてもよいアジリジニル、アゼチジニル、オキセタニル、ピロリジニル、ピロリルまたは
モルホリニルである。
【００３８】
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が水素、アルキルまたはハロアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2がアルキルまたはハロアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2がアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルチオである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルフィニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルホニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルチオで
ある。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルフ
ィニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ2が水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいＣ1－
Ｃ4－アルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ

4－アルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されて
いてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル）である。
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　いくつかの実施形態では、Ｒ2が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルホ
ニルである。いくつかの実施形態では、Ｒ3が１、２、３、４または５個の置換基で置換
されていてもよい６員または１０員アリールである。
【００３９】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が１、２、３、４または５個の置換基で置換されていて
もよい５～１０員ヘテロアリールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、ハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル、ハロ
アルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアル
ケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、ハロシ
クロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコキシま
たはハロアルケニルオキシである１個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がパラ置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がメタ置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がオルト置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロアルキルフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロアルコキシフェニルである。
【００４０】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである２個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が２，３－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が２，４－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が２，５－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がジハロフェニル、例えばジクロロ；ジフルオロ；また
はクロロ，フルオロである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロおよびハロアルキルで置換されたフェニルである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロおよびハロアルコキシで置換されたフェニルであ
る。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がハロアルキルおよびハロアルコキシで置換されたフェ
ニルである。
【００４１】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである３個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がトリハロフェニル、例えばトリクロロ；トリフルオロ
；またはクロロ，クロロ，フルオロまたはフルオロ，フルオロ，クロロである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が２個のハロおよびハロアルキルで置換されたフェニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が２個のハロおよびハロアルコキシで置換されたフェニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が１個のハロアルキル、１個のハロおよび１個のハロア
ルコキシで置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が１個のハロおよび２個のハロアルキルで置換されたフ
ェニルである。
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　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する５員ヘテロアリ
ールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する６員ヘテロアリ
ールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する２－ピリジルで
ある。
【００４３】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する３－ピリジルで
ある。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する４－ピリジルで
ある。
　いくつかの実施形態では、ｑが０である。
　いくつかの実施形態では、ｑが１である。
　いくつかの実施形態では、ＸがＣＨ2である。
　いくつかの実施形態では、ＸがＯである。
　いくつかの実施形態では、ＸがＳである。
　いくつかの実施形態では、ＸがＳ＝Ｏである。
　いくつかの実施形態では、ＸがＳＯ2である。
　いくつかの実施形態では、ＸがＮＨである。
　いくつかの実施形態では、ＸがＮＣＯアルキルである。
　いくつかの実施形態では、ＸがＮアリールである。
　いくつかの実施形態では、ＹがＣＨ2である。
　いくつかの実施形態では、ＹがＣＨアルキルである。
　いくつかの実施形態では、ＹがＣＨアリールである。
【００４４】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉａ）の化合物
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【化７】

　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ia)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００４５】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｂ）の化合物

【化８】

　　　　　　　　　　　　　　(Ib)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００４６】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｃ）の化合物
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【化９】

　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ic)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００４７】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｄ）の化合物

【化１０】

　　　　　　　　　　　　　　　　(Id)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００４８】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｅ）の化合物
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【化１１】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ie)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００４９】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｆ）の化合物

【化１２】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(If)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５０】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｇ）の化合物
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【化１３】

　　　　　　　　　　　　　　(Ig)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５１】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｈ）の化合物
【化１４】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ih)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５２】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｉ）の化合物

【化１５】

　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ii)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
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【００５３】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｊ）の化合物
【化１６】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ij)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５４】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｋ）の化合物

【化１７】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(Ik)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５５】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｌ）の化合物
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【化１８】

　　　　　　　　　　　　　　　(Il)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５６】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｍ）の化合物

【化１９】

　　　　　　　　　　　　　　　　(Im)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５７】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｎ）の化合物
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                                              (In)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５８】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｏ）の化合物

【化２１】

　　　　　　　　　　　　　　　(Io)
（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（Ｉ）と同じであ
る）
である。
【００５９】
　いくつかの実施形態では、式（Ｉ）の化合物が式（Ｉｐ）、（Ｉｑ）または（Ｉｒ）の
化合物
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【化２２】

（式中、可変要素Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｒ4、Ｘ、Ｙ、ｑおよびｏの定義は式（ＩＡ）と同じで
ある）
である。
【００６０】
　いくつかの実施形態では、ｏが０である。
　いくつかの実施形態では、ｏが１である。
　いくつかの実施形態では、ｏが２である。
　いくつかの実施形態では、ｏが３である。
　いくつかの実施形態では、ｏが４である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ4が他のＲ4と独立に、ハロゲンである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ4が他のＲ4と独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アル
キルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ4が他のＲ4と独立に、ハロアルキルである。
【００６１】
　ある実施形態では、本発明は、式（ＩＩ）の化合物
【化２３】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(II)
（式中、
Ｒ8は水素、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていてもよいハロアル
コキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換さ
れていてもよいハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換さ
れていてもよいアルケニル、置換されていてもよいハロアルケニル、置換されていてもよ
いアルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよいアルキルカルボニ
ル、置換されていてもよいアルコキシカルボニル、置換されていてもよいアミノカルボニ
ル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいジアルキル
アミノカルボニル、置換されていてもよいアルキル－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n、
アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、またはＮＲa’Ｒb’（式中、Ｒa’およ
びＲb’は独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；またはＲa’およびＲ
b’はこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５
員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ9は水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいアルコキシ、置換されていても
よいアリールオキシ、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよいシクロアル
キルまたはＳＯm（置換されていてもよいアルキル）であり；
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　Ｒ10はそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　ＲeおよびＲfは独立に、水素、置換されていてもよいアルキル、置換されていてもよい
アリールおよび置換されていてもよいヘテロアリールである；またはＲeおよびＲfはこれ
らが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、
７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得；
　ｍおよびｎは０、１または２である）
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩を含む
。
【００６２】
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が水素、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アル
コキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルコキシ、置換されていてもよいアリー
ルオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
ハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換されていてもよい
Ｃ1－Ｃ4－アルケニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルケニル、置換されてい
てもよいＣ1－Ｃ4－アルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよい
Ｃ1－Ｃ4－アルキルカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシカルボニル
、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アミノカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
アルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ジアルキルアミノカルボニ
ル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル－ＳＯn、Ｃ1－Ｃ4－ハロアルキル－Ｓ（
Ｏ）n、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、またはＮＲa’Ｒb’

（式中、Ｒa’およびＲb’は独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；ま
たはＲa’およびＲb’はこれらが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよ
い３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）であり；
　Ｒ9が水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシ、置換さ
れていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されて
いてもよいＣ3－Ｃ6－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ア
ルキル）であり；
　Ｒ10がそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換されていてもよい６員または
１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群から選択され；
　ＲeおよびＲfが独立に、水素、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されて
いてもよいアリールおよび置換されていてもよいヘテロアリールである；またはＲeおよ
びＲfが、これらが結合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員
、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得；ｍおよびｎが０、１また
は２である、
またはその立体異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物もしくは塩。
【００６３】
　いくつかの実施形態では、Ｒ8がＣ1－Ｃ4－アルキル、Ｃ1－Ｃ4－ハロアルキル、アミ
ノ、Ｃ1－Ｃ4－アルキルアルキルアミノまたはジ（Ｃ1－Ｃ4アルキル）アミノである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルチオである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルフィニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルホニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルフ
ィニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルチオで
ある。
【００６４】
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　いくつかの実施形態では、Ｒ8が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルホ
ニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が二級Ｃ1－Ｃ4－アルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8がヘテロシクリルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8がアジリジニル、アゼチジニル、オキセタニル、ピロリ
ジニル、ピロリル、ピラゾリル、オキセタニル、ピラゾリニル、イミダゾリル、イミダゾ
リニル、イミダゾリジニル、オキサゾリル、オキサゾリジニル、イソオキサゾリニル、イ
ソオキサゾリル、チアゾリル、チアジアゾリル、チアゾリジニル、イソチアゾリル、イソ
チアゾリジニル、フリル、テトラヒドロフリル、チエニル、オキサジアゾリル、ピペリジ
ニル、ピペラジニル、２－オキソピペラジニル、２－オキソピペリジニル、２－オキソピ
ロロジニル、２－オキソアゼピニル、アゼピニル、４－ピペリドニル、ピリジニル、ピラ
ジニル、ピリミジニル、ピリダジニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニル、チアモル
ホリニル、チアモルホリニルスルホキシド、チアモルホリニルスルホン、１，３－ジオキ
ソランおよびテトラヒドロ－１，１－ジオキソチエニル、トリアゾリルまたはトリアジニ
ルである。
【００６５】
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が、全て１つまたは複数のハロゲンによって置換されて
いてもよいアジリジニル、アゼチジニル、オキセタニル、ピロリジニル、ピロリルまたは
モルホリニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ8が水素、シアノ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アル
コキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルコキシ、置換されていてもよいアリー
ルオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－
ハロアルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換されていてもよい
Ｃ1－Ｃ4－アルケニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルケニル、置換されてい
てもよいＣ1－Ｃ4－アルキニル、置換されていてもよいアリール；置換されていてもよい
Ｃ1－Ｃ4－アルキルカルボニル、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルコキシカルボニル
、置換されていてもよいアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキルアミノカルボ
ニル、置換されていてもよいジアルキルアミノカルボニル、置換されていてもよいアルキ
ル－ＳＯn、ハロアルキル－Ｓ（Ｏ）n、アミノ、ＮＨ－置換されていてもよいアルキル、
またはＮＲa’Ｒb’（式中、Ｒa’およびＲb’は独立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4

アルキルである；またはＲa’およびＲb’はこれらが結合している窒素と一緒になって、
置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形
成し得る）である。
【００６６】
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が水素、ハロゲン、シアノ、置換されていてもよいＣ1－
Ｃ4－アルコキシ、置換されていてもよいアリールオキシ、置換されていてもよいＣ1－Ｃ

4－アルキル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ6－シクロアルキルまたはＳＯm（置換されて
いてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル）である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がそれぞれ１、２、３、４または５個の置換基で置換さ
れていてもよい６員または１０員アリールおよび５～１０員ヘテロアリールからなる群か
ら選択される。
　いくつかの実施形態では、ＲeおよびＲfが独立に、水素、置換されていてもよいＣ1－
Ｃ4－アルキル、置換されていてもよいアリールおよび置換されていてもよいヘテロアリ
ールである；またはＲeおよびＲfが、これらが結合している窒素と一緒になって、置換さ
れていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘテロシクリル基を形成し得
る。
【００６７】
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が水素、アルキルまたはハロアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9がアルキルまたはハロアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9がアルキルである。
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　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルチオである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルフィニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキルスルホニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルチオで
ある。
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルフ
ィニルである。
【００６８】
　いくつかの実施形態では、Ｒ9が置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－ハロアルキルスルホ
ニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が１、２、３、４または５個の置換基で置換されていて
もよい６員または１０員アリールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が１、２、３、４または５個の置換基で置換されていて
もよい５～１０員ヘテロアリールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、ハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル、ハロ
アルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアル
ケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、ハロシ
クロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコキシま
たはハロアルケニルオキシである１個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がパラ置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がメタ置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がオルト置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロアルキルフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロアルコキシフェニルである。
【００６９】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである２個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が２，３－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が２，４－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が２，５－二置換フェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がジハロフェニル、例えばジクロロ；ジフルオロ；また
はクロロ，フルオロである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロおよびハロアルキルで置換されたフェニルである
。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロおよびハロアルコキシで置換されたフェニルであ
る。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10がハロアルキルおよびハロアルコキシで置換されたフェ
ニルである。
【００７０】
　いくつかの実施形態では、Ｒ3が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
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キシまたはハロアルケニルオキシである３個の置換基で置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ3がトリハロフェニル、例えばトリクロロ；トリフルオロ
；またはクロロ，クロロ，フルオロまたはフルオロ，フルオロ，クロロである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が２個のハロおよびハロアルキルで置換されたフェニル
である。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が２個のハロおよびハロアルコキシで置換されたフェニ
ルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が１個のハロアルキル、１個のハロおよび１個のハロア
ルコキシで置換されたフェニルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が１個のハロおよび２個のハロアルキルで置換されたフ
ェニルである。
【００７１】
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する５員ヘテロアリ
ールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する６員ヘテロアリ
ールである。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する２－ピリジルで
ある。
【００７２】
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する３－ピリジルで
ある。
　いくつかの実施形態では、Ｒ10が、独立にハロ、シアノ、ニトロ、アルキルスルホニル
、ハロアルキルスルホニル、アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、シク
ロアルケニル、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ハロシクロアルキル、
ハロシクロアルケニル、アルコキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、ハロアルコ
キシまたはハロアルケニルオキシである１個または２個の置換基を有する４－ピリジルで
ある。
　いくつかの実施形態では、Ｒeが水素である。
　いくつかの実施形態では、Ｒfが水素である。
　いくつかの実施形態では、Ｒfが置換されていてもよいアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒfがアリールで置換されたアルキルである。
　いくつかの実施形態では、Ｒfがヘテロアリールで置換されたアルキルである。
【００７３】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＩ）の化合物が式（ＩＩａ）の化合物
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【化２４】

　　　　　　　　　　　　　　　(IIa)
（式中、可変要素Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、ＲeおよびＲfは式（ＩＩ）の化合物について定義され
る通りである）
である。
【００７４】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＩ）の化合物が式（ＩＩｂ）の化合物

【化２５】

　　　　　　　　　　　　　　　　　(IIb)
（式中、可変要素Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、ＲeおよびＲfは式（ＩＩ）の化合物について定義され
る通りである）
である。
【００７５】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＩ）の化合物が式（ＩＩｃ）の化合物

【化２６】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(IIc)
（式中、可変要素Ｒ8、Ｒ9、Ｒ10、ＲeおよびＲfは式（ＩＩ）の化合物について定義され
る通りである）
である。
【００７６】
立体異性体および多形形態
　化合物は光学活性形態およびラセミ形態として存在および単離することができることが
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当業者によって認識される。硫黄原子にあるものを含む１つまたは複数のキラル中心を有
する化合物は、単一エナンチオマーまたはジアステレオマーとして、あるいはエナンチオ
マーおよび／またはジアステレオマーの混合物として存在し得る。例えば、スルホキシド
化合物は光学活性であり得、単一エナンチオマーまたはラセミ混合物として存在し得るこ
とが当技術分野で周知である。さらに、本発明の化合物は、１つまたは複数のキラル中心
を含み、理論的数の光学活性異性体をもたらし得る。本発明の化合物がｎ個のキラル中心
を含む場合、化合物は最大２n個の光学異性体を含み得る。本発明は、本明細書に記載さ
れる有用な特性を有する各化合物の特定のエナンチオマーまたはジアステレオマーならび
に化合物の様々なエナンチオマーおよび／またはジアステレオマーの混合物を包含する。
光学活性形態は、例えば、選択的結晶化技術によるラセミ形態の分割、光学活性前駆体か
らの合成、キラル合成、キラル固定相を使用したクロマトグラフィー分離または酵素分割
によって調製することができる。
　化合物はまた、様々な結晶形態などの様々な固体形態で、または非晶質固体の形態で存
在し得る。本発明は、化合物の様々な結晶形態ならびに非晶質形態を含む。
　さらに、化合物は、一定の化学量論的量の水または溶媒が結晶形態の分子と会合してい
る水和物または溶媒和物として存在し得る。化合物の水和物および溶媒和物も本発明の主
題である。
【００７７】
塩
　中性化合物に加えて、化合物の塩形態も内部寄生生物に対して活性である。「獣医学的
に許容される塩」という用語は、本明細書を通して、獣医学用途のための投与について許
容され、投与すると活性化合物を提供する、化合物の任意の塩を記載するために使用され
る。
　化合物が安定な非毒性の酸または塩基塩を形成するのに十分な塩基性または酸性である
場合、化合物は獣医学的または農業的に許容される塩の形態であり得る。獣医学的に許容
される塩には、獣医学的または農業的に許容される無機または有機塩基および酸から誘導
されるものが含まれる。適切な塩には、リチウム、ナトリウムまたはカリウムなどのアル
カリ金属、カルシウム、マグネシウムおよびバリウムなどのアルカリ土類金属を含むもの
が含まれる。これらに限定されないが、マンガン、銅、亜鉛および鉄を含む遷移金属を含
む塩も適している。さらに、アンモニウムカチオン（ＮＨ4

+）ならびに水素原子の１つま
たは複数がアルキルまたはアリール基によって置き換えられている置換アンモニウムカチ
オンを含む塩が本発明によって包含される。
【００７８】
　これらに限定されないが、ハロゲン化水素酸（ＨＣｌ、ＨＢｒ、ＨＦ、ＨＩ）、硫酸、
硝酸、リン酸などを含む無機酸から誘導される塩が特に適している。適切な無機塩にはま
た、これらに限定されないが、重炭酸塩および炭酸塩が含まれる。いくつかの実施形態で
は、獣医学的および農業的に許容される塩の例として、これらに限定されないが、マレイ
ン酸塩、ジマレイン酸塩、フマル酸塩、トシル酸塩、メタンスルホン酸塩、酢酸塩、クエ
ン酸塩、マロン酸塩、酒石酸塩、コハク酸塩、安息香酸塩、アスコルビン酸塩、α－ケト
グルタル酸塩およびα－グリセロリン酸塩を含む有機酸で形成された有機酸付加塩がある
。当然、他の許容される有機酸を使用してもよい。
　化合物のアルカリ金属（例えば、ナトリウム、カリウムもしくはリチウム）またはアル
カリ土類金属（例えば、カルシウム）塩はまた、化合物上の十分に酸性の残基をアルカリ
金属またはアルカリ土類金属の水酸化物と反応させることによって調製することもできる
。
　獣医学的に許容される塩は、当技術分野で周知の標準的な手順を使用して、例えば、ア
ミンなどの十分に塩基性の化合物を、化合物中に存在する適切に酸性の官能基と反応させ
ることによって、または適切な酸を本発明の化合物上の適切に塩基性の官能基と反応させ
ることによって得ることができる。
【００７９】
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化合物を調製する方法
　いくつかの実施形態では、式Ｉの化合物が、カップリング試薬の存在下で、式ＩＩＩの
化合物
【化２７】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(III)
を式（ＩＶ）の化合物
【化２８】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　(IV)
と反応させることによって調製され得る。適切なカップリング試薬には、これらに限定さ
れないが、当業者によって理解されるように、ジイミド、例えばジシクロヘキシルカルボ
ジイミド、およびホスホニウムまたはウロニウム（ｕｒａｎｉｕｍ）試薬、例えばＢＯＰ
、ＰｙＢＯＰおよび／またはＨＢＴＵが含まれる。
【００８０】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＩ）の化合物が、ジシクロヘキシルカルボジイミドな
どのカップリング試薬の存在下で、式ＩＩＩの化合物

【化２９】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　(III)
を式ＨＮＲeＲfのアミンと反応させることによって調製され得る。
【００８１】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＩＩ）の化合物が、式（Ｖ）の化合物
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の酸または塩基加水分解によって調製され得る。
【００８２】
　いくつかの実施形態では、式（Ｖ）の化合物（式中、Ｒ1は置換されていてもよいアル
キル、置換されていてもよいＣ3－Ｃ8－シクロアルキル、置換されていてもよいアルケニ
ル、置換されていてもよいアルキニル、置換されていてもよいアリール、置換されていて
もよいアルキルカルボニル、置換されていてもよいアルコキシカルボニルおよび置換され
ていてもよいアルキル－ＳＯnである）が、パラジウム（０）の触媒の存在下で、式（Ｖ
Ｉ）の化合物
【化３１】

（式中、Ｘはハロゲン、好ましくはＢｒまたはＩである）を、式Ｒ11－ＢＯＲgＯＲhのボ
ロラン（式中、Ｒ11はボランに直接結合したアルケンを含み、ＲgおよびＲhはアルキルま
たは水素であり；その後、Ｒ11基は水素化される）と反応させることによって調製され得
る。いくつかの実施形態では、Ｒ11－ＢＯＲgＯＲhが式（ＶＩ）の化合物と直接反応させ
られ得る。
【００８３】
　いくつかの実施形態では、式（Ｖ）の化合物（式中、Ｒ1はアミノ、ＮＨ－置換されて
いてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、またはＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独立に、置換さ
れていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；またはＲaおよびＲbはこれらが結合している窒
素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員もしくは８員ヘ
テロシクリル基を形成し得る）である）が、式（ＶＩ）の化合物をアンモニア、ＮＨ2－
置換されていてもよいＣ1－Ｃ4－アルキル、またはＨＮＲaＲb（式中、ＲaおよびＲbは独
立に、置換されていてもよいＣ1－Ｃ4アルキルである；またはＲaおよびＲbはこれらが結
合している窒素と一緒になって、置換されていてもよい３員、４員、５員、６員、７員も
しくは８員ヘテロシクリル基を形成し得る）と反応させることによって調製され得る。
【００８４】
　いくつかの実施形態では、式（ＶＩ）の化合物が、式（ＶＩＩ）の化合物
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【化３２】

を強塩基、例えばリチウムジイソプロピルアミド、次いで、ハロゲン化剤、例えば四臭化
炭素または四ヨウ化炭素と反応させることによって調製され得る。
【００８５】
　いくつかの実施形態では、式（ＶＩＩ）の化合物が、パラジウム（０）触媒の存在下で
、式（ＶＩＩＩ）の化合物

【化３３】

（式中、Ｘはハロゲン、好ましくはＢｒまたはＩである）を式Ｒ3－ＢＯＲgＯＲhのボロ
ラン（式中、ＲgおよびＲhはアルキルまたは水素である）と反応させることによって調製
され得る。
【００８６】
　いくつかの実施形態では、式（ＶＩＩＩ）の化合物が、式（ＩＸ）の化合物
【化３４】

をハロゲン化化合物、例えばＰＢｒ3またはＮ－ブロモスクシンイミドまたはＮ－クロロ
スクシンイミドと反応させることによって調製され得る。
【００８７】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＸ）の化合物が式（ＩＸａ）、（ＩＸｂ）または（Ｉ
Ｘｃ）の化合物
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【化３５】

であり得る。
【００８８】
　いくつかの実施形態では、（ＩＸａ）または（ＩＸｂ）の化合物が、式Ｘ+Ｙ-の塩（式
中、Ｘ+は
【化３６】

であり、Ｙ-はアニオン性対イオンである）を、式（ＸＩ）の化合物
【００８９】
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【化３７】

と反応させることによって調製され得る。
【００９０】
　いくつかの実施形態では、式（ＩＸｃ）の化合物が、式（ＸＩ）の化合物を式Ｘｃ+Ｙ-

の塩（式中、Ｘｃ+は
【化３８】

である）と反応させて、式ＸＩＩの化合物
【００９１】
【化３９】

を得て、その後、式ＸＩＩの化合物を当業者に公知の方法、例えば米国特許第４，４５１
，３５６号の方法によって、ジヒドロキシル化条件下で反応させることによって調製され
得る。
【００９２】
　いくつかの実施形態では、Ｒ1がシアノ、置換されていてもよいアルコキシまたは置換
されていてもよいアリールオキシである式（Ｉ）の化合物が、Ｒ1がハロゲンである式（
Ｉ）の化合物をそれぞれシアニドイオン、置換されていてもよいアルコキシドアニオンお
よび置換されていてもよいアリールオキシドアニオンと反応させることによって調製され
得る。
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　いくつかの実施形態では、Ｒ1がハロゲンである式（Ｉ）の化合物が、Ｒ1がヒドロキシ
ルである式（Ｉ）の化合物をハロゲン化剤、例えばＰＢｒ3、ＰＣｌ3またはビルスマイヤ
ー試薬と反応させることによって調製され得る。
　いくつかの実施形態では、Ｒ1がヒドロキシルである式（Ｉ）の化合物が、式Ｘ+Ｙ-の
塩または式Ｘｃ+Ｙ-の塩を式アルキルＯＣＯＣＨ2Ｒ

3の化合物と反応させることによって
調製され得る。
　これらの教示は一般的であり、当業者によって適応可能であると考えられる。
【００９３】
獣医学的組成物
　化合物および化合物を含む組成物は、動物の寄生生物侵襲／感染の予防および治療に有
用である。本発明の組成物は、有効量の化合物またはその獣医学的に許容される塩を、獣
医学的に許容される担体または希釈剤および任意に非活性賦形剤と組み合わせて含む。組
成物は、動物への種々の施用または投与の形態に適した種々の固体形態および液体形態で
あり得る。例えば、化合物を含む獣医学的組成物は、経口投与、皮下および非経口投与を
含む注射投与、ならびに局所投与（例えば、スポットオンおよびポアオン）、皮膚または
皮下投与に適した組成物であり得る。組成物は、これらに限定されないが、哺乳動物、鳥
および魚を含む動物に投与することを意図している。哺乳動物の例としては、これらに限
定されないが、ヒト、ウシ、ヒツジ、ヤギ、ラマ、アルパカ、ブタ、ウマ、ロバ、イヌ、
ネコおよび他の家畜または飼育哺乳動物が挙げられる。鳥の例としては、シチメンチョウ
、ニワトリ、ダチョウおよび他の家畜または飼育鳥が挙げられる。内部寄生生物からイヌ
およびネコなどの伴侶動物を保護するための化合物の使用が特に有用である。
【００９４】
　上に論じられるように、本発明の組成物は、経口使用（例えば、これにより全体が参照
により組み込まれる、米国特許第４，５６４，６３１号参照）、栄養補助食品、トローチ
、ロゼンジ、チュアブル、錠剤、硬または軟カプセル剤、ボーラス、エマルジョン、水性
または油性懸濁液、水性または油性溶液、経口水薬組成物、分散性散剤または顆粒剤、プ
レミックス、シロップまたはエリキシル、腸溶性組成物またはペーストに適した形態であ
り得る。経口使用を意図した組成物は、医薬組成物の製造について当技術分野で公知のい
ずれかの方法によって調製することができ、このような組成物は、薬学的に上品で味のよ
い調製物を提供するために１つまたは複数の甘味剤、苦味剤、香味剤、着色剤および保存
剤を含有してもよい。
　錠剤は、錠剤の製造に適した非毒性で薬学的に許容される賦形剤との混和物で有効成分
を含有し得る。これらの賦形剤は、例えば、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の不活性希釈剤；造粒剤および崩壊剤
、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、ゼラチンまたはア
カシア、および潤滑剤、例えばステアリン酸マグネシウム、ステアリン酸またはタルクで
あり得る。錠剤はコーティングされていてなくてもよいし、または錠剤は消化管での崩壊
および吸収を遅延させ、それによって長期間にわたる持続作用を提供するために公知の技
術によってコーティングされていてもよい。例えば、モノステアリン酸グリセリルまたは
ジステアリン酸グリセリルなどの時間遅延材料を使用してもよい。錠剤はまた、制御放出
用の浸透圧治療用錠剤を形成するために米国特許第４，２５６，１０８号；同第４，１６
６，４５２号；および同第４，２６５，８７４号（全て全体が参照により本明細書に組み
込まれる）に記載される技術によってコーティングされてもよい。
【００９５】
　経口組成物は、有効成分が不活性固体希釈剤、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た硬ゼラチンカプセル剤を含む。カプセル剤はまた、有効成
分が水、またはプロピレングリコール、ＰＥＧおよびエタノールなどの混和性溶媒、また
は油媒体、例えば落花生油、流動パラフィンもしくはオリーブ油と混合された軟ゼラチン
カプセル剤であり得る。
　一実施形態では、化合物が、全て参照により本明細書に組み込まれる、米国特許出願公
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開第２０１３／０２０３６９２号、米国特許出願公開第２０１０／００８７４９２号、米
国特許出願公開第２００６／０２２２６８４号、米国特許出願公開第２００４／０１５１
７５９号、米国特許第７９５５６３２号に記載されるものなどの、チュアブル錠剤組成物
またはソフトチュアブル組成物で投与され得る。獣医学的組成物は、味のよい、動物に受
け入れられるソフトチュアブル組成物（「ソフトチュー」）の形態であり得る。本発明の
ソフトチューは、有効成分に加えて、以下の成分：溶媒または溶媒の混合物、１つまたは
複数の充填剤、１つまたは複数の結合剤、１つまたは複数の界面活性剤、１つまたは複数
の保水剤、１つまたは複数の潤滑剤、１つまたは複数の崩壊剤、１つまたは複数の着色剤
、１つまたは複数の抗微生物剤、１つまたは複数の抗酸化剤、１つまたは複数のｐＨ調整
剤および１つまたは複数の香味剤のうちの１つまたは複数を含み得る。
【００９６】
　本発明の組成物に使用され得る溶媒には、これらに限定されないが、ＰＥＧ２００、Ｐ
ＥＧ３００、ＰＥＧ４００およびＰＥＧ５４０を含む種々のグレードの液体ポリエチレン
グリコール（ＰＥＧ）；炭酸プロピレン；プロピレングリコール；これらに限定されない
が、カプリル酸／カプリン酸トリグリセリド、カプリル酸／カプリン酸／リノール酸トリ
グリセリド（例えば、ＭＩＧＬＹＯＬ（登録商標）８１０および８１２、カプリル酸／カ
プリン酸／コハク酸トリグリセリド、プロピレングリコールジカプリレート／ジカプレー
トなどを含むトリグリセリド；水、ソルビトール溶液、グリセロールカプリレート／カプ
レートおよびポリグリコール化グリセリド（ＧＥＬＵＣＩＲＥ（登録商標））、またはこ
れらの組み合わせが含まれる。
　当技術分野で公知の種々の充填剤が本発明のソフトチュアブル組成物に使用され得る。
充填剤には、これらに限定されないが、コーンスターチ、アルファ化デンプン、ダイズタ
ンパク質粉末、コーンコブおよびコーングルテンミールなどが含まれる。いくつかの実施
形態では、２つ以上の充填剤の組み合わせが組成物に使用され得る。
【００９７】
　本発明の組成物に使用され得る結合剤には、これらに限定されないが、ポリビニルピロ
リドン（例えば、ポビドン）、架橋ポリビニルピロリドン（クロスポビドン）、ＰＥＧ３
３５０、ＰＥＧ４０００、ＰＥＧ６０００、ＰＥＧ８０００およびさらにはＰＥＧ２０，
０００などを含む種々のグレードのポリエチレングリコール；ＢＡＳＦによって商品名Ｋ
ｏｌｌｉｄｏｎ（登録商標）ＶＡ６４で販売されている製品などのビニルピロリドンと酢
酸ビニルのコポリマー（例えば、コポビドン）など；ジャガイモデンプン、タピオカデン
プンまたはコーンスターチなどのデンプン；モラッセ、コーンシロップ、ハチミツ、メー
プルシロップおよび種々のタイプの糖；または２つ以上の結合剤の組み合わせが含まれる
。
　組成物に使用され得る保水剤には、これらに限定されないが、グリセロール（本明細書
ではグリセリンとも呼ばれる）、プロピレングリコール、セチルアルコールおよびグリセ
ロールモノステアレートなどが含まれる。種々のグレードのポリエチレングリコールも保
水剤として使用され得る。
【００９８】
　摂取後の溶解度および吸収を改善するために界面活性剤が組成物中に存在してもよい。
界面活性剤は、典型的には約１～１０％（ｗ／ｗ）、より典型的には約１～約５％（ｗ／
ｗ）の濃度で存在する。組成物に使用され得る界面活性剤の例としては、これらに限定さ
れないが、グリセリルモノオレエート、ポリオキシエチレンソルビタン脂肪酸エステル、
ソルビタンモノオレエート（Ｓｐａｎ（登録商標）２０）を含むソルビタンエステル、ポ
リビニルアルコール、ポリソルベート２０およびポリソルベート８０を含むポリソルベー
ト、ｄ－α－トコフェリルポリエチレングリコール１０００スクシネート（ＴＰＧＳ）、
ラウリル硫酸ナトリウム、エチレンオキシドとプロピレンオキシドのコポリマー（例えば
、ＬＵＴＲＯＬ（登録商標）Ｆ８７などのポロキサマーなど）、ポリオキシ３５ヒマシ油
（Ｃｒｅｍｏｐｈｏｒ（登録商標）ＥＬ）、ポリオキシ４０硬化ヒマシ油（Ｃｒｅｍｏｐ
ｈｏｒ（登録商標）ＲＨ４０）、ポリオキシ６０硬化ヒマシ油（Ｃｒｅｍｏｐｈｏｒ（登
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録商標）ＲＨ６０）を含むポリエチレングリコールヒマシ油誘導体；プロピレングリコー
ルモノラウレート（ＬＡＵＲＯＧＬＹＣＯＬ（登録商標））；グリセロールカプリレート
／カプレート（ＣＡＰＭＵＬ（登録商標）ＭＣＭ）、ポリグリコール化グリセリド（ＧＥ
ＬＵＣＩＲＥ（登録商標））、ＰＥＧ３００カプリル酸／カプリン酸グリセリド（Ｓｏｆ
ｔｉｇｅｎ（登録商標）７６７）、ＰＥＧ４００カプリル酸／カプリン酸グリセリド（Ｌ
ａｂｒａｓｏｌ（登録商標））、ＰＥＧ３００オレイン酸グリセリド（Ｌａｂｒａｆｉｌ
（登録商標）Ｍ－１９４４ＣＳ）、ＰＥＧ３００リノール酸グリセリド（Ｌａｂｒａｆｉ
ｌ（登録商標）Ｍ－２１２５ＣＳ）を含むグリセリドエステル；ポリオキシル８ステアレ
ート（ＰＥＧ４００モノステアレート）、ポリオキシル４０ステアレート（ＰＥＧ１７５
０モノステアレート）などを含むポリエチレングリコールステアレートおよびポリエチレ
ングリコールヒドロキシステアレートが挙げられる。
【００９９】
　組成物は、抗酸化剤、保存剤またはｐＨ安定剤などの他の不活性成分を含有し得る。こ
れらの化合物は組成物の分野で周知である。抗酸化剤は、活性剤の分解を阻害するために
本発明の組成物に添加され得る。適切な抗酸化剤には、これらに限定されないが、αトコ
フェロール、アスコルビン酸、パルミチン酸アスコルビル、フマル酸、リンゴ酸、アスコ
ルビン酸ナトリウム、重亜硫酸ナトリウム（ｓｏｄｉｕｍ　ｍｅｔａｂｉｓｕｌｆａｔｅ
）、没食子酸ｎ－プロピル、ＢＨＡ（ブチルヒドロキシアニソール）、ＢＨＴ（ブチルヒ
ドロキシトルエン）モノチオグリセロールなどが含まれる。
　本発明の組成物はまた、１つまたは複数の潤滑剤および／または加工助剤を含み得る。
場合によっては、潤滑剤／加工助剤が溶媒としても振る舞うことができ、したがって、本
発明の組成物の成分のいくつかが二重の機能を有する場合がある。潤滑剤／加工助剤には
、これらに限定されないが、ＰＥＧ３３５０（Ｄｏｗ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ）およびＰＥＧ
４０００を含む種々の分子量範囲のポリエチレングリコール、コーン油、鉱油、水添植物
油（ＳＴＥＲＯＴＥＸまたはＬＵＢＲＩＴＡＢ）、落花生油ならびに／あるいはヒマシ油
が含まれる。
【０１００】
　経口獣医学的組成物の味のよさを改善するために多くの香味剤が本発明の組成物に使用
され得る。好ましい香味剤は、動物源に由来しないものである。種々の実施形態では、果
実、肉（これらに限定されないが、豚肉、牛肉、鶏肉、魚肉、家禽の肉などを含む）、野
菜、チーズ、ベーコン、チーズベーコンおよび／または人工香料に由来する香味成分が使
用され得る。香味成分は、典型的にはソフトチューを摂取する生物に関した考慮に基づい
て選択される。例えば、ウマはリンゴ香味成分を好み得るが、イヌは肉香味成分を好み得
る。非動物源由来の香味成分が好ましいが、いくつかの実施形態では、蒸し煮された牛肉
香味剤、人工粉末牛肉香味剤、ローストビーフ香味剤およびコーンビーフ香味剤などの牛
肉またはレバー抽出物などを含有する天然香味剤が使用され得る。
　本発明の別の実施形態では、活性組成物が水薬を介して投与され得、局所的または経口
的に投与され得る。水薬組成物は、本発明の液体含有組成物が動物の口もしくは喉に投与
される、または動物の皮膚もしくは被毛上に注がれるものである。
【０１０１】
　本発明の組成物はまた、水中油型または油中水型エマルジョンの形態であり得る。油相
は植物油、例えばオリーブ油もしくは落花生油、または鉱油、例えば流動パラフィン、ま
たはこれらの混合物であり得る。適切な乳化剤には、天然に存在するホスファチド、例え
ばダイズ、レシチン、および脂肪酸とヘキシトール無水物から誘導されるエステルまたは
部分エステル、例えばソルビタンモノオレエート、および前記部分エステルとエチレンオ
キシドの縮合生成物、例えばポリオキシエチレンソルビタンモノオレエートが含まれる。
エマルジョンはまた、甘味剤、苦味剤、香味剤および／または保存剤を含有し得る。
　一実施形態では、本発明の組成物が、マイクロエマルジョンの形態であり得る。マイク
ロエマルジョンは、液体担体ビヒクルとしてよく適している。マイクロエマルジョンは、
水相、油相、界面活性剤および共界面活性剤を含む四成分系である。これらは半透明の等
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方性の液体である。
　マイクロエマルジョンは、水相の微小滴の油相中への安定な分散体で構成される、また
は逆に油相の微小滴の水相中への安定な分散体で構成される。これらの微小滴のサイズは
、２００ｎｍ未満（エマルジョンについては１０００～１００，０００ｎｍ）であり得る
。界面薄膜は、界面張力を低下させることによって、マイクロエマルジョンが自然に形成
するのを可能にする交互の表面活性（ＳＡ）分子と共表面活性（Ｃｏ－ＳＡ）分子で構成
され得る。
【０１０２】
　油相の一実施形態では、油相が、鉱油もしくは植物油、不飽和ポリグリコシル化グリセ
リド、またはトリグリセリド、あるいはこのような化合物の混合物から形成され得る。油
相の一実施形態では、油相がトリグリセリドで構成され得；油相の別の実施形態では、ト
リグリセリドが中鎖トリグリセリド、例えばＣ8－Ｃ10カプリル酸／カプリン酸トリグリ
セリドである。別の実施形態では、油相が、マイクロエマルジョンの約２～約１５％；約
７～約１０％；および約８～約９％ｖ／ｖの％ｖ／ｖ範囲となり得る。
　水相は、例えば水またはグリコール誘導体、例えばプロピレングリコール、グリコール
エーテル、ポリエチレングリコールもしくはグリセロールを含み得る。一実施形態では、
グリコールが、プロピレングリコール、ジエチレングリコールモノエチルエーテル、ジプ
ロピレングリコールモノエチルエーテルまたはこれらの混合物であり得る。一般的に、水
相は、マイクロエマルジョン中約１～約４％ｖ／ｖの割合となる。
【０１０３】
　マイクロエマルジョンのための界面活性剤には、ジエチレングリコールモノエチルエー
テル、ジプロピレングリコールモノメチルエーテル、ポリグリコール化Ｃ8－Ｃ10グリセ
リドまたはポリグリセリル－６ジオレエートが含まれ得る。これらの界面活性剤に加えて
、共界面活性剤には、エタノールおよびプロパノールなどの短鎖アルコールが含まれ得る
。
　いくつかの化合物は、上に論じられる３つの成分、すなわち、水相、界面活性剤および
共界面活性剤に共通である。しかしながら、同じ組成物の各成分に異なる化合物を使用す
ることは十分に当業者の技能レベルの範囲内である。界面活性剤／共界面活性剤の量につ
いての一実施形態では、共界面活性剤と界面活性剤の比が約１／７～約１／２である。共
界面活性剤の量についての別の実施形態では、マイクロエマルジョン中に約２５～約７５
％ｖ／ｖの界面活性剤と約１０～約５５％ｖ／ｖの共界面活性剤が存在する。
　油性懸濁液は、有効成分を植物油、例えば落花生油、オリーブ油、ゴマ油もしくはヤシ
油、または鉱油、例えば流動パラフィンに懸濁することによって製剤化され得る。油性懸
濁液は、増粘剤、例えば蜜蝋、固形パラフィンまたはセチルアルコールを含有してもよい
。スクロース、サッカリンまたはアスパルテームなどの甘味剤、苦味剤、および香味剤を
添加して味のよい経口調製物を得ることができる。これらの組成物は、アスコルビン酸ま
たは他の公知の保存剤などの抗酸化剤を添加することによって保存することができる。
【０１０４】
　水性懸濁液は、水性懸濁液の製造に適した賦形剤との混和物で活性材料を含有し得る。
このような賦形剤には、懸濁化剤、例えばカルボキシメチルセルロースナトリウム、メチ
ルセルロース、ヒドロキシ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、トラガントガムおよびアカシアガムが含まれ；分散剤または湿潤剤には、
天然に存在するホスファチド、例えばレシチン、またはアルキレンオキシドと脂肪酸の縮
合生成物、例えばポリオキシエチレンステアレート、またはエチレンオキシドと長鎖脂肪
族アルコールの縮合生成物、例えばヘプタデカエチレンオキシセタノール、またはエチレ
ンオキシドと脂肪酸およびヘキシトールから誘導される部分エステルの縮合生成物、例え
ばポリオキシエチレンソルビトールモノオレエート、またはエチレンオキシドと脂肪酸お
よびヘキシトール無水物から誘導される部分エステルの縮合生成物、例えばポリエチレン
ソルビタンモノオレエートが含まれる。水性懸濁液はまた、１つまたは複数の保存剤、例
えばエチルまたはｎ－プロピル、ｐ－ヒドロキシベンゾエート、１つまたは複数の着色剤
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、１つまたは複数の香味剤、ならびに１つまたは複数の甘味剤および／または苦味剤、例
えば上に示されるものを含有してもよい。
　水の添加による水性懸濁液の調製に適した分散性散剤および顆粒剤は、分散剤または湿
潤剤、懸濁化剤および１つまたは複数の保存剤との混和物で有効成分を提供し得る。適切
な分散剤または湿潤剤および懸濁化剤は、上に既に言及されたものによって例示される。
追加の賦形剤、例えば甘味剤、苦味剤、香味剤および着色剤も存在し得る。
　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、
ソルビトールまたはスクロースを使用して製剤化され得る。このような組成物はまた、粘
滑剤、保存剤、香味剤および／または着色剤を含有してもよい。
【０１０５】
　本発明の別の実施形態では、組成物が、ペースト形態であり得る。ペースト形態の実施
形態の例としては、これらに限定されないが、米国特許第６，７８７，３４２号および同
第７，００１，８８９号（それぞれが参照により本明細書に組み込まれる）に記載される
ものが挙げられる。本発明の化合物に加えて、ペーストは、ヒュームドシリカ；粘度調整
剤；担体；任意に、吸収剤；および任意に、着色剤、安定剤、界面活性剤または保存剤を
さらに含有し得る。
　組成物の一実施形態では、組成物が、本発明の化合物、ヒュームドシリカ、粘度調整剤
、吸収剤、着色剤；およびトリアセチン、モノグリセリド、ジグリセリドまたはトリグリ
セリドである親水性担体を含有するペーストであり得る。
　ペーストはまた、粘度調整剤を含み得る。適切な粘度調整剤には、これらに限定されな
いが、ＰＥＧ２００、ＰＥＧ３００、ＰＥＧ４００、ＰＥＧ６００を含むポリエチレング
リコール（ＰＥＧ）；モノエタノールアミン、トリエタノールアミン、グリセロール、プ
ロピレングリコール、ポリオキシエチレン（２０）ソルビタンモノオレエート（ポリソル
ベート８０またはＴｗｅｅｎ　８０）およびポロキサマー（例えば、Ｐｌｕｒｏｎｉｃ　
Ｌ　８１）；炭酸マグネシウム、炭酸カルシウム、デンプンならびにセルロースおよびそ
の誘導体などの吸収剤；ならびにこれらに限定されないが、二酸化チタン酸化鉄またはＦ
Ｄ＆Ｃ　Ｂｌｕｅ１号アルミニウムレーキを含む着色剤が含まれる。
【０１０６】
　いくつかの実施形態では、組成物が、滅菌注射用水性または油性懸濁液の形態であり得
る。この懸濁液は、上に言及された適切な分散剤または湿潤剤および懸濁化剤を使用して
、先行技術に従って製剤化され得る。滅菌注射用調製物はまた、例えば１，３－ブタンジ
オール中の溶液としての、非毒性の非経口的に許容される希釈剤または溶媒中の滅菌注射
液または懸濁液であり得る。使用され得る許容されるビヒクルおよび溶媒の中には水、リ
ンゲル液および等張塩化ナトリウム溶液がある。エタノール、プロピレングリコール、グ
リセロールホルマールまたはポリエチレングリコールなどの共溶媒を使用してもよい。フ
ェノールまたはベンジルアルコールなどの保存剤を使用してよい。
　さらに、滅菌不揮発性油が、溶媒または懸濁化媒体として慣用的に使用され得る。この
目的のために、合成モノ－またはジグリセリドを含む任意の無刺激不揮発性油が使用され
得る。さらに、オレイン酸などの脂肪酸が、注射剤の調製に用途を見出している。
【０１０７】
　局所的皮膚および皮下組成物は、非限定的な例として、エマルジョン、クリーム、軟膏
、ゲル、ペースト、粉末、シャンプー、ポアオン組成物、即時使用可能な組成物、スポッ
トオン溶液および懸濁液、ディップおよびスプレーを含み得る。本発明の化合物またはス
ポットオン、スプレーオンもしくはポアオン組成物の形態の、その中に数ある活性剤の中
でも少なくとも１つの本発明の化合物を含む組成物の局所施用によって、本発明の組成物
が、皮膚を通して吸収され全身レベルを達成し、皮脂腺を通してまたは皮膚の表面上に分
配されて、被毛を通したレベルを達成することが可能になり得る。化合物が皮脂腺を通し
て分配されると、これらがリザーバーとして作用することができ、それによって持続性の
効果（最大数カ月）が可能になり得る。スポットオン組成物は、典型的には動物全体では
ない領域を指す限局領域に施用される。一実施形態では、位置が肩の間であり得る。別の
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実施形態では、位置が縞、例えば動物の頭部から尾部までの縞であり得る。
　ポアオン組成物は、同様に参照により本明細書に組み込まれる、米国特許第６，０１０
，７１０号に記載されている。ポアオン組成物は、有利には油性で、一般的に有効成分の
ための希釈剤またはビヒクル、および有効成分が希釈剤に不溶性の場合、溶媒（例えば、
有機溶媒）も含み得る。
【０１０８】
　本発明で使用することができる有機溶媒には、これらに限定されないが、アセチルトリ
ブチルシトレート、脂肪酸エステル、例えばジメチルエステル、ジイソブチルアジペート
、アセトン、アセトニトリル、ベンジルアルコール、エチルアルコール、ブチルジグリコ
ール、ジメチルアセトアミド、ジメチルホルムアミド、ジメチルスルホキシド、ジプロピ
レングリコールｎ－ブチルエーテル、エタノール、イソプロパノール、メタノール、エチ
レングリコールモノエチルエーテル、エチレングリコールモノメチルエーテル、モノメチ
ルアセトアミド、ジプロピレングリコールモノメチルエーテル、液体ポリオキシエチレン
グリコール、プロピレングリコール、２－ピロリドン（例えば、Ｎ－メチルピロリドン）
、ジエチレングリコールモノエチルエーテル、エチレングリコール、トリアセチン、カル
ボン酸のＣ1－Ｃ10エステル、例えばブチルもしくはオクチルアセテート、およびジエチ
ルフタレート、またはこれらの溶媒の少なくとも２つの混合物が含まれる。
【０１０９】
　溶媒は、活性剤化合物の濃度およびこの溶媒中のその溶解度に従って使用される。溶媒
は、最も低い可能な体積を有するようにされる。ビヒクルは１００％までの差を構成する
。
　組成物のためのビヒクルまたは希釈剤は、ジメチルスルホキシド（ＤＭＳＯ）、グリコ
ール誘導体、例えばプロピレングリコール、グリコールエーテル、ポリエチレングリコー
ルまたはグリセロールを含み得る。ビヒクルまたは希釈剤として、これらに限定されない
が、ダイズ油、落花生油、ヒマシ油、トウモロコシ油、綿油、オリーブ油、グレープシー
ドオイル、ヒマワリ油などの植物油；これらに限定されないが、ワセリン、パラフィン、
シリコーンなどの鉱油；脂肪族または環状炭化水素、あるいは例えば中鎖（Ｃ8－Ｃ12な
ど）トリグリセリドを挙げることもできる。
【０１１０】
　本発明の別の実施形態では、軟化剤および／または展着剤および／または膜形成剤が添
加され得る。一実施形態では、軟化剤および／または展着剤および／または膜形成剤が以
下であり得る：
（ａ）ポリビニルピロリドン、ポリビニルアルコール、酢酸ビニルとビニルピロリドンの
コポリマー、ポリエチレングリコール、ベンジルアルコール、マンニトール、グリセロー
ル、ソルビトール、ポリオキシエチレン化ソルビタンエステル；レシチン、カルボキシメ
チルセルロースナトリウム、シリコーン油、ポリジオルガノシロキサン油（ポリジメチル
シロキサン（ＰＤＭＳ）油など）、例えばシラノール官能基を含むもの、または４５Ｖ２
油、
（ｂ）アニオン性界面活性剤、例えばステアリン酸アルカリ、ステアリン酸ナトリウム、
ステアリン酸カリウムまたはステアリン酸アンモニウム；ステアリン酸カルシウム、ステ
アリン酸トリエタノールアミン；アビエチン酸ナトリウム；アルキルサルフェート（例え
ば、ラウリル硫酸ナトリウムおよびセチル硫酸ナトリウム）；ドデシルベンゼンスルホン
酸ナトリウム、ジオクチルスルホコハク酸ナトリウム；脂肪酸（例えば、ヤシ油から誘導
されるもの）、
（ｃ）カチオン性界面活性剤には、式Ｎ+Ｒ’Ｒ’’Ｒ’’’Ｒ’’’’，Ｙ-（式中、基
Ｒは同一または異なるヒドロキシル化されていてもよい炭化水素基であり、Ｙ-はハロゲ
ン化物、硫酸およびスルホン酸アニオンなどの強酸のアニオンである）の水溶性四級アン
モニウム塩が含まれる；使用することができるカチオン性界面活性剤の中にはセチルトリ
メチルアンモニウムブロミドがある、
（ｄ）式Ｎ+ＨＲ’Ｒ’’Ｒ’’’（式中、基Ｒは同一または異なるヒドロキシル化され
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ていてもよい炭化水素基である）のアミン塩；使用することができるカチオン性界面活性
剤の中にはオクタデシルアミン塩酸塩がある、
（ｅ）非イオン性界面活性剤、例えばポリオキシエチレン化されていてもよいソルビタン
エステル（例えば、ポリソルベート８０）、ポリオキシエチレン化アルキルエーテル；ポ
リオキシプロピル化脂肪アルコール、例えばポリオキシプロピレン－スチロールエーテル
；ポリエチレングリコールステアレート、ヒマシ油のポリオキシエチレン化誘導体、ポリ
グリセロールエステル、ポリオキシエチレン化脂肪アルコール、ポリオキシエチレン化脂
肪酸、エチレンオキシドとプロピレンオキシドのコポリマー、
（ｆ）両性界面活性剤、例えばベタインの置換ラウリル化合物；または
（ｇ）これらの薬剤の少なくとも２つの混合物。
【０１１１】
　軟化剤の量の一実施形態では、使用される軟化剤が、約０．１～５０体積％または０．
２５～５体積％の割合であり得る。別の実施形態では、使用される軟化剤が、約０．１体
積％～約３０体積％、約１体積％～約３０体積％、約１体積％～約２０体積％、または約
５体積％～約２０体積％の割合であり得る。
　本発明の別の実施形態では、組成物が、参照により本明細書に組み込まれる、米国特許
第６，３９５，７６５号に記載されるように、即時使用可能な溶液形態であり得る。本発
明の化合物に加えて、即時使用可能な溶液は、結晶化阻害剤および有機溶媒または有機溶
媒の混合物を含有してもよい。いくつかの実施形態では、水を有機溶媒と共に含めてもよ
い。
【０１１２】
　本発明の種々の実施形態では、組成物が、組成物の総質量に対して、約１～約５０％（
ｗ／ｖ）または約５～約４０％（ｗ／ｖ）の量の結晶化阻害剤を含み得る。他の実施形態
では、本発明の組成物中の結晶化阻害剤の量が、約１％～約３０％、約５％～約２０％、
約１％～約１５％または約１％～約１０％（ｗ／ｗ）であり得る。本発明の組成物に使用
される結晶化阻害剤の種類は、組成物からの活性剤または不活性剤の結晶化を阻害するよ
う機能する限り限定されない。例えば、本発明の一定の実施形態では、組成物の溶媒また
は共溶媒が、組成物を投与した場合に経時的な結晶の形成を十分に阻害する場合、結晶化
阻害剤としても機能し得る。
【０１１３】
　本発明に有用な結晶化阻害剤には、これらに限定されないが、以下が含まれる：
（ａ）ポリビニルピロリドン、ポリビニルアルコール、酢酸ビニルとビニルピロリドンの
コポリマー、ポリエチレングリコール、ベンジルアルコール、ジメチルホルムアミド、ジ
メチルアセトアミド、ジメチルスルホキシド、２－ピロリドン、Ｎ－メチルピロリドン、
マンニトール、グリセロール、ソルビトールまたはソルビタンのポリオキシエチレン化エ
ステル；レシチンまたはカルボキシメチルセルロースナトリウム；またはアクリル誘導体
、例えばアクリレートもしくはメタクリレートまたはこれらのポリマーもしくはコポリマ
ー、ポリエチレングリコール（ＰＥＧ）もしくはポリエチレングリコールを含むポリマー
、例えばグリコフロールなど；
（ｂ）アニオン性界面活性剤、例えばステアリン酸アルカリ（例えば、ステアリン酸ナト
リウム、ステアリン酸カリウムまたはステアリン酸アンモニウム）；ステアリン酸カルシ
ウムまたはステアリン酸トリエタノールアミン；アビエチン酸ナトリウム；これらに限定
されないが、ラウリル硫酸ナトリウムおよびセチル硫酸ナトリウムを含むアルキルサルフ
ェート；ドデシルベンゼンスルホン酸ナトリウムまたはジオクチルスルホコハク酸ナトリ
ウム；または脂肪酸（例えば、ヤシ油）；
（ｃ）カチオン性界面活性剤、例えば式Ｎ+Ｒ’Ｒ’’Ｒ’’’Ｒ’’’’，Ｙ-（式中、
Ｒ基は同一のまたは異なるヒドロキシル化されていてもよい炭化水素基であり、Ｙ-はハ
ロゲン化物、硫酸およびスルホン酸アニオンなどの強酸のアニオンである）の水溶性四級
アンモニウム塩；セチルトリメチルアンモニウムブロミドが使用することができるカチオ
ン性界面活性剤の１つである；
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（ｄ）式Ｎ+ＨＲ’Ｒ’’Ｒ’’’（式中、Ｒ基は同一のまたは異なるヒドロキシル化さ
れていてもよい炭化水素基である）のアミン塩；オクタデシルアミン塩酸塩が使用するこ
とができるカチオン性界面活性剤の１つである；
（ｅ）非イオン性界面活性剤、例えばポリオキシエチレン化されていてもよいソルビタン
エステル、例えば、ポリソルベート８０、またはポリオキシエチレン化アルキルエーテル
；ポリエチレングリコールステアレート、ヒマシ油のポリオキシエチレン化誘導体、ポリ
グリセロールエステル、ポリオキシエチレン化脂肪アルコール、ポリオキシエチレン化脂
肪酸またはエチレンオキシドとプロピレンオキシドのコポリマー；
（ｆ）両性界面活性剤、例えばベタインの置換ラウリル化合物；
（ｇ）上記の（ａ）～（ｆ）に列挙される化合物の少なくとも２つの混合物；または
（ｈ）組成物を投与した後に結晶または非晶質固体の形成を阻害する有機溶媒または溶媒
の混合物。
【０１１４】
　結晶化阻害剤の一実施形態では、結晶化阻害剤ペアが使用される。このようなペアには
、例えば、ポリマー型の膜形成剤と表面活性剤の組み合わせが含まれる。これらの剤は、
結晶化阻害剤として上に言及される化合物から選択される。
　いくつかの実施形態では、有機溶媒が、約１０～約３５の間または約２０～約３０の間
の比誘電率を有し得る。他の実施形態では、有機溶媒が、約１０～約４０の間または約２
０～約３０の間の比誘電率を有し得る。組成物全体中のこの有機溶媒または溶媒の混合物
の含有量は限定されず、所望の成分を所望の濃度まで溶解するのに十分な量で存在する。
上に論じられるように、有機溶媒は、組成物中で結晶化阻害剤としても機能し得る。
　いくつかの実施形態では、有機溶媒の１つまたは複数が、約１００℃未満または約８０
℃未満の沸点を有し得る。他の実施形態では、有機溶媒が、約３００℃未満、約２５０℃
未満、約２３０℃未満、約２１０℃未満または約２００℃未満の沸点を有し得る。
【０１１５】
　溶媒の混合物、すなわち溶媒と共溶媒が存在するいくつかの実施形態では、溶媒が約１
／５０～約１／１の質量／質量（Ｗ／Ｗ）比で組成物中に存在し得る。典型的には、溶媒
が質量で約１／３０～約１／１、約１／２０～約１／１または約１／１５～約１／１の比
となる。好ましくは、２つの溶媒が約１／１５～約１／２の質量／質量比で存在する。い
くつかの実施形態では、存在する溶媒の少なくとも１つが、活性剤の溶解度を改善するよ
うに、または乾燥促進剤として作用し得る。特定の実施形態では、溶媒の少なくとも１つ
が水との混和性である。
　組成物はまた、空気中での酸化を阻害することを意図した抗酸化剤を含むことができ、
この剤は、約０．００５～約１％（ｗ／ｖ）、約０．０１～約０．１％または約０．０１
～約０．０５％の割合で存在し得る。
　膜形成剤の一実施形態では、剤が、これらに限定されないが、種々のグレードのポリビ
ニルピロリドン、ポリビニルアルコール、および酢酸ビニルとビニルピロリドンのコポリ
マーを含むポリマー型のものである。
　表面活性剤の一実施形態では、剤が、これらに限定されないが、非イオン性界面活性剤
でできたものを含み；表面活性剤の別の実施形態では、剤がポリオキシエチレン化ソルビ
タンエステルであり、表面活性剤のさらに別の実施形態では、剤が種々のグレードのポリ
ソルベート、例えばポリソルベート８０を含む。
【０１１６】
　本発明の別の実施形態では、膜形成剤および表面活性剤を、他に言及される結晶化阻害
剤の総量の限度内の類似のまたは同一の量で組み込むことができる。
　結晶化阻害剤は、被毛上の結晶の形成を阻害し、皮膚または毛皮の審美的外観の維持を
改善する；すなわち、高濃度の活性材料にもかかわらず、粘着する傾向も粘着性外観の傾
向もない。本明細書で言及されるもの以外の物質を本発明で結晶化阻害剤として使用して
もよい。一実施形態では、結晶化阻害剤の有効性が、上に定義される適切な溶媒中１０％
（ｗ／ｖ）の活性剤を含む溶液０．３ｍＬ、および結晶化阻害剤として作用する１０％（
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ｗ／ｖ）の化合物を、２０℃で２４時間スライドガラス上に置き、その後、１０個未満の
結晶、好ましくは０個の結晶がスライドガラス上に裸眼で見られる試験によって実証され
得る。
　抗酸化剤の一実施形態では、剤が当技術分野で慣用的なものであり、これらに限定され
ないが、ブチルヒドロキシアニソール、ブチルヒドロキシトルエン、アスコルビン酸、メ
タ重亜硫酸ナトリウム、没食子酸プロピル、チオ硫酸ナトリウムまたは抗酸化特性を有す
る少なくとも２つの化合物の混合物を含む。
【０１１７】
　上に論じられる組成物アジュバントは当業者に周知であり、商業的にまたは公知の技術
を通して得ることができる。これらの濃縮組成物は、一般的に上に定義される構成成分の
単純な混合によって調製される；有利なことに、出発点は、活性材料を主溶媒中で混合す
ることであり、次いで、他の成分またはアジュバントを添加する。
　施用される組成物の体積は、動物の種類および動物のサイズ、ならびに組成物の濃度お
よび活性剤の効力に依存する。一実施形態では、約０．１～約２０ｍｌの量の組成物が動
物に施用され得る。体積の他の実施形態では、体積が約０．１～約１０ｍｌ、約０．１～
約５ｍｌ、約０．５ｍｌ～約１０ｍｌまたは約０．３～約３ｍｌとなり得る。
　本発明の別の実施形態では、本発明によるスポットオン組成物の施用が、溶液を哺乳動
物または鳥に施用した場合に、持続性で広域の有効性を提供することもできる。スポット
オン組成物は、動物の局所、一般的には２つの肩の間への間欠的施用のための濃縮溶液、
懸濁液、マイクロエマルジョンまたはエマルジョン（スポットオン型の溶液）の局所投与
を提供する。
【０１１８】
　スポットオン組成物については、担体が、米国特許第６，４２６，３３３号（参照によ
り本明細書に組み込まれる）に記載される液体担体ビヒクルであり得る。一実施形態では
、スポットオン組成物が、これらに限定されないが、アセトン、脂肪族アルコール、例え
ばメタノール、エタノール、プロパノール、ブタノール、イソプロパノール、ペンタノー
ル、ヘキサノール、ヘプタノール、オクタノール、ノナノール、シクロペンタノール、シ
クロヘキサノール、エチレングリコール、プロピレングリコールなど；芳香族アルコール
、例えばフェノール、クレゾール、ナフトール、ベンジルアルコールなど；アセトニトリ
ル、ブチルジグリコール、有機アミド、例えばジメチルアセトアミド、ジメチルホルムア
ミド、モノメチルアセトアミド、２－ピロリドン、Ｎ－メチルピロリドン、ビニルピロリ
ドンなど；プロピレンもしくはエチレンカーボネート、ジメチルスルホキシド（ＤＭＳＯ
）、グリコールポリマーもしくはそのエーテル、例えば種々のグレードのポリエチレング
リコール（ＰＥＧ）、種々のグレードのポリプロピレングリコール、ジプロピレングリコ
ールｎ－ブチルエーテル、エチレングリコールモノエチルエーテル、エチレングリコール
モノメチルエーテル、ジプロピレングリコールモノメチルエーテル、ジエチレングリコー
ルモノエチルエーテル、エチレングリコール、ジエチルフタレート脂肪酸エステル、例え
ばジエチルエステルもしくはジイソブチルアジペート、またはこれらの溶媒の少なくとも
２つの混合物を含む溶媒または溶媒の混合物を含み得る。
【０１１９】
　液体担体ビヒクルは、これらに限定されないが、上記の（ａ）～（ｈ）に記載されるも
のを含む結晶化阻害剤、または溶媒と結晶化阻害剤（上に定義される）の両方として作用
し得る化合物、またはこれらの結晶化阻害剤の混合物を含有してもよい。
　スポットオン組成物は、有効成分を薬学的または獣医学的に許容されるビヒクルに溶解
することによって調製され得る。あるいは、スポットオン組成物は、治療薬の残留物を動
物の表面に残すために有効成分をカプセル化することによって調製され得る。これらの組
成物は、治療される宿主動物の種、感染の重症度および種類、ならびに宿主の体重に応じ
て、組み合わせの治療薬の質量に関して異なる。
　剤形は、典型的には約０．１ｍｇ～約５ｇを含有し得る。他の実施形態では、剤形が約
０．５ｍｇ～約５ｍｇの活性剤を含有し得る。剤形の一実施形態では、投与量が約１ｍｇ
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～約５００ｍｇの活性剤、典型的には約２５ｍｇ、約５０ｍｇ、約１００ｍｇ、約２００
ｍｇ、約３００ｍｇ、約４００ｍｇ、約５００ｍｇ、約６００ｍｇ、約８００ｍｇまたは
約１０００ｍｇを含有し得る。
　本発明の一実施形態では、活性剤が、約０．０５～約１０％質量／体積の濃度で組成物
中に存在し得る。本発明の別の実施形態では、活性剤が、約０．１～約２％質量／体積の
濃度として組成物中に存在し得る。本発明のさらに別の実施形態では、活性剤が約０．２
５～約１．５％質量／体積の濃度として組成物中に存在し得る。本発明のその上別の実施
形態では、活性剤が約１％質量／体積の濃度として組成物中に存在し得る。
【０１２０】
ＩＩ．治療方法
　上に論じられるように、化合物は、内部寄生生物に対して有効であり、動物中または上
の寄生生物感染を治療および予防するために使用され得る。一実施形態では、本発明は、
動物（例えば、哺乳動物または鳥）中または上の内部寄生生物感染を治療または予防する
方法であって、殺内部寄生生物有効量の式（Ｉ）の化合物もしくはその獣医学的に許容さ
れる塩、または本発明の組成物を動物に投与することを含む方法を提供する。
　化合物は、外部寄生生物に対しても有効となり得、動物上の外部寄生生物侵襲を治療お
よび予防するために使用され得る。別の実施形態では、本発明は、動物（例えば、哺乳動
物または鳥）上の外部寄生生物侵襲を治療または予防する方法であって、殺外部寄生生物
有効量の式（Ｉ）の化合物もしくはその獣医学的に許容される塩、または本発明の組成物
を動物に投与することを含む方法を提供する。
　別の実施形態では、本発明は、動物中または上の内部寄生生物感染および外部寄生生物
侵襲を治療または予防する方法であって、有効量の式（Ｉ）の化合物を、有効量の少なく
とも第２の活性剤またはその獣医学的に許容される塩と組み合わせて含む組成物を動物に
投与することを含む方法を提供する。
【０１２１】
　本発明のその上別の実施形態では、ある場所の寄生生物侵襲を治療または予防する方法
であって、殺寄生生物有効量の式（Ｉ）の化合物またはその獣医学的に許容される塩をそ
の場所に投与または施用することを含む方法が提供される。動物の健康の用途に関して、
「場所」は、動物の中および上を除く、寄生生物が成長している、または成長し得る生息
地、繁殖地、地域、材料または環境を意味することを意図している。
　別の実施形態では、本発明は、植物および作物の有害生物を防除する、または木材含有
構造を保護するための方法および化合物の使用を提供する。
　治療することができる哺乳動物には、これらに限定されないが、ヒト、ネコ、イヌ、ウ
シ、ニワトリ、雌ウシ、バイソン、シカ、ヤギ、ウマ、ラマ、ラクダ、ブタ、ヒツジおよ
びヤクが含まれる。本発明の一実施形態では、治療される哺乳動物がヒト、ネコまたはイ
ヌである。
　本発明の一実施形態では、化合物が、内部寄生生物に対する、特に大環状ラクトンクラ
スの活性剤に耐性の内部寄生生物に対する優れた有効性を有していた。一実施形態では、
本発明の化合物および組成物が、哺乳動物または鳥において捻転胃虫（Ｈａｅｍｏｎｃｈ
ｕｓ　ｃｏｎｔｏｒｔｕｓ）、オステルタジア・サークムシンクタ（Ｏｓｔｅｒｔａｇｉ
ａ　ｃｉｒｃｕｍｃｉｎｃｔａ）およびトリコストロンギルス・コルブリホルミス（Ｔｒ
ｉｃｈｏｓｔｒｏｎｇｙｌｕｓ　ｃｏｌｕｂｒｉｆｏｒｍｉｓ）を防除するのに有効であ
る。
【０１２２】
　別の実施形態では、本発明は、動物の寄生生物侵襲または感染を治療する方法であって
、有効量の本発明の駆虫性化合物を、有効量のアベルメクチンおよびミルベマイシンを含
む無脊椎動物ＧＡＢＡ受容体の活性化因子と組み合わせて、それを必要とする動物に投与
することを含む方法を提供する。本発明の化合物と組み合わせて使用され得るアベルメク
チンには、これらに限定されないが、アバメクチン、ジマデクチン、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、ラチデクチン、レピメクチンおよびセラ
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メクチンが含まれる。本発明の化合物と組み合わせて使用され得るミルベマイシン化合物
には、これらに限定されないが、ミルベメクチン、ミルベマイシンＤ、モキシデクチンお
よびネマデクチンが含まれる。前記アベルメクチンおよびミルベマイシンの５－オキソお
よび５－オキシム誘導体も含まれる。
【０１２３】
　一実施形態では、本発明の化合物および組成物が、以下の寄生生物の内部寄生生物感染
を治療または予防するために使用され得る：アナプロセファラ属（Ａｎａｐｌｏｃｅｐｈ
ａｌａ）（裸頭条虫属（Ａｎｏｐｌｏｃｅｐｈａｌａ））、鉤虫属、アメリカ鉤虫属、回
虫属、ブルギア属（Ｂｒｕｇｉａ）、ブノストムム属（Ｂｕｎｏｓｔｏｍｕｍ）、毛細線
虫属、チャベルティア属（Ｃｈａｂｅｒｔｉａ）、クーペリア属（Ｃｏｏｐｅｒｉａ）、
シアトストムム属（Ｃｙａｔｈｏｓｔｏｍｕｍ）、シリコシクルス属（Ｃｙｌｉｃｏｃｙ
ｃｌｕｓ）、シリコドントホルス属（Ｃｙｌｉｃｏｄｏｎｔｏｐｈｏｒｕｓ）、シリコス
テファヌス属（Ｃｙｌｉｃｏｓｔｅｐｈａｎｕｓ）、クラテロストムム属（Ｃｒａｔｅｒ
ｏｓｔｏｍｕｍ）、ディクチオカウルス属（Ｄｉｃｔｙｏｃａｕｌｕｓ）、ディペタロネ
マ属（Ｄｉｐｅｔａｌｏｎｅｍａ）、ディピリジウム属（Ｄｉｐｙｌｉｄｉｕｍ）、イヌ
糸状虫属（Ｄｉｒｏｆｉｌａｒｉａ）、ドラクンクルス属（Ｄｒａｃｕｎｃｕｌｕｓ）、
エキノコックス属（Ｅｃｈｉｎｏｃｏｃｃｕｓ）、ギョウチュウ属、ファスキオラ属（Ｆ
ａｓｃｉｏｌａ）、フィラロイデス属（Ｆｉｌａｒｏｉｄｅｓ）、ハブロネマ属（Ｈａｂ
ｒｏｎｅｍａ）、ヘモンクス属（Ｈａｅｍｏｎｃｈｕｓ）、ブタ肺虫属（Ｍｅｔａｓｔｒ
ｏｎｇｙｌｕｓ）、モニエジア属（Ｍｏｎｉｅｚｉａ）、アメリカ鉤虫属、ネマトジルス
属（Ｎｅｍａｔｏｄｉｒｕｓ）、ニッポストロンギルス属（Ｎｉｐｐｏｓｔｒｏｎｇｙｌ
ｕｓ）、腸結節虫属（Ｏｅｓｏｐｈａｇｏｓｔｏｍｕｍ）、オンコセルカ属（Ｏｎｃｈｏ
ｃｅｒｃａ）、オステルタギア属（Ｏｓｔｅｒｔａｇｉａ）、オキシウリス属（Ｏｘｙｕ
ｒｉｓ）、パラスカリス属（Ｐａｒａｓｃａｒｉｓ）、住血吸虫属（Ｓｃｈｉｓｔｏｓｏ
ｍａ）、ストロンギルス属（Ｓｔｒｏｎｇｙｌｕｓ）、テニア属（Ｔａｅｎｉａ）、トキ
ソカラ属、ストロンギロイデス属、トキサスカリス属、旋毛虫属、鞭虫属、毛様線虫属（
Ｔｒｉｃｈｏｓｔｒｏｎｇｙｌｕｓ）、トリオドントホルス属（Ｔｒｉｏｄｏｎｔｏｐｈ
ｏｒｕｓ）、ウンシナリア属（Ｕｎｃｉｎａｒｉａ）、糸状虫属（Ｗｕｃｈｅｒｅｒｉａ
）およびこれらの組み合わせ。
【０１２４】
　本発明の特に好ましい実施形態では、本発明の化合物および組成物が、ディロフィラリ
ア・イミティスによる感染を治療または予防するために使用される。化合物が、Ｄ．イミ
ティスミクロフィラリアおよびＬ４幼虫に対して極めて有効であることが分かっている。
よって、化合物を使用して、Ｄ．イミティスが成虫に生育できる前にその未成熟段階を殺
傷することによって、動物がイヌ糸状虫症を発症しないようにすることができる。一実施
形態では、化合物および化合物を含む組成物を使用して、大環状ラクトンに耐性のＤ．イ
ミティスの未成熟段階を殺傷することによって、イヌ糸状虫症の発症を予防することがで
きる。別の実施形態では、本発明の化合物および組成物が、ディロフィラリア・レペンス
またはディロフィラリア・ホンコンエンシスによる感染を治療または予防するために使用
される。
　本発明の別の実施形態では、寄生生物が捻転胃虫、オステルタジア・サークムシンクタ
、トリコストロンギルス・アクセイ（Ｔｒｉｃｈｏｓｔｒｏｎｇｙｌｕｓ　ａｘｅｉ）、
トリコストロンギルス・コルブリホルミス、クーペリア・クルチセイ（Ｃｏｏｐｅｒｉａ
　ｃｕｒｔｉｃｅｉ）、ネマトジルス・バツス（Ｎｅｍａｔｏｄｉｒｕｓ　ｂａｔｔｕｓ
）およびこれらの組み合わせである。
【０１２５】
　殺外部寄生生物剤と組み合わせる場合の、内部寄生生物と外部寄生生物の両方に対する
治療の別の実施形態では、外部寄生生物が、イヌノミ属（Ｃｔｅｎｏｃｅｐｈａｌｉｄｅ
ｓ）、コイタマダニ属（Ｒｈｉｐｉｃｅｐｈａｌｕｓ）、カクマダニ属（Ｄｅｒｍａｃｅ
ｎｔｏｒ）、マダニ属（Ｉｘｏｄｅｓ）、ウシマダニ属（Ｂｏｏｐｈｉｌｕｓ）、キララ
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マダニ属（Ａｍｂｌｙｏｍｍａ）、チマダニ属（Ｈａｅｍａｐｈｙｓａｌｉｓ）、イボマ
ダニ属（Ｈｙａｌｏｍｍａ）、サルコプテス属（Ｓａｒｃｏｐｔｅｓ）、キュウセンヒゼ
ンダニ属（Ｐｓｏｒｏｐｔｅｓ）、ミミヒゼンダニ属（Ｏｔｏｄｅｃｔｅｓ）、ショクヒ
ヒゼンダニ属（Ｃｈｏｒｉｏｐｔｅｓ）、ヒフバエ属（Ｈｙｐｏｄｅｒｍａ）、ダマリニ
ア属（Ｄａｍａｌｉｎｉａ）、ケモノホソジラミ属（Ｌｉｎｏｇｎａｔｈｕｓ）、ブタジ
ラミ属（Ｈａｅｍａｔｏｐｉｎｕｓ）、ソレノポテス属（Ｓｏｌｅｎｏｐｔｅｓ）、ケモ
ノハジラミ属（Ｔｒｉｃｈｏｄｅｃｔｅｓ）およびフェリコラ属（Ｆｅｌｉｃｏｌａ）の
ものを含む１つまたは複数の昆虫またはクモ綱である。
【０１２６】
　外部寄生生物に対する治療の別の実施形態では、外部寄生生物が、イヌノミ属、コイタ
マダニ属、カクマダニ属、マダニ属および／またはウシマダニ属のものである。治療され
る外部寄生生物には、これらに限定されないが、ノミ、マダニ、ダニ、カ、ハエ、シラミ
、クロバエおよびこれらの組み合わせが含まれる。具体例としては、これらに限定されな
いが、ネコおよびイヌのノミ（ネコノミ（Ｃｔｅｎｏｃｅｐｈａｌｉｄｅｓ　ｆｅｌｉｓ
）、イヌノミ属種など）、マダニ（コイタマダニ属種、マダニ属種、カクマダニ属種、キ
ララマダニ属種など）、およびダニ（ニキビダニ属（Ｄｅｍｏｄｅｘ）種、サルコプテス
属種、ミミヒゼンダニ属種など）、シラミ（ケモノハジラミ属種、ヤドリツメダニ属（Ｃ
ｈｅｙｌｅｔｉｅｌｌａ）種、ケモノホソジラミ属種など）、カ（ヤブカ属（Ａｅｄｅｓ
）種、イエカ属（Ｃｕｌｅｘ）種、ハマダラカ属（Ａｎｏｐｈｅｌｅｓ）種など）、およ
びハエ（ヘマトビア属（Ｈａｅｍａｔｏｂｉａ）種、イエバエ属（Ｍｕｓｃａ）種、スト
モキシス属（Ｓｔｏｍｏｘｙｓ）種、ヒフバエ属（Ｄｅｒｍａｔｏｂｉａ）種、コクリオ
ミイヤ属（Ｃｏｃｈｌｉｏｍｙｉａ）種など）が挙げられる。外部寄生生物に対する治療
のさらに別の実施形態では、外部寄生生物がノミおよび／またはマダニである。
【０１２７】
　外部寄生生物の追加の例としては、これらに限定されないが、マダニ、ウシマダニ属、
特にオウシマダニ（ｍｉｃｒｏｐｌｕｓ）（ウシマダニ）種、デコロラタス（ｄｅｃｏｌ
ｏｒａｔｕｓ）種およびアニュラタス（ａｎｎｕｌａｔｕｓ）種のマダニ；ハエ幼虫症、
例えばヒトヒフバエ（Ｄｅｒｍａｔｏｂｉａ　ｈｏｍｉｎｉｓ）（ベルンインブラジル（
Ｂｅｒｎｅ　ｉｎ　Ｂｒａｚｉｌ）として公知）およびコクリオミイヤ・ホミニボラック
ス（Ｃｏｃｈｌｉｏｍｙｉａ　ｈｏｍｉｎｉｖｏｒａｘ）（キンバエ）；ヒツジハエ幼虫
症、例えばルシリア・セリカタ（Ｌｕｃｉｌｉａ　ｓｅｒｉｃａｔａ）、ルシリア・クプ
リナ（Ｌｕｃｉｌｉａ　ｃｕｐｒｉｎａ）（オーストラリア、ニュージーランドおよび南
アフリカでクロバエ蠅蛆症として公知）を含む。固有のハエとしては、その成虫が寄生生
物となるハエ、例えばノサシバエ（Ｈａｅｍａｔｏｂｉａ　ｉｒｒｉｔａｎｓ）（ノサシ
バエ）；シラミ、例えばウシホソジラミ（Ｌｉｎｏｇｎａｔｈｕｓ　ｖｉｔｕｌｏｒｕｍ
）など；およびダニ、例えばヒゼンダニ（Ｓａｒｃｏｐｔｅｓ　ｓｃａｂｉｅｉ）および
ヒツジキュウセンダニ（Ｐｓｏｒｏｐｔｅｓ　ｏｖｉｓ）が挙げられる。上記リストは網
羅的ではなく、他の外部寄生生物は動物およびヒトに有害であることが当技術分野で周知
である。これらには、例えば移動性双翅目幼虫が含まれる。
【０１２８】
　本発明の別の実施形態では、本発明の化合物および組成物が、チャバネゴキブリ（Ｂｌ
ａｔｔｅｌｌａ　ｇｅｒｍａｎｉｃａ）、ニセアメリカタバコガ（Ｈｅｌｉｏｔｈｉｓ　
ｖｉｒｅｓｃｅｎｓ）、コロラドハムシ（Ｌｅｐｔｉｎｏｔａｒｓａ　ｄｅｃｅｍｌｉｎ
ｅａｔａ）、トビイロシワアリ（Ｔｅｔｒａｍｏｒｉｕｍ　ｃａｅｓｐｉｔｕｍ）および
これらの組み合わせからなる群から選択される昆虫などの有害生物を防除するのに適して
いる。
　植物性寄生線虫には、例えば、アングイナ属（Ａｎｇｕｉｎａ）種、アフェレンコイデ
ス属（Ａｐｈｅｌｅｎｃｈｏｉｄｅｓ）属、ベロノアイムス属（Ｂｅｌｏｎｏａｉｍｕｓ
）種、ブルサフェレンクス属（Ｂｕｒｓａｐｈｅｌｅｎｃｈｕｓ）種、ディチレンクス・
ディプサシ（Ｄｉｔｙｌｅｎｃｈｕｓ　ｄｉｐｓａｃｉ）、グロボデラ属（Ｇｌｏｂｏｄ
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ｅｒａ）種、ヘリオコチレンカス属（Ｈｅｌｉｏｃｏｔｙｌｅｎｃｈｕｓ）種、ヘテロデ
ラ属（Ｈｅｔｅｒｏｄｅｒａ）種、ロンギドラス属（Ｌｏｎｇｉｄｏｒｕｓ）種、メロイ
ドジン属（Ｍｅｌｏｉｄｏｇｙｎｅ）種、プラティレンクス属（Ｐｒａｔｙｌｅｎｃｈｕ
ｓ）種、ラドフォラス・シミリス（Ｒａｄｏｐｈｏｌｕｓ　ｓｉｍｉｌｉｓ）、ロチレン
クス属（Ｒｏｔｙｌｅｎｃｈｕｓ）種、トリコドルス属（Ｔｒｉｃｈｏｄｏｒｕｓ）種、
ティレンコリンクス（Ｔｙｌｅｎｃｈｏｒｈｙｎｃｈｕｓ）種、ティレンクルス属（Ｔｙ
ｌｅｎｃｈｕｌｕｓ）種、ミカンネセンチュウ（Ｔｙｌｅｎｃｈｕｌｕｓ　ｓｅｍｉｐｅ
ｎｅｔｒａｎｓ）、キシフィネマ属（Ｘｉｐｈｉｎｅｍａ）種が含まれる。
【０１２９】
　さらに、他の殺有害生物剤を組成物に添加してまたはしないで、本発明を、これらに限
定されないが、以下の有害生物を含む他の有害生物を処理するために使用することもでき
る：
（１）等脚目（Ｉｓｏｐｏｄａ）のもの、例えばオニスクス・アセルス（Ｏｎｉｓｃｕｓ
　ａｓｅｌｌｕｓ）、アルマジリジウム・ブルガレ（Ａｒｍａｄｉｌｌｉｄｉｕｍ　ｖｕ
ｌｇａｒｅ）およびポルセリオ・スカベル（Ｐｏｒｃｅｌｌｉｏ　ｓｃａｂｅｒ）；
（２）倍脚綱（Ｄｉｐｌｏｐｏｄａ）の目のもの、例えばブラニウルス・グツラツス（Ｂ
ｌａｎｉｕｌｕｓ　ｇｕｔｔｕｌａｔｕｓ）；
（３）唇脚綱（Ｃｈｉｌｏｐｏｄａ）の目のもの、例えばゲオフィルス・カルポファグス
（Ｇｅｏｐｈｉｌｕｓ　ｃａｒｐｏｐｈａｇｕｓ）およびスクチゲラ属（Ｓｃｕｔｉｇｅ
ｒａ）種；
（４）結合綱（Ｓｙｍｐｈｙｌａ）の目のもの、例えばスクチゲレラ・イマクラタ（Ｓｃ
ｕｔｉｇｅｒｅｌｌａ　ｉｍｍａｃｕｌａｔａ）；
（５）シミ目（Ｔｈｙｓａｎｕｒａ）のもの、例えばセイヨウシミ（Ｌｅｐｉｓｍａ　ｓ
ａｃｃｈａｒｉｎａ）；
（６）トビムシ目（Ｃｏｌｌｅｍｂｏｌａ）のもの、例えばオニキウルス・アルマトゥス
（Ｏｎｙｃｈｉｕｒｕｓ　ａｒｍａｔｕｓ）；
（７）ゴキブリ目（Ｂｌａｔｔａｒｉａ）のもの、例えばトウヨウゴキブリ（Ｂｌａｔｔ
ａ　ｏｒｉｅｎｔａｌｉｓ）、ワモンゴキブリ（Ｐｅｒｉｐｌａｎｅｔａ　ａｍｅｒｉｃ
ａｎａ）、マデラゴキブリ（Ｌｅｕｃｏｐｈａｅａ　ｍａｄｅｒａｅ）およびチャバネゴ
キブリ；
（８）ハチ目（Ｈｙｍｅｎｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばジプリオン属（Ｄｉｐｒｉｏｎ
）種、ホプロカンパ属（Ｈｏｐｌｏｃａｍｐａ）種、ケアリ属（Ｌａｓｉｕｓ）種、イエ
ヒメアリ（Ｍｏｎｏｍｏｒｉｕｍ　ｐｈａｒａｏｎｉｓ）およびスズメバチ属（Ｖｅｓｐ
ａ）種；
（９）ノミ目（Ｓｉｐｈｏｎａｐｔｅｒａ）のもの、例えばケオピスネズミノミ（Ｘｅｎ
ｏｐｓｙｌｌａ　ｃｈｅｏｐｉｓ）およびナガノミ属（Ｃｅｒａｔｏｐｈｙｌｌｕｓ）種
；
（１０）シラミ亜目（Ａｎｏｐｌｕｒａ）（シラミ目（Ｐｈｔｈｉｒａｐｔｅｒａ））の
もの、例えばダマリニア属種、ブタジラミ属種、ケモノホソジラミ属種、シラミ属（Ｐｅ
ｄｉｃｕｌｕｓ）種、ケモノハジラミ属種；
【０１３０】
（１１）クモ綱（Ａｒａｃｈｎｉｄａ）のもの、例えばアカルス・シロ（Ａｃａｒｕｓ　
ｓｉｒｏ）、アセリア・シェルドニ（Ａｃｅｒｉａ　ｓｈｅｌｄｏｎｉ）、アクロプス属
（Ａｃｕｌｏｐｓ）種、アクルス属（Ａｃｕｌｕｓ）種、キララマダニ属種、アルガス属
（Ａｒｇａｓ）種、ウシマダニ属種、ブレビパルプス属（Ｂｒｅｖｉｐａｌｐｕｓ）種、
クローバービラハダニ（Ｂｒｙｏｂｉａ　ｐｒａｅｔｉｏｓａ）、ショクヒヒゼンダニ属
種、ワクモ（Ｄｅｒｍａｎｙｓｓｕｓ　ｇａｌｌｉｎａｅ）、エオテトラニクス属（Ｅｏ
ｔｅｔｒａｎｙｃｈｕｓ）種、エピトリメルス・ピリ（Ｅｐｉｔｒｉｍｅｒｕｓ　ｐｙｒ
ｉ）、ユーテトラニクス属（Ｅｕｔｅｔｒａｎｙｃｈｕｓ）種、エリオフィエス属（Ｅｒ
ｉｏｐｈｙｅｓ）種、ヘミタルソネムス属（Ｈｅｍｉｔａｒｓｏｎｅｍｕｓ）種、イボマ
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ダニ属種、マダニ属種、クロゴケグモ（Ｌａｔｒｏｄｅｃｔｕｓ　ｍａｃｔａｎｓ）、メ
タテトラニクス属（Ｍｅｔａｔｅｔｒａｎｙｃｈｕｓ）種、オリゴニクス属（Ｏｌｉｇｏ
ｎｙｃｈｕｓ）種、ヒメダニ属（Ｏｒｎｉｔｈｏｄｏｒｏｓ）種、パノニクス属（Ｐａｎ
ｏｎｙｃｈｕｓ）種、ミカンサビダニ（Ｐｈｙｌｌｏｃｏｐｔｒｕｔａ　ｏｌｅｉｖｏｒ
ａ）、チャノホコリダニ（Ｐｏｌｙｐｈａｇｏｔａｒｓｏｎｅｍｕｓ　ｌａｔｕｓ）、キ
ュウセンヒゼンダニ属種、コイタマダニ属種、ネダニ属（Ｒｈｉｚｏｇｌｙｐｈｕｓ）種
、サルコプテス属種、スコルピオ・マウルス（Ｓｃｏｒｐｉｏ　ｍａｕｒｕｓ）、ステノ
タルソネムス属（Ｓｔｅｎｏｔａｒｓｏｎｅｍｕｓ）種、タルソネムス属（Ｔａｒｓｏｎ
ｅｍｕｓ）種、テトラニクス属（Ｔｅｔｒａｎｙｃｈｕｓ）種、ヴァサテス・リコペルシ
キ（Ｖａｓａｔｅｓ　ｌｙｃｏｐｅｒｓｉｃｉ）；
（１２）双殻類（Ｂｉｖａｌｖａ）の綱のもの、例えばカワホトトギスガイ属（Ｄｒｅｉ
ｓｓｅｎａ）種；
【０１３１】
（１３）鞘翅目（Ｃｏｌｅｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばインゲンマメゾウムシ（Ａｃａ
ｎｔｈｏｓｃｅｌｉｄｅｓ　ｏｂｔｅｃｔｕｓ）、コイチャコガネ属（Ａｄｏｒｅｔｕｓ
）種、アゲラスチカ・アルニ（Ａｇｅｌａｓｔｉｃａ　ａｌｎｉ）、アグリオテス属（Ａ
ｇｒｉｏｔｅｓ）種、アンフィマロン・ソルスチチアリス（Ａｍｐｈｉｍａｌｌｏｎ　ｓ
ｏｌｓｔｉｔｉａｌｉｓ）、アノビウム・プンクタツム（Ａｎｏｂｉｕｍ　ｐｕｎｃｔａ
ｔｕｍ）、アノプロホラ属（Ａｎｏｐｌｏｐｈｏｒａ）種、アントノムス属（Ａｎｔｈｏ
ｎｏｍｕｓ）種、アントレヌス属（Ａｎｔｈｒｅｎｕｓ）種、アポゴニア属（Ａｐｏｇｏ
ｎｉａ）種、アトマリア属（Ａｔｏｍａｒｉａ）種、ヒメカツオブシムシ属（Ａｔｔａｇ
ｅｎｕｓ）種、ブルキジウス・オブテクツス（Ｂｒｕｃｈｉｄｉｕｓ　ｏｂｔｅｃｔｕｓ
）、ブルクス属（Ｂｒｕｃｈｕｓ）種、セウトリンクス属（Ｃｅｕｔｈｏｒｈｙｎｃｈｕ
ｓ）種、クレオヌス・メンジクス（Ｃｌｅｏｎｕｓ　ｍｅｎｄｉｃｕｓ）、コノデルス属
（Ｃｏｎｏｄｅｒｕｓ）種、コスモポリテス属（Ｃｏｓｍｏｐｏｌｉｔｅｓ）種、コステ
リトラ・ゼアランジカ（Ｃｏｓｔｅｌｙｔｒａ　ｚｅａｌａｎｄｉｃａ）、クルクリオ属
（Ｃｕｒｃｕｌｉｏ）種、ヤナギシリジロゾウムシ（Ｃｒｙｐｔｏｒｈｙｎｃｈｕｓ　ｌ
ａｐａｔｈｉ）、デルメステス属（Ｄｅｒｍｅｓｔｅｓ）種、ジアブロチカ属（Ｄｉａｂ
ｒｏｔｉｃａ）種、エピラクナ属（Ｅｐｉｌａｃｈｎａ）種、ファウスティヌス・クバエ
（Ｆａｕｓｔｉｎｕｓ　ｃｕｂａｅ）、ギビウム・シロイデス（Ｇｉｂｂｉｕｍ　ｐｓｙ
ｌｌｏｉｄｅｓ）、ヘテロニクス・アラター（Ｈｅｔｅｒｏｎｙｃｈｕｓ　ａｒａｔｏｒ
）、ヒラモルファ・エレガンス（Ｈｙｌａｍｏｒｐｈａ　ｅｌｅｇａｎｓ）、ヒロトルペ
ス・バジュラス（Ｈｙｌｏｔｒｕｐｅｓ　ｂａｊｕｌｕｓ）、ヒペラ・ポスティカ（Ｈｙ
ｐｅｒａ　ｐｏｓｔｉｃａ）、ヒポテネムス属（Ｈｙｐｏｔｈｅｎｅｍｕｓ）種、ラクノ
ステルナ・コンサングイネア（Ｌａｃｈｎｏｓｔｅｒｎａ　ｃｏｎｓａｎｇｕｉｎｅａ）
、コロラドハムシ、イネミズゾウムシ（Ｌｉｓｓｏｒｈｏｐｔｒｕｓ　ｏｒｙｚｏｐｈｉ
ｌｕｓ）、リクサス属（Ｌｉｘｕｓ）種、リクタス属（Ｌｙｃｔｕｓ）種、メリゲテス・
アエネウス（Ｍｅｌｉｇｅｔｈｅｓ　ａｅｎｅｕｓ）、メロロンタ・メロロンタ（Ｍｅｌ
ｏｌｏｎｔｈａ　ｍｅｌｏｌｏｎｔｈａ）、ミグドルス属（Ｍｉｇｄｏｌｕｓ）種、モノ
カムス属（Ｍｏｎｏｃｈａｍｕｓ）種、ナウパクツス・キサントグラフス（Ｎａｕｐａｃ
ｔｕｓ　ｘａｎｔｈｏｇｒａｐｈｕｓ）、ニプツス・ホロレウクス（Ｎｉｐｔｕｓ　ｈｏ
ｌｏｌｅｕｃｕｓ）、オリクテス・リノセロス（Ｏｒｙｃｔｅｓ　ｒｈｉｎｏｃｅｒｏｓ
）、オリザエフィルス・スリナメンシス（Ｏｒｙｚａｅｐｈｉｌｕｓ　ｓｕｒｉｎａｍｅ
ｎｓｉｓ）、オチオリンクス・スルカツス（Ｏｔｉｏｒｒｈｙｎｃｈｕｓ　ｓｕｌｃａｔ
ｕｓ）、オキシセトニア・ジュクンダ（Ｏｘｙｃｅｔｏｎｉａ　ｊｕｃｕｎｄａ）、ファ
エドン・コクレアリアエ（Ｐｈａｅｄｏｎ　ｃｏｃｈｌｅａｒｉａｅ）、フィロファガ属
（Ｐｈｙｌｌｏｐｈａｇａ）種、マメコガネ（Ｐｏｐｉｌｌｉａ　ｊａｐｏｎｉｃａ）、
プレムノトリペス属（Ｐｒｅｍｎｏｔｒｙｐｅｓ）種、プシリオデス・クリソセファラ（
Ｐｓｙｌｌｉｏｄｅｓ　ｃｈｒｙｓｏｃｅｐｈａｌａ）、プチヌス属（Ｐｔｉｎｕｓ）種
、リゾビウス・ベントラリス（Ｒｈｉｚｏｂｉｕｓ　ｖｅｎｔｒａｌｉｓ）、コナナガシ
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ンクイ（Ｒｈｉｚｏｐｅｒｔｈａ　ｄｏｍｉｎｉｃａ）、シトフィルス属（Ｓｉｔｏｐｈ
ｉｌｕｓ）種、スフェノフォルス属（Ｓｐｈｅｎｏｐｈｏｒｕｓ）種、ステルネクス属（
Ｓｔｅｒｎｅｃｈｕｓ）種、シンフィレテス属（Ｓｙｍｐｈｙｌｅｔｅｓ）種、テネブリ
オ・モリトル（Ｔｅｎｅｂｒｉｏ　ｍｏｌｉｔｏｒ）、トリボリウム属（Ｔｒｉｂｏｌｉ
ｕｍ）種、トロゴデルマ属（Ｔｒｏｇｏｄｅｒｍａ）種、チキウス属（Ｔｙｃｈｉｕｓ）
種、キシロトレクス属（Ｘｙｌｏｔｒｅｃｈｕｓ）種、ザブルス属（Ｚａｂｒｕｓ）種；
【０１３２】
（１４）双翅目（Ｄｉｐｔｅｒａ）のもの、例えばヤブカ属種、ハマダラカ属種、ビビオ
・ホルツラヌス（Ｂｉｂｉｏ　ｈｏｒｔｕｌａｎｕｓ）、カリホラ・エリトロセファラ（
Ｃａｌｌｉｐｈｏｒａ　ｅｒｙｔｈｒｏｃｅｐｈａｌａ）、セラチチス・カピタタ（Ｃｅ
ｒａｔｉｔｉｓ　ｃａｐｉｔａｔａ）、クリソミイア属（Ｃｈｒｙｓｏｍｙｉａ）種、コ
クリオミイヤ属種、コルジロビア・アントロポファガ（Ｃｏｒｄｙｌｏｂｉａ　ａｎｔｈ
ｒｏｐｏｐｈａｇａ）、イエカ属種、クテレブラ属（Ｃｕｔｅｒｅｂｒａ）種、オリーブ
ミバエ（Ｄａｃｕｓ　ｏｌｅａｅ）、ヒトヒフバエ、ショウジョウバエ属（Ｄｒｏｓｏｐ
ｈｉｌａ）種、ヒメイエバエ属（Ｆａｎｎｉａ）種、ガストロフィルス属（Ｇａｓｔｒｏ
ｐｈｉｌｕｓ）種、ヒレミイア属（Ｈｙｌｅｍｙｉａ）種、ヒポボスカ属（Ｈｙｐｐｏｂ
ｏｓｃａ）種、ヒポデルマ属種、リリオミザ属（Ｌｉｒｉｏｍｙｚａ）種、ルシリア属（
Ｌｕｃｉｌｉａ）種、ムスカ属種、ネザラ属（Ｎｅｚａｒａ）種、オエストルス属（Ｏｅ
ｓｔｒｕｓ）種、オシネラ・フリト（Ｏｓｃｉｎｅｌｌａ　ｆｒｉｔ）、ペゴミイア・ヒ
オシアミ（Ｐｅｇｏｍｙｉａ　ｈｙｏｓｃｙａｍｉ）、フォルビア属（Ｐｈｏｒｂｉａ）
種、ストモキシス属種、タバヌス属（Ｔａｂａｎｕｓ）種、タニア属（Ｔａｎｎｉａ）種
、チプラ・パルドサ（Ｔｉｐｕｌａ　ｐａｌｕｄｏｓａ）、ヴォールファールトニクバエ
属（Ｗｏｈｌｆａｈｒｔｉａ）種；
（１５）腹足綱（Ｇａｓｔｒｏｐｏｄａ）のもの、例えばアリオン属（Ａｒｉｏｎ）種、
ビオンファラリア属（Ｂｉｏｍｐｈａｌａｒｉａ）種、ブリナス属（Ｂｕｌｉｎｕｓ）種
、デロセラス属（Ｄｅｒｏｃｅｒａｓ）種、ガルバ属（Ｇａｌｂａ）種、リムナエア属（
Ｌｙｍｎａｅａ）種、オンコメラニア属（Ｏｎｃｏｍｅｌａｎｉａ）種、スシネア属（Ｓ
ｕｃｃｉｎｅａ）種；
【０１３３】
（１６）蠕虫類の網のもの、例えばズビニ鉤虫（Ａｎｃｙｌｏｓｔｏｍａ　ｄｕｏｄｅｎ
ａｌｅ）、セイロン鉤虫（Ａｎｃｙｌｏｓｔｏｍａ　ｃｅｙｌａｎｉｃｕｍ）、ブラジル
鉤虫（Ａｎｃｙｌｏｓｔｏｍａ　ｂｒａｚｉｌｉｅｎｓｉｓ）、鉤虫属種、回虫（Ａｓｃ
ａｒｉｓ　ｌｕｂｒｉｃｏｉｄｅｓ）、回虫属種、マレー糸状虫（Ｂｒｕｇｉａ　ｍａｌ
ａｙｉ）、ブルギア・チモリ（Ｂｒｕｇｉａ　ｔｉｍｏｒｉ）、ブノストムム属種、カベ
ルチア属種、クロノルキス属（Ｃｌｏｎｏｒｃｈｉｓ）種、クーペリア属種、ジクロコエ
リウム属（Ｄｉｃｒｏｃｏｅｌｉｕｍ）種、ディクチオカウルス・フィラリア（Ｄｉｃｔ
ｙｏｃａｕｌｕｓ　ｆｉｌａｒｉａ）、広節裂頭条虫（Ｄｉｐｈｙｌｌｏｂｏｔｈｒｉｕ
ｍ　ｌａｔｕｍ）、メジナ虫（Ｄｒａｃｕｎｃｕｌｕｓ　ｍｅｄｉｎｅｎｓｉｓ）、単包
条虫（Ｅｃｈｉｎｏｃｏｃｃｕｓ　ｇｒａｎｕｌｏｓｕｓ）、多包条虫（Ｅｃｈｉｎｏｃ
ｏｃｃｕｓ　ｍｕｌｔｉｌｏｃｕｌａｒｉｓ）、蟯虫（Ｅｎｔｅｒｏｂｉｕｓ　ｖｅｒｍ
ｉｃｕｌａｒｉｓ）、ファシオラ属（Ｆａｃｉｏｌａ）種、ヘモンクス属種、ヘテラキス
属（Ｈｅｔｅｒａｋｉｓ）種、小型条虫（Ｈｙｍｅｎｏｌｅｐｉｓ　ｎａｎａ）、ヒオス
トロングルス属（Ｈｙｏｓｔｒｏｎｇｕｌｕｓ）種、ロア糸状虫（Ｌｏａ　Ｌｏａ）、ネ
マトジルス属種、腸結節虫属種、肝吸虫属（Ｏｐｉｓｔｈｏｒｃｈｉｓ）種、回旋糸状虫
（Ｏｎｃｈｏｃｅｒｃａ　ｖｏｌｖｕｌｕｓ）、オステルタギア属種、肺吸虫属（Ｐａｒ
ａｇｏｎｉｍｕｓ）種、住血吸虫属種、ストロンギロイデス・フエレボルニ（Ｓｔｒｏｎ
ｇｙｌｏｉｄｅｓ　ｆｕｅｌｌｅｂｏｒｎｉ）、ストロンギロイデス・ステルコラリス（
Ｓｔｒｏｎｇｙｌｏｉｄｅｓ　ｓｔｅｒｃｏｒａｌｉｓ）、ストロンギロイデス属種、無
鉤条虫（Ｔａｅｎｉａ　ｓａｇｉｎａｔａ）、有鉤条虫（Ｔａｅｎｉａ　ｓｏｌｉｕｍ）
、旋毛虫（Ｔｒｉｃｈｉｎｅｌｌａ　ｓｐｉｒａｌｉｓ）、トリキネラ・ナティバ（Ｔｒ
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ｉｃｈｉｎｅｌｌａ　ｎａｔｉｖａ）、トリキネラ・ブリトーヴィ（Ｔｒｉｃｈｉｎｅｌ
ｌａ　ｂｒｉｔｏｖｉ）、トリキネラ・ネルソーニ（Ｔｒｉｃｈｉｎｅｌｌａ　ｎｅｌｓ
ｏｎｉ）、トリキネラ・シュードプシラリス（Ｔｒｉｃｈｉｎｅｌｌａ　ｐｓｅｕｄｏｐ
ｓｉｒａｌｉｓ）、トリコストロングルス属（Ｔｒｉｃｈｏｓｔｒｏｎｇｕｌｕｓ）種、
鞭虫（Ｔｒｉｃｈｕｒｉｓ　ｔｒｉｃｈｕｒｉａ）、バンクロフト糸状虫（Ｗｕｃｈｅｒ
ｅｒｉａ　ｂａｎｃｒｏｆｔｉ）；
【０１３４】
（１７）異翅亜目（Ｈｅｔｅｒｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばアナサ・トリスティス（Ａ
ｎａｓａ　ｔｒｉｓｔｉｓ）、アンテスチオプシス属（Ａｎｔｅｓｔｉｏｐｓｉｓ）種、
ブリスス属（Ｂｌｉｓｓｕｓ）種、カロコリス属（Ｃａｌｏｃｏｒｉｓ）種、カンピロン
マ・リビダ（Ｃａｍｐｙｌｏｍｍａ　ｌｉｖｉｄａ）、カベレリウス属（Ｃａｖｅｌｅｒ
ｉｕｓ）種、シメックス属（Ｃｉｍｅｘ）種、クレオンチアデス・ジルツス（Ｃｒｅｏｎ
ｔｉａｄｅｓ　ｄｉｌｕｔｕｓ）、ダシヌス・ピペリス（Ｄａｓｙｎｕｓ　ｐｉｐｅｒｉ
ｓ）、ジケロプス・フルカツス（Ｄｉｃｈｅｌｏｐｓ　ｆｕｒｃａｔｕｓ）、ジコノコリ
ス・ヘウェチ（Ｄｉｃｏｎｏｃｏｒｉｓ　ｈｅｗｅｔｔｉ）、ジスデルクス属（Ｄｙｓｄ
ｅｒｃｕｓ）種、ユースキスツス属（Ｅｕｓｃｈｉｓｔｕｓ）種、ユーリガスター属（Ｅ
ｕｒｙｇａｓｔｅｒ）種、ヘリオペルティス属（Ｈｅｌｉｏｐｅｌｔｉｓ）種、ホルキア
ス・ノビレルス（Ｈｏｒｃｈｉａｓ　ｎｏｂｉｅｌｌｕｓ）、レプトコリサ属（Ｌｅｐｔ
ｏｃｏｒｉｓａ）種、レプトグロスス・フィロプス（Ｌｅｐｔｏｇｌｏｓｓｕｓ　ｐｈｙ
ｌｌｏｐｕｓ）、リグス属（Ｌｙｇｕｓ）種、マクロペス・エクスカバツス（Ｍａｃｒｏ
ｐｅｓ　ｅｘｃａｖａｔｕｓ）、メクラカメムシ科（Ｍｉｒｉｄａｅ）、ネザラ属種、オ
エバルス属（Ｏｅｂａｌｕｓ）種、カメムシ科（Ｐｅｎｔａｔｏｍｉｄａｅ）、ピエスマ
・クアドラタ（Ｐｉｅｓｍａ　ｑｕａｄｒａｔａ）、ピエゾドルス属（Ｐｉｅｚｏｄｏｒ
ｕｓ）種、プサルス・セリアツス（Ｐｓａｌｌｕｓ　ｓｅｒｉａｔｕｓ）、シューダシス
タ・ぺルセア（Ｐｓｅｕｄａｃｙｓｔａ　ｐｅｒｓｅａ）、ロドニウス属（Ｒｈｏｄｏｎ
ｉｕｓ）種、サールベルゲラ・シングラリス（Ｓａｈｌｂｅｒｇｅｌｌａ　ｓｉｎｇｕｌ
ａｒｉｓ）、スコチノフォラ属（Ｓｃｏｔｉｎｏｐｈｏｒａ）種、ステファニティス・ナ
シ（Ｓｔｅｐｈａｎｉｔｉｓ　ｎａｓｈｉ）、チブラカ属（Ｔｉｂｒａｃａ）種、トリア
トマ属（Ｔｒｉａｔｏｍａ）種；
【０１３５】
（１８）同翅亜目（Ｈｏｍｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばアシルトシポン属（Ａｃｙｒｔ
ｈｏｓｉｐｏｎ）種、アエネオラミア属（Ａｅｎｅｏｌａｍｉａ）種、アゴノセナ属（Ａ
ｇｏｎｏｓｃｅｎａ）種、アレウロデス属（Ａｌｅｕｒｏｄｅｓ）種、アレウロロブス・
バロデンシス（Ａｌｅｕｒｏｌｏｂｕｓ　ｂａｒｏｄｅｎｓｉｓ）、アレウロトリキスス
属（Ａｌｅｕｒｏｔｈｒｉｘｕｓ）種、アムラスカ属（Ａｍｒａｓｃａ）種、アヌラフィ
ス・カルズイ（Ａｎｕｒａｐｈｉｓ　ｃａｒｄｕｉ）、アオニジエラ属（Ａｏｎｉｄｉｅ
ｌｌａ）種、アファノスティグマ・ピリ（Ａｐｈａｎｏｓｔｉｇｍａ　ｐｉｒｉ）、アフ
ィス属（Ａｐｈｉｓ）種、アルボリディア・アピカリス（Ａｒｂｏｒｉｄｉａ　ａｐｉｃ
ａｌｉｓ）、アスピディエラ属（Ａｓｐｉｄｉｅｌｌａ）種、アスピディオトゥス属（Ａ
ｓｐｉｄｉｏｔｕｓ）種、アタヌス属（Ａｔａｎｕｓ）種、ジャガイモヒゲナガアブラム
シ（Ａｕｌａｃｏｒｔｈｕｍ　ｓｏｌａｎｉ）、ベミシア属（Ｂｅｍｉｓｉａ）種、ムギ
ワラギクオマルアブラムシ（Ｂｒａｃｈｙｃａｕｄｕｓ　ｈｅｌｉｃｈｒｙｓｉ）、ブラ
キコルス属（Ｂｒａｃｈｙｃｏｌｕｓ）種、ダイコンアブラムシ（Ｂｒｅｖｉｃｏｒｙｎ
ｅ　ｂｒａｓｓｉｃａｅ）、カリジポナ・マルギナタ（Ｃａｌｌｉｇｙｐｏｎａ　ｍａｒ
ｇｉｎａｔａ）、カルネオセファラ・フルギダ（Ｃａｒｎｅｏｃｅｐｈａｌａ　ｆｕｌｇ
ｉｄａ）、セラトバクナ・ラニゲラ（Ｃｅｒａｔｏｖａｃｕｎａ　ｌａｎｉｇｅｒａ）、
アワフキムシ科（Ｃｅｒｃｏｐｉｄａｅ）、セロプラステス属（Ｃｅｒｏｐｌａｓｔｅｓ
）種、イチゴケナガアブラムシ（Ｃｈａｅｔｏｓｉｐｈｏｎ　ｆｒａｇａｅｆｏｌｉｉ）
、キオナスピシス・テガレンシス（Ｃｈｉｏｎａｓｐｉｓ　ｔｅｇａｌｅｎｓｉｓ）、ク
ロリタ・オヌキイ（Ｃｈｌｏｒｉｔａ　ｏｎｕｋｉｉ）、クロマフィス・ジュグランディ
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コラ（Ｃｈｒｏｍａｐｈｉｓ　ｊｕｇｌａｎｄｉｃｏｌａ）、クリソムファルス・フィク
ス（Ｃｈｒｙｓｏｍｐｈａｌｕｓ　ｆｉｃｕｓ）、シカルデュリナ・ムビラ（Ｃｉｃａｄ
ｕｌｉｎａ　ｍｂｉｌａ）、コッコミチルス・ハリイ（Ｃｏｃｃｏｍｙｔｉｌｕｓ　ｈａ
ｌｌｉ）、コックス属（Ｃｏｃｃｕｓ）種、クリプトミズス・リビス（Ｃｒｙｐｔｏｍｙ
ｚｕｓ　ｒｉｂｉｓ）、ダルブルス属（Ｄａｌｂｕｌｕｓ）種、ジアレウロデス属（Ｄｉ
ａｌｅｕｒｏｄｅｓ）種、ジアホリナ属（Ｄｉａｐｈｏｒｉｎａ）種、ジアスピス属（Ｄ
ｉａｓｐｉｓ）種、ドラリス属（Ｄｏｒａｌｉｓ）種、ドロシカ属（Ｄｒｏｓｉｃｈａ）
種、ジサフィス属（Ｄｙｓａｐｈｉｓ）種、ジスミコクス属（Ｄｙｓｍｉｃｏｃｃｕｓ）
種、エンポアスカ属（Ｅｍｐｏａｓｃａ）種、エリオソマ属（Ｅｒｉｏｓｏｍａ）種、エ
リスロネウラ属（Ｅｒｙｔｈｒｏｎｅｕｒａ）種、エウセリス・ビロバツス（Ｅｕｓｃｅ
ｌｉｓ　ｂｉｌｏｂａｔｕｓ）、ゲオコッカス・コフェアエ（Ｇｅｏｃｏｃｃｕｓ　ｃｏ
ｆｆｅａｅ）、ホマロディスカ・コアグラータ（Ｈｏｍａｌｏｄｉｓｃａ　ｃｏａｇｕｌ
ａｔａ）、ヒアロプテルス・アルンディニス（Ｈｙａｌｏｐｔｅｒｕｓ　ａｒｕｎｄｉｎ
ｉｓ）、イセリア属（Ｉｃｅｒｙａ）種、イディオケルス属（Ｉｄｉｏｃｅｒｕｓ）種、
イディオスコプス属（Ｉｄｉｏｓｃｏｐｕｓ）種、ラオデルファクス・ストリアテルス（
Ｌａｏｄｅｌｐｈａｘ　ｓｔｒｉａｔｅｌｌｕｓ）、レカニウム属（Ｌｅｃａｎｉｕｍ）
種、レピドサフェス属（Ｌｅｐｉｄｏｓａｐｈｅｓ）種、リパフィス・エリシミ（Ｌｉｐ
ａｐｈｉｓ　ｅｒｙｓｉｍｉ）、マクロシフム属（Ｍａｃｒｏｓｉｐｈｕｍ）種、マハナ
ルバ・フィムブリオラタ（Ｍａｈａｎａｒｖａ　ｆｉｍｂｒｉｏｌａｔａ）、メラナフィ
ス・サッカリ（Ｍｅｌａｎａｐｈｉｓ　ｓａｃｃｈａｒｉ）、メトカルフィエラ属（Ｍｅ
ｔｃａｌｆｉｅｌｌａ）種、メトポロフィウム・ジロズム（Ｍｅｔｏｐｏｌｏｐｈｉｕｍ
　ｄｉｒｈｏｄｕｍ）、モネリア・コスタリス（Ｍｏｎｅｌｌｉａ　ｃｏｓｔａｌｉｓ）
、モネリオプシス・ペカニス（Ｍｏｎｅｌｌｉｏｐｓｉｓ　ｐｅｃａｎｉｓ）、ミズス属
（Ｍｙｚｕｓ）種、ナソノビア・リビスニグリ（Ｎａｓｏｎｏｖｉａ　ｒｉｂｉｓｎｉｇ
ｒｉ）、ネホテティクス属（Ｎｅｐｈｏｔｅｔｔｉｘ）種、トビイロウンカ（Ｎｉｌａｐ
ａｒｖａｔａ　ｌｕｇｅｎｓ）、オンコメトピア属（Ｏｎｃｏｍｅｔｏｐｉａ）種、オル
テジア・プラエロンガ（Ｏｒｔｈｅｚｉａ　ｐｒａｅｌｏｎｇａ）、ヤマモモコナジラミ
（Ｐａｒａｂｅｍｉｓｉａ　ｍｙｒｉｃａｅ）、パラトリオザ属（Ｐａｒａｔｒｉｏｚａ
）種、パルラトリア属（Ｐａｒｌａｔｏｒｉａ）種、ペンフィグス属（Ｐｅｍｐｈｉｇｕ
ｓ）種、トウモロコシウンカ（Ｐｅｒｅｇｒｉｎｕｓ　ｍａｉｄｉｓ）、フェナコックス
属（Ｐｈｅｎａｃｏｃｃｕｓ）種、フロエオミズス・パセリニイ（Ｐｈｌｏｅｏｍｙｚｕ
ｓ　ｐａｓｓｅｒｉｎｉｉ）、ホロドン・フムリ（Ｐｈｏｒｏｄｏｎ　ｈｕｍｕｌｉ）、
フィロキセラ属（Ｐｈｙｌｌｏｘｅｒａ）種、ハランナガカイガラムシ（Ｐｉｎｎａｓｐ
ｉｓ　ａｓｐｉｄｉｓｔｒａｅ）、プラノコッカス属（Ｐｌａｎｏｃｏｃｃｕｓ）種、ナ
シガタカタカイガラムシ（Ｐｒｏｔｏｐｕｌｖｉｎａｒｉａ　ｐｙｒｉｆｏｒｍｉｓ）、
クワシロカイガラムシ（Ｐｓｅｕｄａｕｌａｃａｓｐｉｓ　ｐｅｎｔａｇｏｎａ）、シュ
ードコッカス属（Ｐｓｅｕｄｏｃｏｃｃｕｓ）種、プシラ属（Ｐｓｙｌｌａ）種、プテロ
マルス属（Ｐｔｅｒｏｍａｌｕｓ）種、ピリラ属（Ｐｙｒｉｌｌａ）種、クアドラスピジ
オツス属（Ｑｕａｄｒａｓｐｉｄｉｏｔｕｓ）種、クエサダ・ギガス（Ｑｕｅｓａｄａ　
ｇｉｇａｓ）、ラストロコックス属（Ｒａｓｔｒｏｃｏｃｃｕｓ）種、ロパロシフム属（
Ｒｈｏｐａｌｏｓｉｐｈｕｍ）種、サイセチア属（Ｓａｉｓｓｅｔｉａ）種、スカフォイ
デス・チタヌス（Ｓｃａｐｈｏｉｄｅｓ　ｔｉｔａｎｕｓ）、シザフィス・グラミヌム（
Ｓｃｈｉｚａｐｈｉｓ　ｇｒａｍｉｎｕｍ）、セレナスピズス・アルチクラツス（Ｓｅｌ
ｅｎａｓｐｉｄｕｓ　ａｒｔｉｃｕｌａｔｕｓ）、ソガタ属（Ｓｏｇａｔａ）種、ソガテ
ラ・フルシフェラ（Ｓｏｇａｔｅｌｌａ　ｆｕｒｃｉｆｅｒａ）、ソガトデス属（Ｓｏｇ
ａｔｏｄｅｓ）種、スチクトセファラ・フェスチナ（Ｓｔｉｃｔｏｃｅｐｈａｌａ　ｆｅ
ｓｔｉｎａ）、テナラファラ・マラエンシス（Ｔｅｎａｌａｐｈａｒａ　ｍａｌａｙｅｎ
ｓｉｓ）、チノカリス・カリアエフォリアエ（Ｔｉｎｏｃａｌｌｉｓ　ｃａｒｙａｅｆｏ
ｌｉａｅ）、トマスピス属（Ｔｏｍａｓｐｉｓ）種、トキソプテラ属（Ｔｏｘｏｐｔｅｒ
ａ）種、オンシツコナジラミ（Ｔｒｉａｌｅｕｒｏｄｅｓ　ｖａｐｏｒａｒｉｏｒｕｍ）
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、トリオザ属（Ｔｒｉｏｚａ）種、チフロシバ属（Ｔｙｐｈｌｏｃｙｂａ）種、ウナスピ
ス属（Ｕｎａｓｐｉｓ）種、ビテウス・ビチホリイ（Ｖｉｔｅｕｓ　ｖｉｔｉｆｏｌｉｉ
）；
【０１３６】
（１９）等翅目（Ｉｓｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばヤマトシロアリ属（Ｒｅｔｉｃｕｌ
ｉｔｅｒｍｅｓ）種、オドントテルメス属（Ｏｄｏｎｔｏｔｅｒｍｅｓ）種；
（２０）鱗翅目（Ｌｅｐｉｄｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばオオケンモン（Ａｃｒｏｎｉ
ｃｔａ　ｍａｊｏｒ）、ナカジロシタバ（Ａｅｄｉａ　ｌｅｕｃｏｍｅｌａｓ）、アグロ
チス属（Ａｇｒｏｔｉｓ）種、アラバマ・アルギラセア（Ａｌａｂａｍａ　ａｒｇｉｌｌ
ａｃｅａ）、アンチカルシア属（Ａｎｔｉｃａｒｓｉａ）種、ヨトウガ（Ｂａｒａｔｈｒ
ａ　ｂｒａｓｓｉｃａｅ）、ブックラトリクス・ツルベリエラ（Ｂｕｃｃｕｌａｔｒｉｘ
　ｔｈｕｒｂｅｒｉｅｌｌａ）、ブパルス・ピニアリウス（Ｂｕｐａｌｕｓ　ｐｉｎｉａ
ｒｉｕｓ）、カコエキア・ポダナ（Ｃａｃｏｅｃｉａ　ｐｏｄａｎａ）、カプア・レチク
ラナ（Ｃａｐｕａ　ｒｅｔｉｃｕｌａｎａ）、カルポカプサ・ポモネラ（Ｃａｒｐｏｃａ
ｐｓａ　ｐｏｍｏｎｅｌｌａ）、ケイマトビア・ブルマータ（Ｃｈｅｉｍａｔｏｂｉａ　
ｂｒｕｍａｔａ）、チロ属（Ｃｈｉｌｏ）種、トウヒノシントメハマキ（Ｃｈｏｒｉｓｔ
ｏｎｅｕｒａ　ｆｕｍｉｆｅｒａｎａ）、ブドウホソハマキ　（Ｃｌｙｓｉａ　ａｍｂｉ
ｇｕｅｌｌａ）、クナファロセルス属（Ｃｎａｐｈａｌｏｃｅｒｕｓ）種、ミスジアオリ
ンガ（Ｅａｒｉａｓ　ｉｎｓｕｌａｎａ）、スジコナマダラメイガ（Ｅｐｈｅｓｔｉａ　
ｋｕｅｈｎｉｅｌｌａ）、ユープロクチス・クリソロエア（Ｅｕｐｒｏｃｔｉｓ　ｃｈｒ
ｙｓｏｒｒｈｏｅａ）、ユーキソア属（Ｅｕｘｏａ）種、フェルチア属（Ｆｅｌｔｉａ）
種、ハチノスツヅリガ（Ｇａｌｌｅｒｉａ　ｍｅｌｌｏｎｅｌｌａ）、ヘリコベルパ属（
Ｈｅｌｉｃｏｖｅｒｐａ）種、ヘリオティス属（Ｈｅｌｉｏｔｈｉｓ）種、ホフマノフィ
ラ・シュードスプレテラ（Ｈｏｆｍａｎｎｏｐｈｉｌａ　ｐｓｅｕｄｏｓｐｒｅｔｅｌｌ
ａ）、ホモナ・マグナニマ（Ｈｏｍｏｎａ　ｍａｇｎａｎｉｍａ）、ヒポノメウタ・パデ
ラ、（Ｈｙｐｏｎｏｍｅｕｔａ　ｐａｄｅｌｌａ）、ラフィグマ属（Ｌａｐｈｙｇｍａ）
種、リソコレティス・ブランカルデラ（Ｌｉｔｈｏｃｏｌｌｅｔｉｓ　ｂｌａｎｃａｒｄ
ｅｌｌａ）、リトファン・アンテナータ（Ｌｉｔｈｏｐｈａｎｅ　ａｎｔｅｎｎａｔａ）
、ロクサグロティス・アルビコスタ（Ｌｏｘａｇｒｏｔｉｓ　ａｌｂｉｃｏｓｔａ）、リ
マントリア属（Ｌｙｍａｎｔｒｉａ）種、オビカレハ（Ｍａｌａｃｏｓｏｍａ　ｎｅｕｓ
ｔｒｉａ）、ヨトウガ（Ｍａｍｅｓｔｒａ　ｂｒａｓｓｉｃａｅ）、モシスレパンダ（Ｍ
ｏｃｉｓ　ｒｅｐａｎｄａ）、アワヨトウ（Ｍｙｔｈｉｍｎａ　ｓｅｐａｒａｔａ）、オ
リア属（Ｏｒｉａ）種、イネクビボソハムシ（Ｏｕｌｅｍａ　ｏｒｙｚａｅ）、マツキリ
ガ（Ｐａｎｏｌｉｓ　ｆｌａｍｍｅａ）、ワタアカミムシガ（Ｐｅｃｔｉｎｏｐｈｏｒａ
　ｇｏｓｓｙｐｉｅｌｌａ）、ミカンハモグリガ（Ｐｈｙｌｌｏｃｎｉｓｔｉｓ　ｃｉｔ
ｒｅｌｌａ）、ピエリス属（Ｐｉｅｒｉｓ）種、コナガ（Ｐｌｕｔｅｌｌａ　ｘｙｌｏｓ
ｔｅｌｌａ）、プロデニア属（Ｐｒｏｄｅｎｉａ）種、シューダレチア属（Ｐｓｅｕｄａ
ｌｅｔｉａ）種、シュードプルシア・インクルデンス（Ｐｓｅｕｄｏｐｌｕｓｉａ　ｉｎ
ｃｌｕｄｅｎｓ）、ピラウスタ・ヌビラリス（Ｐｙｒａｕｓｔａ　ｎｕｂｉｌａｌｉｓ）
、スポドプテラ属（Ｓｐｏｄｏｐｔｅｒａ）種、テルメシア・ゲンマタリス（Ｔｈｅｒｍ
ｅｓｉａ　ｇｅｍｍａｔａｌｉｓ）、チネア・ペリオネラ（Ｔｉｎｅａ　ｐｅｌｌｉｏｎ
ｅｌｌａ）、チネオラ・ビセリエラ（Ｔｉｎｅｏｌａ　ｂｉｓｓｅｌｌｉｅｌｌａ）、ト
ルトリクス・ビリダナ（Ｔｏｒｔｒｉｘ　ｖｉｒｉｄａｎａ）、トリコプルシア属（Ｔｒ
ｉｃｈｏｐｌｕｓｉａ）種；
【０１３７】
（２１）直翅目（Ｏｒｔｈｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばヨーロッパイエコオロギ（Ａｃ
ｈｅｔａ　ｄｏｍｅｓｔｉｃｕｓ）、トウヨウゴキブリ、チャバネゴキブリ、ケラ属（Ｇ
ｒｙｌｌｏｔａｌｐａ）種、マデラゴキブリ、トノサマバッタ属（Ｌｏｃｕｓｔａ）種、
メラノプルス属（Ｍｅｌａｎｏｐｌｕｓ）種、ワモンゴキブリ、サバクトビバッタ（Ｓｃ
ｈｉｓｔｏｃｅｒｃａ　ｇｒｅｇａｒｉａ）；
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（２２）アザミウマ目（Ｔｈｙｓａｎｏｐｔｅｒａ）のもの、例えばバリオトリプス・ビ
フォルミス（Ｂａｌｉｏｔｈｒｉｐｓ　ｂｉｆｏｒｍｉｓ）、エネオトリプス・フラベン
ス（Ｅｎｎｅｏｔｈｒｉｐｓ　ｆｌａｖｅｎｓ）、フランクリニエッラ属（Ｆｒａｎｋｌ
ｉｎｉｅｌｌａ）種、ヘリオトリプス属（Ｈｅｌｉｏｔｈｒｉｐｓ）種、ヘルシノトリプ
ス・フェモラリス（Ｈｅｒｃｉｎｏｔｈｒｉｐｓ　ｆｅｍｏｒａｌｉｓ）、カコトリプス
属（Ｋａｋｏｔｈｒｉｐｓ）種、リピホロトリプス・クルエンタツス（Ｒｈｉｐｉｐｈｏ
ｒｏｔｈｒｉｐｓ　ｃｒｕｅｎｔａｔｕｓ）、シルトトリプス属（Ｓｃｉｒｔｏｔｈｒｉ
ｐｓ）種、タエニオトリプス・カルダモニ（Ｔａｅｎｉｏｔｈｒｉｐｓ　ｃａｒｄａｍｏ
ｎｉ）、トリプス属（Ｔｈｒｉｐｓ）種；
（２３）原生動物綱（Ｐｒｏｔｏｚｏａ）のもの、例えばエイメリア属（Ｅｉｍｅｒｉａ
）種。
　本発明の各態様では、本発明の化合物および組成物を単一有害生物またはその組み合わ
せに対して施用することができる。
【０１３８】
ＩＩＩ．他の活性剤との混合物
　別の実施形態では、式（Ｉ）の環状デプシペプチドを含む組成物が、他の獣医学的治療
薬も含み得る。本発明の組成物に含まれ得る獣医学的製剤は当技術分野で周知であり（例
えば、Plumb’ Veterinary Drug Handbook, 5th Edition, ed. Donald C. Plumb, Blackw
ell Publishing, (2005)またはThe Merck Veterinary Manual, 9th Edition, (January 2
005)参照）、これらに限定されないが、アカルボース、マレイン酸アセプロマジン、アセ
トアミノフェン、アセタゾラミド、アセタゾラミドナトリウム、酢酸、アセトヒドロキサ
ム酸、アセチルシステイン、アシトレチン、アシクロビル、アルベンダゾール、アルブテ
ロール硫酸塩、アルフェンタニル、アロプリノール、アルプラゾラム、アルトレノゲスト
、アマンタジン、アミカシン硫酸塩、アミノカプロン酸、アミノペンタミド硫酸水素塩、
アミノフィリン／テオフィリン、アミオダロン、アミトリプチリン、アムロジピンベシル
酸塩、塩化アンモニウム、モリブデン酸アンモニウム、アモキシシリン、クラブラン酸カ
リウム、アムホテリシンＢデオキシコール酸塩、アムホテリシンＢ脂質製剤、アンピシリ
ン、アンプロリウム制酸薬（経口）、アンチベニン、アポモルヒネ（ａｐｏｍｏｒｐｈｉ
ｏｎｅ）、アプラマイシン硫酸塩、アスコルビン酸、アスパラギナーゼ、アスピリン（ａ
ｓｐｉｒｉｎｇ）、アテノロール、アチパメゾール、ベシル酸アトラクリウム、アトロピ
ン硫酸塩、オーラノフィン、オーロチオグルコース、アザペロン、アザチオプリン、アジ
スロマイシン、バクロフェン、バルビツレート、ベナゼプリル、ベタメタゾン、ベタネコ
ール塩化物、ビサコジル、次サリチル酸ビスマス、ブレオマイシン硫酸塩、ウンデシレン
酸ボルデノン、臭化物、ブロモクリプチンメシル酸塩、ブデノシド、ブプレノルフィン、
ブスピロン、ブスルファン、ブトルファノール酒石酸塩、カベルゴリン、カルシトニンサ
ケ、カルシトロール、カルシウム塩、カプトプリル、カルベニシリンインダニルナトリウ
ム、カルビマゾール、カルボプラチン、カルニチン、カルプロフェン、カルベジロール、
セファドロキシル、セファゾリンナトリウム、セフィキシム、クロルスロン、セフォペラ
ゾンナトリウム、セフォタキシムナトリウム、セフォテタン二ナトリウム、セフォキシチ
ンナトリウム、セフポドキシムプロキセチル、セフタジジム、セフチオフルナトリウム、
セフチオフル、セフトリアキソンナトリウム（ｃｅｆｔｉａｘｏｎｅ　ｓｏｄｉｕｍ）、
セファレキシン、セファロスポリン、セファピリン、木炭（活性）、クロラムブシル、ク
ロラムフェニコール、クロルジアゼポキシド、クロルジアゼポキシド＋／－臭化クリジニ
ウム、クロロチアジド、クロルフェニラミンマレイン酸塩、クロルプロマジン、クロルプ
ロパミド、クロルテトラサイクリン、絨毛性性腺刺激ホルモン（ＨＣＧ）、クロム、シメ
チジン、シプロフロキサシン、シサプリド、シスプラチン、クエン酸塩、クラリスロマイ
シン、クレマスチンフマル酸塩、クレンブテロール、クリンダマイシン、クロファジミン
、クロミプラミン、クロナゼパム（ｃｌａｏｎａｚｅｐａｍ）、クロニジン、クロプロス
テノールナトリウム、クロラゼプ酸二カリウム、クロルスロン、クロキサシリン、リン酸
コデイン、コルヒチン、コルチコトロピン（ＡＣＴＨ）、コシントロピン、シクロホスフ
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ァミド、シクロスポリン、シプロヘプタジン、シタラビン、ダカルバジン、ダクチノマイ
シン／アクチノマイシンＤ、ダルテパリンナトリウム、ダナゾール、ダントロレンナトリ
ウム、ダプソン、デコキネート、デフェロキサミンメシル酸塩、デラコキシブ、酢酸デス
ロレリン、酢酸デスモプレシン、デスオキシコルチコステロンピバル酸エステル、デトミ
ジン、デキサメタゾン、デクスパンテノール、デクスラゾキサン、デキストラン、ジアゼ
パム、ジアゾキシド（経口）、ジクロフェナミド、ジクロフェナクナトリウム、ジクロキ
サシリン、ジエチルカルバマジンクエン酸塩、ジエチルスチルベストロール（ＤＥＳ）、
ジフロキサシン、ジゴキシン、ジヒドロタキステロール（ＤＨＴ）、ジルチアゼム、ジメ
ンヒドリナート、ジメルカプロール／ＢＡＬ、ジメチルスルホキシド、ジノプロストトロ
メタミン、ジフェニルヒドラミン、ジソピラミドリン酸塩、ドブタミン、ドクサート／Ｄ
ＳＳ、メシル酸ドラセトロン、ドンペリドン、ドーパミン、ドラメクチン、ドキサプラム
、ドキセピン、ドキソルビシン、ドキシサイクリン、エデト酸カルシウム二ナトリウム．
カルシウムＥＤＴＡ、塩化エドロホニウム、エナラプリル／エナラプリラート、エノキサ
パリンナトリウム、エンロフロキサシン、硫酸エフェドリン、エピネフリン、エポエチン
／エリスロポエチン、エプリノメクチン、エプシプランテル、エリスロマイシン、エスモ
ロール、エストラジオールシピオナート、エタクリン酸／エタクリン酸ナトリウム、エタ
ノール（アルコール）、エチドロン酸ナトリウム、エトドラク、エトミデート、安楽死剤
ｗ／ペントバルビタール、ファモチジン、脂肪酸（必須／ω）、フェルバメート、フェン
タニル、硫酸第一鉄、フィルグラスチム、フィナステリド、フィプロニル、フロルフェニ
コール、フルコナゾール、フルシトシン、酢酸フルドロコルチゾン、フルマゼニル、フル
メタゾン、フルニキシンメグルミン、フルオロウラシル（５－ＦＵ）、フルオキセチン、
プロピオン酸フルチカゾン、マレイン酸フルボキサミン、ホメピゾール（４－ＭＰ）、フ
ラゾリドン、フロセミド、ガバペンチン、ゲムシタビン、ゲンタマイシン硫酸塩、グリメ
ピリド、グリピジド、グルカゴン、グルココルチコイド剤、グルコサミン／コンドロイチ
ン硫酸、グルタミン、グリブリド、グリセリン（経口）、グリコピロレート、ゴナドレリ
ン、グリセオフルビン、グアイフェネシン、ハロタン、ヘモグロビングルタマー－２００
（ＯＸＹＧＬＯＢＩＮ（登録商標））、ヘパリン、ヘタスターチ、ヒアルロン酸ナトリウ
ム、ヒドラザリン、ヒドロクロロチアジド、酒石酸水素ヒドロコドン、ヒドロコルチゾン
、ヒドロモルフォン、ヒドロキシ尿素、ヒドロキシジン、イホスファミド、イミダクロプ
リド、ジプロピオン酸イミドカルブ、イミペネム－シラスタチンナトリウム、イミプラミ
ン、乳酸イナムリノン、インスリン、インターフェロンα－２ａ（ヒト組換え体）、ヨウ
化物（ナトリウム／カリウム）、トコン（シロップ）、イポダートナトリウム、鉄デキス
トラン、イソフルラン、イソプロテレノール、イソトレチノイン、イソクスプリン、イト
ラコナゾール、イベルメクチン、カオリン／ペクチン、ケタミン、ケトコナゾール、ケト
プロフェン、ケトロラクトロメタミン、ラクツロース、リュープロリド、レバミソール、
レベチラセタム、レボチロキシンナトリウム、リドカイン、リンコマイシン、リオチロニ
ンナトリウム、リシノプリル、ロムスチン（ＣＣＮＵ）、ルフェヌロン、リジン、マグネ
シウム、マンニトール、マルボフロキサシン、メクロレタミン、メクリジン、メクロフェ
ナム酸、メデトミジン、中鎖トリグリセリド、メドロキシプロゲステロン酢酸エステル、
酢酸メゲストロール、メラルソミン、メラトニン、メロキシカム（ｍｅｌｏｘｉｃａｎ）
、メルファラン、メペリジン、メルカプトプリン、メロペネム、メトホルミン、メタドン
、メタゾラミド、マンデル酸／ヒプル酸メテナミン、メチマゾール、メチオニン、メトカ
ルバモール、メトヘキシタールナトリウム、メトトレキサート、メトキシフルラン、メチ
レンブルー、メチルフェニデート、メチルプレドニゾロン、メトクロプラミド、メトプロ
ロール、メトロニダゾール、メキシレチン、ミボレロン（ｍｉｂｏｌｅｒｌｏｎｅ）、ミ
ダゾラムミルベマイシンオキシム、鉱油、ミノサイクリン、ミソプロストール、ミトタン
、ミトキサントロン、モルヒネ硫酸塩、モキシデクチン、ナロキソン、デカン酸ナンドロ
ロン（ｍａｎｄｒｏｌｏｎｅ　ｄｅｃａｎｏａｔｅ）、ナプロキセン、麻薬（オピエート
）アゴニスト鎮痛剤、ネオマイシン硫酸塩、ネオスチグミン、ナイアシンアミド、ニタゾ
キサニド、ニテンピラム、ニトロフラントイン、ニトログリセリン、ニトロプルシドナト
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リウム、ニザチジン、ノボビオシンナトリウム、ナイスタチン、オクトレオチド酢酸塩、
オルサラジンナトリウム、オメプロゾール、オンダンセトロン、オピエート止痢剤、オル
ビフロキサシン、オキサシリンナトリウム、オキサゼパム、オキシブチニン塩酸塩、オキ
シモルフォン、オキシテトラサイクリン、オキシトシン、パミドロン酸二ナトリウム、パ
ンクレリパーゼ、パンクロニウム臭化物、パロモマイシン硫酸塩、パロゼチン、ペニシラ
ミン、一般情報ペニシリン、ペニシリンＧ、ペニシリンＶカリウム、ペンタゾシン、ペン
トパルビタールナトリウム、ペントサン多硫酸ナトリウム、ペントキシフィリン、ペルゴ
リドメシル酸塩、フェノパルビタール、フェノキシベンザミン、フェニルブタゾン（ｐｈ
ｅｙｌｂｕｔａｚｏｎｅ）、フェニレフリン、フェニルプロパノールアミン、フェニトイ
ンナトリウム、フェロモン、非経口ホスフェート、フィトナジオン／ビタミンＫ－１、ピ
モベンダン、ピペラジン、ピルリマイシン、ピロキシカム、多硫酸化グリコサミノグリカ
ン、ポナズリル、塩化カリウム、塩化プラリドキシム、プラゾシン、プレドニゾロン／プ
レドニゾロン、プリミドン、プロカインアミド、プロカルバジン、プロクロルペラジン、
プロパンテリン臭化物、アクネ菌（Ｐｒｏｐｉｏｎｉｂａｃｔｅｒｉｕｍ　ａｃｎｅｓ）
注射、プロポフォール、プロプラノロール、プロタミン硫酸塩、プソイドエフェドリン、
車前子親水性粘漿薬、ピリドスチグミン臭化物、マレイン酸ピリラミン、ピリメタミン、
キナクリン、キニジン、ラニチジン、リファンピン、ｓ－アデノシル－メチオニン（ＳＡ
Ｍｅ）、食塩水／塩類下剤、セラメクチン、セレギリン／ｌ－デプレニル、セルトラリン
、セベラマー、セボフルラン、シリマリン／オオアザミ、炭酸水素ナトリウム、ポリスチ
レンスルホン酸ナトリウム、スチボグルコン酸ナトリウム、硫酸ナトリウム、チオ硫酸ナ
トリウム、ソマトロピン、ソタロール、スペクチノマイシン、スピロノラクトン、スタノ
ゾロール、ストレプトキナーゼ、ストレプトゾシン、サクシマー、塩化スクシニルコリン
、スクラルファート、クエン酸スフェンタニル、スルファクロルピリダジンナトリウム、
スルファジアジン／トリメトプリム、スルファメトキサゾール／トリメトプリム、スルフ
ァジメントキシン、スルファジメトキシン／オルメトプリム、スルファサラジン、タウリ
ン、テポキサリン、テルビナフリン、テルブタリン硫酸塩、テストステロン、テトラサイ
クリン、チアセトアルサミドナトリウム、チアミン、チオグアニン、チオペンタールナト
リウム、チオテパ、甲状腺刺激ホルモン、チアムリン、チカルシリン二ナトリウム塩、チ
レタミン／ゾラゼパム、チルミコシン（ｔｉｌｍｏｃｓｉｎ）、チオプロニン、トブラマ
イシン硫酸塩、トカイニド、トラゾリン、トルフェナム酸（ｔｅｌｆｅｎａｍｉｃ　ａｃ
ｉｄ）、トピラマート、トラマドール、トリアムシノロンアセトニド、トリエンチン、ト
リロスタン、酒石酸トリメプラキシンｗ／プレドニゾロン、トリペレナミン、タイロシン
、ウルドシオール（ｕｒｄｏｓｉｏｌ）、バルプロ酸、バナジウム、バンコマイシン、バ
ソプレシン、ベクロニウム臭化物、ベラパミル、ビンブラスチン硫酸塩、ビンクリスチン
硫酸塩、ビタミンＥ／セレニウム、ワルファリンナトリウム、キシラジン、ヨヒンビン、
ザフィルルカスト、ジドブジン（ＡＺＴ）、酢酸亜鉛／硫酸亜鉛、ゾニサミドおよびこれ
らの混合物を含む。
【０１３９】
　本発明の一実施形態では、フェニルピラゾールなどのアリールピラゾール化合物を本発
明の獣医学的組成物に含めることができる。アリールピラゾールは当技術分野で公知であ
り、本発明の組成物中で式（Ｉ）の環状デプシペプチドと組み合わせるのに適している。
このようなアリールピラゾール化合物の例としては、これらに限定されないが、米国特許
第６，００１，３８４号；同第６，０１０，７１０号；同第６，０８３，５１９号；同第
６，０９６，３２９号；同第６，１７４，５４０号；同第６，６８５，９５４号、同第６
，９９８，１３１号および同第７，７５９，３８１号（その全てが参照により本明細書に
組み込まれる）に記載されるものが挙げられる。特に好ましいアリールピラゾール活性剤
はフィプロニルである。
【０１４０】
　本発明の別の実施形態では、殺ダニ剤、駆虫剤および／または殺虫剤として作用する１
つまたは複数の大環状ラクトンを化合物と組み合わせて本発明の組成物に含めることがで
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きる。疑義を避けるために、本明細書で使用される「大環状ラクトン」という用語は、天
然に存在するものと合成または半合成の両方のアベルメクチンおよびミルベマイシン化合
物を含む。
【０１４１】
　本発明の組成物に使用され得る大環状ラクトンには、これらに限定されないが、天然に
産生されるアベルメクチン（例えば、Ａ1ａ、Ａ1ｂ、Ａ2ａ、Ａ2ｂ、Ｂ1ａ、Ｂ1ｂ、Ｂ2

ａおよびＢ2ｂと呼ばれる成分を含む）およびミルベマイシン化合物、半合成アベルメク
チンおよびミルベマイシン、アベルメクチン単糖化合物およびアベルメクチンアグリコン
化合物が含まれる。組成物に使用され得る大環状ラクトン化合物の例としては、これらに
限定されないが、アバメクチン、ジマデクチン、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、ラチデクチン、レピメクチン、セラメクチン、ＭＬ－１，６
９４，５５４、およびこれらに限定されないが、ミルベメクチン、ミルベマイシンＤ、ミ
ルベマイシンＡ3、ミルベマイシンＡ4、ミルベマイシンオキシムを含むミルベマイシン、
モキシデクチンおよびネマデクチンが挙げられる。前記アベルメクチンおよびミルベマイ
シンの５－オキソおよび５－オキシム誘導体も含まれる。
【０１４２】
　大環状ラクトン化合物は当技術分野で公知であり、商業的にまたは当技術分野で公知の
合成技術を通して容易に得ることができる。広く入手可能な技術的および商業的文献が参
照される。アベルメクチン、イベルメクチンおよびアバメクチンについては、例えば著作
物“Ivermectin and Abamectin”, 1989, by M.H. Fischer and H. Mrozik, William C. 
Campbell, published by Springer Verlag.またはAlbers-Schonberg et al. (1981), “A
vermectins Structure Determination”, J. Am. Chem. Soc., 103, 4216-4221を参照す
ることができる。ドラメクチンについては、“Veterinary Parasitology”, vol. 49, No
. 1, July 1993, 5-15を調べることができる。ミルベマイシンについては、特に、共に参
照により本明細書に組み込まれる、Davies H.G. et al., 1986, “Avermectins and Milb
emycins”, Nat. Prod. Rep., 3, 87-121、Mrozik H. et al., 1983, Synthesis of Milb
emycins from Avermectins, Tetrahedron Lett., 24, 5333-5336、米国特許第４，１３４
，９７３号および欧州特許第０６７７０５４号を参照することができる。
【０１４３】
　アベルメクチンおよびミルベマイシンの構造は、例えば複雑な１６員大環状ラクトン環
を共有することによって、密接に関連している。天然産物のアベルメクチンは米国特許第
４，３１０，５１９号に開示されており、２２，２３－ジヒドロアベルメクチン化合物は
米国特許第４，１９９，５６９号に開示されている。特に、米国特許第４，４６８，３９
０号、同第５，８２４，６５３号、欧州特許第０００７８１２号、英国特許明細書第１３
９０３３６号、欧州特許第０００２９１６号およびニュージーランド特許第２３７０８６
号も参照される。天然に存在するミルベマイシンは、米国特許第３，９５０，３６０号、
ならびに“The Merck Index” 12th ed., S. Budavari, Ed., Merck & Co., Inc. Whiteh
ouse Station, New Jersey (1996)に引用される種々の参考文献に記載されている。ラチ
デクチンは、“International Nonproprietary Names for Pharmaceutical Substances (
INN)”, WHO Drug Information, vol. 17, no. 4, pp. 263- 286, (2003)に記載されてい
る。これらのクラスの化合物の半合成誘導体は当技術分野で周知であり、例えば全て参照
により本明細書に組み込まれる、米国特許第５，０７７，３０８号、同第４，８５９，６
５７号、同第４，９６３，５８２号、同第４，８５５，３１７号、同第４，８７１，７１
９号、同第４，８７４，７４９号、同第４，４２７，６６３号、同第４，３１０，５１９
号、同第４，１９９，５６９号、同第５，０５５，５９６号、同第４，９７３，７１１号
、同第４，９７８，６７７号、同第４，９２０，１４８号および欧州特許第０６６７０５
４号に記載されている。
【０１４４】
　一実施形態では、本発明の獣医学的組成物が、有効量の、アバメクチン、ジマデクチン
、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、ラチデクチン、レ
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ピメクチン、セラメクチン、ミルベメクチン、ミルベマイシンＤ、ミルベマイシンＡ3、
ミルベマイシンＡ4、ミルベマイシンオキシム、モキシデクチンもしくはネマデクチン、
またはこれらの組み合わせの少なくとも１つを含む。別の実施形態では、本発明は、有効
量の、アバメクチン、エマメクチン、エプリノメクチン、イベルメクチン、ドラメクチン
もしくはセラメクチン、またはこれらの組み合わせの少なくとも１つを含む獣医学的組成
物を提供する。その上別の実施形態では、本発明の獣医学的組成物が、有効量の、イベル
メクチン、ミルベメクチン、ミルベマイシンオキシムもしくはモキシデクチン、またはこ
れらの組み合わせの少なくとも１つを含む。
　本発明の別の実施形態では、式（Ｉ）の化合物を、昆虫成長制御剤（ＩＧＲ）として公
知のクラスの殺ダニ剤または殺虫剤と組み合わせて含む組成物が提供される。この群に属
する化合物は当業者に周知であり、広範囲の様々な化学物質クラスとなる。これらの化合
物は全て、昆虫有害生物の発達または成長を妨害することによって作用する。昆虫成長制
御剤は、例えば米国特許第３，７４８，３５６号、同第３，８１８，０４７号、同第４，
２２５，５９８号、同第４，７９８，８３７号、同第４，７５１，２２５号、欧州特許第
０１７９０２２号または英国特許第２１４００１０号ならびに米国特許第６，０９６，３
２９号および同第６，６８５，９５４号（全て参照により本明細書に組み込まれる）に記
載されている。
【０１４５】
　一実施形態では、本発明の組成物が、幼若ホルモンを模倣した、または昆虫の幼若ホル
モンのレベルを調節するＩＧＲ化合物を含み得る。幼若ホルモン模倣物の例としては、ア
ザジラクチン、ジオフェノラン、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、テトラヒドロアザジラクチンおよび４－クロロ－２（２－ク
ロロ－２－メチル－プロピル）－５－（６－ヨード－３－ピリジルメトキシ）ピリダジン
－３（２Ｈ）－オンが挙げられる。別の実施形態では、本発明の組成物が、式（Ｉ）の化
合物をメトプレンまたはピリプロキシフェンおよび薬学的に許容される担体と組み合わせ
て含む。
　別の実施形態では、本発明の組成物が、キチン合成阻害剤であるＩＧＲ化合物を含む。
キチン合成阻害剤には、クロロフルアズロン、シロマジン、ジフルベンズロン、フルアズ
ロン、フルシクロクスロン、フルフェノクスロン、ヘキサフルモロン、ルフェヌロン、テ
ブフェノジド、テフルベンズロン、トリフルモロン、１－（２，６－ジフルオロベンゾイ
ル）－３－（２－フルオロ－４－（トリフルオロメチル）フェニル尿素、１－（２，６－
ジフルオロベンゾイル）－３－（２－フルオロ－４－（１，１，２，２－テトラフルオロ
エトキシ）－フェニル尿素および１－（２，６－ジフルオロベンゾイル）－３－（２－フ
ルオロ－４－トリフルオロメチル）フェニル尿素が含まれる。
【０１４６】
　いくつかの実施形態では、本発明の組成物が、これらに限定されないが、ベンズイミダ
ゾール、イミダゾチアゾール、テトラヒドロピリミジンおよび有機リンクラスの化合物の
活性剤を含む１つまたは複数の抗線虫剤を含み得る。いくつかの実施形態では、これらに
限定されないが、チアベンダゾール、カンベンダゾール、パルベンダゾール、オキシベン
ダゾール、メベンダゾール、フルベンダゾール、フェンベンダゾール、オクスフェンダゾ
ール、アルベンダゾール、シクロベンダゾール、フェバンテル、チオファネートおよびそ
のｏ，ｏ－ジメチル類似体を含むベンズイミダゾールを組成物に含めることができる。
　他の実施形態では、本発明の組成物が、これらに限定されないが、テトラミゾール、レ
バミゾールおよびブタミソールを含むイミダゾチアゾール化合物を含み得る。
　その上他の実施形態では、本発明の組成物が、これらに限定されないが、ピランテル、
オキサンテルおよびモランテルを含むテトラヒドロピリミジン活性剤を含み得る。
　適切な有機リン系活性剤には、これらに限定されないが、クマホス、トリクロルホン、
ハロクソン、ナフタロホスおよびジクロルボス、ヘプテノホス、メビンホス、モノクロト
ホス、ＴＥＰＰおよびテトラクロルビンホスが含まれる。
【０１４７】
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　他の実施形態では、組成物が、中性化合物としておよび種々の塩形態の抗線虫化合物フ
ェノチアジン、ピペラジン、ジエチルカルバマジン、フェノール、例えばジソフェノール
、ヒ素剤、例えばアルセナマイド、エタノールアミン、例えばベフェニウム、テニウムク
ロシラートおよびメチリジン；塩化ピルビニウム、パモ酸ピルビニウムおよびヨウ化ジチ
アザニンを含むシアニン色素；ビトスカネート、スラミンナトリウム、フタロフィンを含
むイソチオシアネート、ならびにこれらに限定されないが、ハイグロマイシンＢ、α－サ
ントニンおよびカイニン酸を含む種々の天然産物を含み得る。
　他の実施形態では、本発明の組成物が抗吸虫剤を含み得る。適切な抗吸虫剤には、これ
らに限定されないが、ミラシル、例えばミラシルＤおよびミラサン；プラジカンテル、ク
ロナゼパムおよびその３－メチル誘導体、オルチプラズ、ルカントン、ヒカントン、オキ
サムニキン、アモスカネート、ニリダゾール、ニトロキシニル、ヘキサクロロフェン、ビ
チオノール、ビチオノールスルホキシドおよびメニクロフォランを含む当技術分野で公知
の種々のビスフェノール化合物；トリブロムサラン、オキシクロザニド、クリオキサニド
、ラフォキサニド、ニトロキシニル、ブロチアニド、ブロモキサニドおよびクロサンテル
を含む種々のサリチルアニリド化合物；トリクラベンダゾール、ジアムフェネチド、クロ
ルスロン、ヘトリンおよびエメチンが含まれる。
　これらに限定されないが、種々の塩形態のアレコリン、ブナミジン、ニクロサミド、ニ
トロスカネート、パロモマイシン、パロモマイシンＩＩ、プラジカンテルおよびエプシプ
ランテルを含む抗条虫化合物も、本発明の組成物に有利に使用することができる。
【０１４８】
　さらに他の実施形態では、本発明の組成物が、節足動物寄生生物に対して有効な他の活
性剤を含み得る。適切な活性剤には、これらに限定されないが、ブロモシクレン、クロル
ダン、ＤＤＴ、エンドスルファン、リンダン、メトキシクロル、トキサフェン、ブロモホ
ス、ブロモホス－エチル、カルボフェノチオン、クロルフェンビンホス、クロルピリホス
、クロトキシホス、シチオアート、ジアジノン、ジクロフェンチオン（ｄｉｃｈｌｏｒｅ
ｎｔｈｉｏｎ）、ジメトエート（ｄｉｅｍｔｈｏａｔｅ）、ジオキサチオン、エチオン、
ファンファー、フェニトロチオン、フェンチオン、ホスピレート、ヨードフェンホス、マ
ラチオン、ナレド、ホサロン、ホスメット、ホキシム、プロペタンホス、ロンネル、スチ
ロホス、アレスリン、シハロトリン、シペルメトリン、デルタメトリン、フェンバレレー
ト、フルシトリネート、ペルメトリン、フェノトリン、ピレトリン、レスメトリン、安息
香酸ベンジル、二硫化炭素、クロタミトン、ジフルベンズロン、ジフェニルアミン、ジス
ルフィラム、チオシアナト酢酸イソボルニル、メトプレン、モノスルフィラム、ピレノニ
ルブトキシド、ロテノン、酢酸トリフェニルスズ、水酸化トリフェニルスズ、ディート、
フタル酸ジメチル、ならびに化合物１，５ａ，６，９，９ａ，９ｂ－ヘキサヒドロ－４ａ
（４Ｈ）－ジベンゾフランカルボキシアルデヒド（ＭＧＫ－１１）、２－（２－エチルヘ
キシル）－３ａ，４，７，７ａ－テトラヒドロ－４，７－メタノ－１Ｈ－イソインドール
－１，３（２Ｈ）ジオン（ＭＧＫ－２６４）、ジプロピル－２，５－ピリジンジカルボキ
シレート（ＭＧＫ－３２６）および２－（オクチルチオ）エタノール（ＭＧＫ－８７４）
が含まれる。
【０１４９】
　別の実施形態では、式（Ｉ）の化合物を含有する獣医学的組成物に含めることができる
抗寄生生物剤が、これらに限定されないが、本化合物以外のデプシペプチドを含む生物活
性ペプチドまたはタンパク質であり得る。これらには、ＰＦ１０２２Ａまたはその類似体
およびエモデプシドが含まれる。これらの化合物は、セクレチン受容体ファミリーに属す
るシナプス前受容体を刺激することによって神経筋接合部で作用し、寄生生物の麻痺およ
び死をもたらす。デプシペプチドの一実施形態では、デプシペプチドがエモデプシドであ
る（Wilson et al., Parasitology, Jan. 2003, 126(Pt 1):79-86参照）。
【０１５０】
　別の実施形態では、本発明の組成物がネオニコチノイドクラスの殺寄生生物剤の活性剤
を含み得る。ネオニコチノイドは、昆虫特異的ニコチン性アセチルコリン受容体に結合し
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、これを阻害する。一実施形態では、本発明の組成物で式（Ｉ）の化合物と組み合わせる
ことができるネオニコチノイド殺虫剤がイミダクロプリドである。このクラスの薬剤は、
例えば米国特許第４，７４２，０６０号または欧州特許第０８９２０６０号（共に参照に
より本明細書に組み込まれる）に記載されている。別の実施形態では、本発明の組成物が
ネオニコチノイドクラスの殺有害生物剤の別の活性剤であるニテンピラムを含み得る。ノ
ミを防除するためのニテンピラムの使用は、全体が参照により本明細書に組み込まれる、
米国特許第５，７５０，５４８号に記載されている。
　本発明の一定の他の実施形態では、式（Ｉ）の環状デプシペプチドを、メタフルミゾン
などのセミカルバゾンと組み合わせることができる。
【０１５１】
　別の実施形態では、本発明の組成物が有利には、上記のイソキサゾリン活性剤に加えて
またはその代わりに、当技術分野で公知の１つまたは複数の他のイソキサゾリン化合物の
混合物を含み得る。イソキサゾリン活性剤は、種々の外部寄生生物に対して極めて有効で
あり、式（Ｉ）の環状デプシペプチドとの組み合わせは、これらの寄生生物に対する有効
性の範囲を拡大するだろう。化合物と組み合わせることができる特に有用なイソキサゾリ
ン活性剤には、アフォキソラネル（実質的に純粋な活性エナンチオマーを含む）、サロラ
ネル、フルララネル（実質的に純粋な活性エナンチオマーを含む）およびロチラネルが含
まれる。これらの活性剤は、全てが、全体が参照により本明細書に組み込まれる、米国特
許第７，９６４，２０４号、米国特許出願公開第２０１０／０２５４９６０号、米国特許
出願公開第２０１１／０１５９１０７号、米国特許出願公開第２０１２／０３０９６２０
号、米国特許出願公開第２０１２／００３０８４１号、米国特許出願公開第２０１０／０
０６９２４７号、国際公開第２００７／１２５９８４号、国際公開第２０１２／０８６４
６２号、米国特許第８３１８７５７号、米国特許第８４６６１１５号、米国特許第８６１
８１２６号、米国特許第８８２２４６６号、米国特許第８３８３６５９号、米国特許第８
８５３１８６号、米国特許第９２２１８３５号、米国特許出願公開第２０１１／０１４４
３４９号、米国特許第８，０５３，４５２号；米国特許出願公開第２０１０／０１３７６
１２号、米国特許第８４１０１５３号、米国特許出願公開第２０１１／１５２０８１号、
国際公開第２０１２／０８９６２３号、国際公開第２０１２／０８９６２２号、米国特許
第８，１１９，６７１号；米国特許第７，９４７，７１５号；国際公開第２１０２／１２
０１３５号、国際公開第２０１２／１０７５３３号、国際公開第２０１１／１５７７４８
号、米国特許出願公開第２０１１／０２４５２７４号、米国特許出願公開第２０１１／０
２４５２３９号、米国特許出願公開第２０１２／０２３２０２６号、米国特許出願公開第
２０１２／００７７７６５号、米国特許出願公開第２０１２／００３５１２２号、米国特
許出願公開第２０１１／０２５１２４７号、国際公開第２０１１／１５４４３３号、国際
公開第２０１１／１５４４３４号、米国特許出願公開第２０１２／０２３８５１７号、米
国特許出願公開第２０１１／０１６６１９３号、国際公開第２０１１／１０４０８８号、
国際公開第２０１１／１０４０８７号、国際公開第２０１１／１０４０８９号、米国特許
出願公開第２０１２／０１５９４６号、米国特許出願公開第２００９／０１４３４１０号
、国際公開第２００７／１２３８５５号、米国特許出願公開第２０１１／０１１８２１２
号、米国特許第７９５１８２８号および米国特許第７６６２９７２号、米国特許出願公開
第２０１０／０１３７３７２号、米国特許出願公開第２０１０／０１７９１９４号、米国
特許出願公開第２０１１／００８６８８６号、米国特許出願公開第２０１１／００５９９
８８号、米国特許出願公開第２０１０／０１７９１９５号、米国特許出願公開第２０１５
／０１２６５２３号、国際公開第２０１０／００３９２３号、国際公開第２０１０／００
３８７７号、国際公開第２０１０／０７２６０２号、国際公開第２０１４／１３４２３６
号、米国特許第７８９７６３０号および米国特許第７９５１８２８号に記載されている。
【０１５２】
　本発明の別の実施形態では、ノズリスポリン酸およびその誘導体を、本発明の組成物に
添加することができる。これらの化合物は、ヒトおよび動物での感染を治療または予防す
るために使用され、例えば、全てが、全体が参照により本明細書に組み込まれる、米国特
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許第５，３９９，５８２号、同第５，９６２，４９９号、同第６，２２１，８９４号およ
び同第６，３９９，７８６号に記載されている。組成物は、上に引用される文献に記載さ
れるものなどの、全ての立体異性体を含む、当技術分野で公知のノズリスポリン酸誘導体
の１つまたは複数を含み得る。
【０１５３】
　別の実施形態では、モネパンテル（ＺＯＬＶＩＸ）などの化合物のアミノアセトニトリ
ルクラス（ＡＡＤ）の駆虫性化合物を、本発明の組成物に添加することができる。これら
の化合物は、例えばＤｕｃｒａｙらの米国特許第７，０８４，２８０号（参照により本明
細書に組み込まれる）；Sager et al., Veterinary Parasitology, 2009, 159, 49-54；K
aminsky et al., Nature vol. 452, 13 March 2008, 176-181に記載されている。
　本発明の組成物はまた、アリールオアゾル（ａｒｙｌｏａｚｏｌ）－２－イルシアノエ
チルアミノ化合物、例えば参照により本明細書に組み込まれる、Ｓｏｌｌらの米国特許第
８，０８８，８０１号に記載されるもの、および同様に参照により本明細書に組み込まれ
る、Ｌｅ　Ｈｉｒ　ｄｅ　Ｆａｌｌｏｉｓの米国特許第７，９６４，６２１号に記載され
るこれらの化合物のチオアミド誘導体も含み得る。内部寄生生物に対して全身作用性であ
るアリールオアゾル－２－イルシアノエチルアミノ活性剤を、本発明の獣医学的組成物に
化合物と組み合わせて使用することができる。
【０１５４】
　本発明の組成物はまた、デルカンテルを含む、パラヘルクアミド化合物およびこれらの
化合物の誘導体を含み得る（Ostlind et al., Research in Veterinary Science, 1990, 
48, 260-61；およびOstlind et al., Medical and Veterinary Entomology, 1997, 11, 4
07-408参照）。パラヘルクアミドファミリーの化合物は、一定の寄生生物に対する活性を
有するスピロジオキセピノインドールコアを含む公知のクラスの化合物である（Tet. Let
t. 1981, 22, 135；J. Antibiotics 1990, 43, 1380およびJ. Antibiotics 1991, 44, 49
2参照）。さらに、構造的に関連するマルクホルチンファミリーの化合物、例えばマルク
ホルチンＡ～Ｃも公知であり、本発明の組成物と組み合わせることができる（J. Chem. S
oc. - Chem. Comm. 1980, 601およびTet. Lett. 1981, 22, 1977参照）。パラヘルクアミ
ド誘導体へのさらなる言及は、例えば、全てが、これにより全体が参照により組み込まれ
る、国際公開第９１／０９９６１号、国際公開第９２／２２５５５号、国際公開第９７／
０３９８８号、国際公開第０１／０７６３７０号、国際公開第０９／００４４３２号、お
よび米国特許出願公開第２０１０／０１９７６２４号、米国特許第５，７０３，０７８号
および米国特許第５，７５０，６９５号に見出すことができる。
【０１５５】
　本発明の別の実施形態では、組成物が、土壌放線菌サッカロポリスポラ・スピノサ（Ｓ
ａｃｃｈａｒｏｐｏｌｙｓｐｏｒａ　ｓｐｉｎｏｓａ）によって産生されるスピノシン活
性剤（例えば、Salgado V.L. and Sparks T.C., “The Spinosyns: Chemistry, Biochemi
stry, Mode of Action, and Resistance,” in Comprehensive Molecular Insect Scienc
e, vol. 6, pp. 137-173, 2005参照）または半合成スピノソイド（ｓｐｉｎｏｓｏｉｄ）
活性剤を含み得る。スピノシンは、典型的には因子または成分Ａ、Ｂ、Ｃ、Ｄ、Ｅ、Ｆ、
Ｇ、Ｈ、Ｊ、Ｋ、Ｌ、Ｍ、Ｎ、Ｏ、Ｐ、Ｑ、Ｒ、Ｓ、Ｔ、Ｕ、Ｖ、ＷまたはＹと呼ばれ、
これらの成分またはその組み合わせのいずれも本発明の組成物に使用することができる。
スピノシン化合物は、１２員大環状ラクトン、中性糖（ラムノース）およびアミノ糖（フ
ォロサミン）と縮合した５，６，５－三環式環系であり得る。本発明の組成物に使用され
得る、サッカロポリスポラ・パゴナ（Ｓａｃｃｈａｒｏｐｏｌｙｓｐｏｒａ　ｐａｇｏｎ
ａ）によって産生される２１－ブテニルスピノシンを含む、これらのおよび他の天然スピ
ノシン化合物は、当技術分野で公知の従来技術による発酵を介して産生され得る。本発明
の組成物に使用され得る他のスピノシン化合物は、全てが、全体が参照により本明細書に
組み込まれる、米国特許第５，４９６，９３１号；同第５，６７０，３６４号；同第５，
５９１，６０６号；同第５，５７１，９０１号；同第５，２０２，２４２号；同第５，７
６７，２５３号；同第５，８４０，８６１号；同第５，６７０，４８６号；同第５，６３
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１，１５５号および同第６，００１，９８１号に開示されている。スピノシン化合物には
、これらに限定されないが、スピノシンＡ、スピノシンＤ、スピノサド、スピネトラムま
たはこれらの組み合わせが含まれ得る。スピノサドはスピノシンＡとスピノシンＤの組み
合わせであり、スピネトラムは３’－エトキシ－５，６－ジヒドロスピノシンＪと３’－
エトキシスピノシンＬの組み合わせである。
【０１５６】
　一般に、追加の活性剤（上記の式（Ｉ）の化合物以外）は、約０．１μｇ～約１０００
ｍｇの間の量で本発明の投与単位に含まれる。典型的には、活性剤は、約１０μｇ～約５
００ｍｇ、約１０μｇ～約４００ｍｇ、約１ｍｇ～約３００ｍｇ、約１０ｍｇ～約２００
ｍｇまたは約１０ｍｇ～約１００ｍｇの量で含まれ得る。より典型的には、追加の活性剤
は、本発明の組成物中に約５ｍｇ～約５０ｍｇの量で存在する。
【０１５７】
　本発明の組成物中の追加の活性剤の濃度は、典型的には活性剤の効力に応じて、約０．
０１％～約３０％（ｗ／ｗ）となる。これらに限定されないが、大環状ラクトン活性剤を
含む極めて強力な活性剤の一定の実施形態では、活性剤の濃度が、典型的には約０．０１
％～約１０％（ｗ／ｗ）、約０．０１～約１％（ｗ／ｗ）、約０．０１％～約０．５％（
ｗ／ｗ）、約０．１％～約０．５％（ｗ／ｗ）または約０．０１％～約０．１％（ｗ／ｗ
）となる。他の実施形態では。活性剤の濃度が、典型的には約０．１％～約２％（ｗ／ｗ
）または約０．１％～約１％（ｗ／ｗ）となる。
　他の実施形態では、追加の活性剤が、典型的には所望の有効性を達成するためにより高
濃度で存在する。いくつかの実施形態では、活性剤が約１％～約３０％（ｗ／ｗ）、約１
％～約２０％（ｗ／ｗ）または約１％～約１５％（ｗ／ｗ）の濃度で存在する。その上他
の実施形態では、活性剤が組成物中に約５％～約２０％（ｗ／ｗ）または約５％～約１５
％（ｗ／ｗ）の濃度で存在する。
　本発明の種々の実施形態では、動物の体重当たり、約０．００１ｍｇ／ｋｇ～約５０ｍ
ｇ／ｋｇまたは約０．５ｍｇ／ｋｇ～約５０ｍｇ／ｋｇの用量を送達する追加の活性剤が
組成物に含まれ得る。他の実施形態では、活性剤が、典型的には約０．０５ｍｇ／ｋｇ～
約３０ｍｇ／ｋｇ、約０．１ｍｇ／ｋｇ～約２０ｍｇ／ｋｇの用量を送達するのに十分な
量で存在する。他の実施形態では、活性剤が、動物体重当たり約０．１ｍｇ／ｋｇ～約１
０ｍｇ／ｋｇ、約０．１ｍｇ／ｋｇ～約１ｍｇ／ｋｇまたは約０．５ｍｇ／ｋｇ～約５０
ｍｇ／ｋｇの用量を送達するのに十分な量で存在する。
【０１５８】
　追加の活性剤が大環状ラクトンまたは他の強力な化合物などの極めて強力な化合物であ
る本発明の一定の実施形態では、活性剤が、約０．００１ｍｇ／ｋｇ～約５ｍｇ／ｋｇ、
約０．００１ｍｇ／ｋｇ～約０．１ｍｇ／ｋｇまたは約０．００１ｍｇ／ｋｇ～約０．０
１ｍｇ／ｋｇの用量を提供する濃度で存在する。その上他の実施形態では、活性剤が、動
物体重当たり約０．０１ｍｇ／ｋｇ～約２ｍｇ／ｋｇまたは約０．１ｍｇ／ｋｇ～約１ｍ
ｇ／ｋｇの用量を送達するのに十分な量で存在する。その上他の実施形態では、追加の活
性剤が、動物の体重当たり、約１μｇ／ｋｇ～約２００μｇ／ｋｇまたは約０．１ｍｇ／
ｋｇ～約１ｍｇ／ｋｇの用量を送達する量で存在し得る。
　上に言及される他の活性剤に加えて、２つ以上の活性剤の組み合わせを組成物中で本発
明の化合物と共に使用して、所望の範囲の有害生物および寄生生物を処理することができ
る。特定の昆虫感染を治療するためにどの個々の化合物を本発明の組成物に使用すること
ができるかを決定することは十分に当業者の技能レベルの範囲内であるだろう。
　本発明をここで以下の非限定的な実施例によってさらに説明する。
【実施例】
【０１５９】
　本開示を以下の実施例によってさらに例示するが、これらの実施例は範囲または精神に
おいて本開示を本明細書に記載される特定の手順に限定するものと解釈されるべきではな
い。実施例は一定の実施形態を例示するために提供されるものであり、それによる本開示
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の範囲に対する限定は意図されていないことが理解されるべきである。本開示の精神およ
び／または添付の特許請求の範囲の範囲から逸脱することなく当業者に示唆され得る種々
の他の実施形態、修正およびその等価物への手段が有され得ることがさらに理解されるべ
きである。
略語のリスト：
ＡＣＮ　　　　　　　　　　アセトニトリル
ＡＩＢＮ　　　　　　　　　アゾビスイソブチロニトリル
ＢＳＡ　　　　　　　　　　ウシ血清アルブミン
ＢＯＣ　　　　　　　　　　ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル
ＢＯＰ－Ｃｌ　　　　　　　ビス（２－オキソ－３－オキサゾリジニル）ホスフィン酸ク
ロリド
ＤＣＣ　　　　　　　　　　Ｎ，Ｎ’ージシクロヘキシルカルボジイミド溶液
ＤＣＭ　　　　　　　　　　ジクロロメタン
ＤＥＡＤ　　　　　　　　　ジエチルアゾジカルボキシレート
ＤＩＥＡ　　　　　　　　　ジイソプロピルエチルアミン
ＤＭＦ　　　　　　　　　　Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド
ＤＭＡＰ　　　　　　　　　４－（ジメチルアミノ）ピリジン
ＤＭＳＯ　　　　　　　　　ジメチルスルホキシド
ＥＤＡＣ　　　　　　　　　Ｎ－（３－ジメチルアミノプロピル）－Ｎ’－エチルカルボ
ジイミド塩酸塩
ＥＳ　　　　　　　　　　　エレクトロスプレー
ＥｔＯＡｃまたはＥＡ　　　酢酸エチル
ＨＡＴＵ　　　　　　　　　１－［ビス（ジメチルアミノ）メチレン］－１Ｈ－１，２，
３－トリアゾロ［４，５－ｂ］ピリジニウム３－オキシドヘキサフルオロホスフェート
ＨＯＢｔまたはＨＯＢＴ　　１－ヒドロキシベンゾトリアゾール
ＫＨＭＤＳ　　　　　　　　カリウムヘキサメチルジシラジド、より正確にはカリウムビ
ス（トリメチルシリル）アミド
ＭｅＯＨ　　　　　　　　　メタノール
ＰＥ　　　　　　　　　　　石油エーテル
ＴＢＡＦ　　　　　　　　　ｔｅｒｔ－ブチルアンモニウムフルオリド
ＴＨＦ　　　　　　　　　　テトラヒドロフラン
ＴＬＣ　　　　　　　　　　薄層クロマトグラフィー
【０１６０】
（実施例１）
【化４０】

　メチル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ
］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｂ）。不活性窒素雰囲気でパージおよび維持した５
００ｍＬ丸底フラスコに、ＴＨＦ（０．２３ｍＬ、２．８３９ｍｍｏｌ、０．１５当量）
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、Ｈ2Ｏ（０．０２ｍＬ、１．１１５ｍｍｏｌ、０．０６当量）、メチル３－ブロモ－２
－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（（Ａ）５ｇ、１８．
５８１ｍｍｏｌ、１当量）、（２－クロロ－６－フルオロフェニル）ボロン酸（４．８６
ｇ、２７．８７１ｍｍｏｌ、１．５０当量）、Ｐｄ（ｄｔＢｐｆ）Ｃｌ２（１．２７ｇ、
１．９４９ｍｍｏｌ、０．１０当量）、Ｋ3ＰＯ4（１１．８ｇ、５５．５９１ｍｍｏｌ、
２．９９当量）を入れた。得られた溶液を７０℃で一晩攪拌した。得られた混合物を真空
下で濃縮した。残渣を、酢酸エチル／石油エーテル（１：５）を使用するシリカゲルカラ
ムに適用した。これにより、メチル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メ
チルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート４．６ｇ（７７．６７％）
が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：３１９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０１６１】
（実施例２）
【化４１】

　メチル７－ブロモ－３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ
［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｃ）。不活性窒素雰囲気でパージおよ
び維持した２５０ｍＬ三つ口丸底フラスコに、ＴＨＦ（３０．００ｍＬ、４１６．１１８
ｍｍｏｌ、２９．５１当量）、メチル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－
メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（（Ｂ）４ｇ、１２．５
５０ｍｍｏｌ、１当量）を入れた。これに続いて、－７０℃で３０分間攪拌しながら、Ｌ
ＤＡ（７．７９ｍＬ、１５．５８０ｍｍｏｌ、１．２４当量）を滴加した。これに、－７
０℃で攪拌しながら、ＣＢｒ4（６．２４ｇ、１８．８１６ｍｍｏｌ、１．５０当量）を
滴加した。得られた溶液を室温で１時間攪拌した。次いで、ＮＨ4Ｃｌ（水溶液）を添加
して反応物をクエンチした。得られた溶液を酢酸エチル３×２０ｍＬで抽出した。有機相
を回収し、無水硫酸ナトリウム上で乾燥させ、真空下で濃縮した。残渣を、酢酸エチル／
石油エーテル（１：３）を使用するシリカゲルカラムに適用した。これにより、メチル７
－ブロモ－３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－
ａ］ピリジン－６－カルボキシレート３．２ｇ（６４．１３％）が黄色固体として得られ
た。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：３９７［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６２】
（実施例３）
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【化４２】

　メチル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチル－７－（モルホリン－
４－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｄ）。１０ｍＬ密
封管に、モルホリン（４ｍＬ、０．０４６ｍｍｏｌ、０．０４当量）、メチル７－ブロモ
－３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリ
ジン－６－カルボキシレート（（Ｃ）５００ｍｇ、１．２５７ｍｍｏｌ、１当量）を入れ
た。最終反応混合物を１２０℃で２０分間、マイクロ波放射で照射した。次いで、水／氷
を添加して反応物をクエンチした。得られた溶液を酢酸エチル３×１５ｍＬで抽出した。
有機相を回収し、無水硫酸ナトリウム上で乾燥させ、真空下で濃縮した。これにより、メ
チル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチル－７－（モルホリン－４－
イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート４５０ｍｇ（８８．６２
％）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：４０４［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６３】
（実施例４）

【化４３】

　３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチル－７－（モルホリン－４－イ
ル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボン酸（Ｅ）。５０ｍＬ丸底フラスコに
、Ｈ2Ｏ（１ｍＬ、０．０５６ｍｍｏｌ、０．０５当量）、ＭｅＯＨ（（Ｄ）５ｍＬ、０
．１５６ｍｍｏｌ、０．１３当量）、ＴＨＦ（２ｍＬ、０．０２８ｍｍｏｌ、０．０２当
量）、メチル３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－メチル－７－（モルホリ
ン－４－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（４８０ｍｇ、
１．１８９ｍｍｏｌ、１当量）、ＬｉＯＨ（１４３ｍｇ、５．９７１ｍｍｏｌ、５．０２
当量）を入れた。得られた溶液を８０℃で２時間攪拌した。次いで、水１０ｍＬを添加し
て反応物をクエンチした。ＨＣｌ（３Ｍ）で溶液のｐＨ値を４に調整した。得られた溶液
を酢酸エチル３×２０ｍＬで抽出した。有機相を回収し、無水硫酸ナトリウム上で乾燥さ
せ、真空下で濃縮した。これにより、３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－２－
メチル－７－（モルホリン－４－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボン
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酸４００ｍｇ（粗生成物）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：３９０［Ｍ＋
Ｈ］+。
【０１６４】
（実施例５）
【化４４】

　３－（２－クロロ－６－フルオロフェニル）－Ｎ－［（４Ｓ）－３，４－ジヒドロ－２
Ｈ－１－ベンゾピラン－４－イル］－２－メチル－７－（モルホリン－４－イル）ピラゾ
ロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキサミド（Ｆ）。５０ｍＬ丸底フラスコに、ＤＣ
Ｍ（５ｍＬ、０．０５９ｍｍｏｌ、０．０６当量）、３－（２－クロロ－６－フルオロフ
ェニル）－２－メチル－７－（モルホリン－４－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン
－６－カルボン酸（４００ｍｇ、１．０２６ｍｍｏｌ、１当量）、（４Ｓ）－３，４－ジ
ヒドロ－２Ｈ－１－ベンゾピラン－４－アミン（２２５ｍｇ、１．５０８ｍｍｏｌ、１．
４７当量）、ＨＡＴＵ（７８２．８ｍｇ、２．０５９ｍｍｏｌ、２．０１当量）、ＤＩＥ
Ａ（３９８．６ｍｇ、３．０８４ｍｍｏｌ、３．０１当量）を入れた。得られた溶液を室
温で１時間攪拌した。得られた混合物を真空下で濃縮した。粗生成物を以下の条件を使用
してフラッシュ分取ＨＰＬＣによって精製した（ＩｎｔｅｌＦｌａｓｈ－１）：カラム、
Ｃ１８シリカゲル；移動相、２５分以内にＨ2Ｏ：ＣＨ3ＣＮ＝７０：３０からＨ2Ｏ：Ｃ
Ｈ3ＣＮ＝１５：８５まで増加；検出器、ＵＶ２５４ｎｍ。これにより、３－（２－クロ
ロ－６－フルオロフェニル）－Ｎ－［（４Ｓ）－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－１－ベンゾピ
ラン－４－イル］－２－メチル－７－（モルホリン－４－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］
ピリジン－６－カルボキサミド１８５ｍｇ（３４．６０％）が黄色固体として得られた。
(ES, m/z): 521 [M+H]+; 1H NMR (300 MHz, CD3OD, ppm): δ 7.67 (d, J = 9.3 Hz, 1H)
, 7.47-7.43 (m, 2H), 7.35 (d, J = 7.5 Hz, 2H), 7.27-7.21 (m, 2H), 7.07 (d, J = 9
.3 Hz, 1H), 6.98-6.93 (m, 1H), 6.88 (d, J = 8.4 Hz, 1H), 5.29-5.25 (m, 1H), 4.37
-4.22 (m, 2H), 3.67-3.57 (m, 8H), 2.36 (s, 3H), 2.32-2.24 (m, 2H).
【０１６５】
（実施例６）
【化４５】
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　３－エチル６－メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－３，６－ジカルボ
キシレート（Ｈ）。５００ｍＬ三つ口丸底フラスコに、１－アミノ－３－（メトキシカル
ボニル）ピリジン－１－イウム２，４，６－トリメチルベンゼン－１－スルホネート（（
Ｇ）９０ｇ、２５５．３８４ｍｍｏｌ、１当量）、ＣＨ3ＣＮ（２００ｍＬ）、Ｋ2ＣＯ3

（１０５．８９ｇ、７６６．１７８ｍｍｏｌ、３．００当量）、エチルブタ－２－イノエ
ート（４２．９５ｇ、３８３．０７７ｍｍｏｌ、１．５当量）を入れた。得られた溶液を
室温で一晩攪拌した。得られた混合物を濃縮した。残渣を、酢酸エチル／石油エーテル（
１：１０）を使用するシリカゲルカラムに適用した。これにより、３－エチル６－メチル
２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－３，６－ジカルボキシレート１９ｇ（２８
．３７％）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：２６３［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６６】
（実施例７）
【化４６】

　メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｉ）。１
Ｌ丸底フラスコに、３－エチル６－メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－
３，６－ジカルボキシレート（（Ｈ）３４ｇ、１２９．６４０ｍｍｏｌ、１当量）、ＨＢ
ｒ（３００ｍＬ、４８％）を入れた。得られた溶液を油浴中１２０℃で２時間攪拌した。
得られた混合物を濃縮した。これにより、メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリ
ジン－６－カルボキシレート３０ｇ（粗生成物）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ
／ｚ）：１７７［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６７】
（実施例８）
【化４７】

　メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｊ）。不
活性窒素雰囲気でパージおよび維持した１Ｌ丸底フラスコに、２－メチルピラゾロ［１，
５－ａ］ピリジン－６－カルボン酸（３０ｇ、１７０．２８５ｍｍｏｌ、１当量）、Ｍｅ
ＯＨ（１００ｍＬ）を入れた。これに続いて、０℃で攪拌しながら、ＳＯＣｌ2（４０ｇ
、５５１．４００ｍｍｏｌ、３．２４当量）を滴加した。得られた溶液を油浴中７０℃で
一晩攪拌した。得られた混合物を濃縮した。ＮａＨＣＯ3（５０％）で溶液のｐＨ値を８
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に調整した。得られた溶液を酢酸エチル３×１００ｍＬで抽出した。回収した有機層をＮ
ａＣｌ　３×５０ｍｌで洗浄し、濃縮した。これにより、メチル２－メチルピラゾロ［１
，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート２１ｇ（粗生成物）が黄色固体として得られ
た。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：１９１［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６８】
（実施例９）
【化４８】

　メチル３－ブロモ－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレー
ト（Ｋ）。５００ｍＬ丸底フラスコに、メチル２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジ
ン－６－カルボキシレート（（Ｊ）２１ｇ、１１０．４０９ｍｍｏｌ、１当量）、ＤＭＦ
（１００ｍＬ）、ＮＢＳ（２１．６２ｇ、１２１．４７２ｍｍｏｌ、１．１０当量）を入
れた。得られた溶液を室温で２時間攪拌した。次いで、水３００ｍＬを添加して反応物を
クエンチした。得られた溶液を酢酸エチル３×１００ｍＬで抽出した。有機層を回収し、
ＮａＣｌ　３×１００ｍｌで洗浄した。回収した有機層を無水硫酸ナトリウム上で乾燥さ
せ、濃縮した。残渣を、酢酸エチル／石油エーテル（１：５）を使用するシリカゲルカラ
ムに適用した。これにより、メチル３－ブロモ－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリ
ジン－６－カルボキシレート２７ｇ（９０．８８％）が白色固体として得られた。（ＥＳ
、ｍ／ｚ）：２６９［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１６９】
（実施例１０）

【化４９】

　メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリ
ジン－６－カルボキシレート（Ｌ）。不活性窒素雰囲気でパージおよび維持した５００ｍ
Ｌバイアルに、メチル３－ブロモ－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カ
ルボキシレート（（Ｋ）８ｇ、０．０３ｍｏｌ、１当量）、ＤＣＭ（１６０ｍＬ）、（２
，６－ジフルオロフェニル）ボロン酸（７．０４ｇ、０．０４５ｍｏｌ、１．５０当量）
、Ｈ2Ｏ（８０ｍＬ）、Ｋ3ＰＯ4（１８．９ｇ、０．０９０ｍｏｌ、３．００当量）、Ｘ
ｐｈｏｓ－Ｐｄ－Ｇ3（２．５６ｇ、０．３２ｍｍｏｌ、０．１当量）を入れた。得られ
た溶液を２５℃で２時間攪拌した。得られた溶液を７０℃で一晩攪拌した。得られた混合
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物を真空下で濃縮した。残渣を、酢酸エチル／石油エーテル（１：５）を使用するシリカ
ゲルカラムに適用した。これにより、メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－
メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート４．２ｇ（４７％）が黄
色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：３０３［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１７０】
（実施例１１）
【化５０】

　メチル７－ブロモ－３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，
５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｍ）。不活性窒素雰囲気でパージおよび維持
した１００ｍＬ三つ口丸底フラスコに、メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２
－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（（Ｌ）４．１ｇ、１
３．５６４ｍｍｏｌ、１当量）、ＴＨＦ（４１ｍＬ）、ＬＤＡ（１．６０ｇ、０．０１５
ｍｍｏｌ、１．１当量）を－７８℃で入れ、３０分間攪拌した。上記に、ＣＢｒ4（６．
７５ｇ、０．０２０ｍｍｏｌ、１．５当量）で添加した。反応物を室温でさらに１時間攪
拌した。次いで、水を添加して反応物をクエンチした。得られた溶液を酢酸エチル３００
ｍｌで抽出した。有機相を回収し、真空下で濃縮した。残渣を、酢酸エチル／ヘキサン（
１／１０）を使用するシリカゲルカラムに適用した。これにより、メチル７－ブロモ－３
－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－
カルボキシレート１．４ｇ（８７．０４％）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ
）：３８１［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１７１】
（実施例１２）
【化５１】

　メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパ－１－エン－
２－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｎ）。不活性窒素
雰囲気でパージおよび維持した１００ｍＬ三つ口丸底フラスコに、メチル７－ブロモ－３
－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチルピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－
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１０ｍＬ）、Ｈ2Ｏ（１ｍＬ）、４，４，５，５－テトラメチル－２－（プロパ－１－エ
ン－２－イル）－１，３，２－ジオキサボロラン（１３２２．５４ｍｇ、７．８７０ｍｍ
ｏｌ、３．００当量）、Ｐｄ（ＰＰｈ3）4（３０３．１６ｍｇ、０．２６２ｍｍｏｌ、０
．１当量）、Ｋ3ＰＯ4（１６７０．６１ｍｇ、７．８７０ｍｍｏｌ、３．０当量）を入れ
た。得られた溶液を１００℃で１時間攪拌した。反応混合物を室温に冷却し、水１０ｍＬ
によってクエンチした。得られた溶液を酢酸エチル３０ｍＬで抽出した。有機層を回収し
、無水硫酸ナトリウム上で乾燥させ、真空下で濃縮した。残渣を、酢酸エチル／ヘキサン
（１／１５）を使用するシリカゲルカラムに適用した。これにより、メチル３－（２，６
－ジフルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパ－１－エン－２－イル）ピラゾロ［
１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート８０５ｍｇ（８９．６３％）が黄色固体と
して得られた。（ＥＳ、ｍ／ｚ）：３４３［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１７２】
（実施例１３）

【化５２】

　メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル
）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（Ｏ）。不活性窒素雰囲気で
パージおよび維持した１００ｍＬ三つ口丸底フラスコに、メチル３－（２，６－ジフルオ
ロフェニル）－２－メチル－７－（プロパ－１－エン－２－イル）ピラゾロ［１，５－ａ
］ピリジン－６－カルボキシレート（（Ｎ）８０５ｍｇ、２．３５１ｍｍｏｌ、１当量）
、ＥＡ（１６ｍＬ）、ＰｔＯ2（２４０．２９ｍｇ、１．０５８ｍｍｏｌ、０．４５当量
）を入れ、次いで、Ｈ2（ｇ）を導入した。得られた溶液を５５℃で４時間攪拌した。固
体を濾別した。濾液を真空下で濃縮した。これにより、メチル３－（２，６－ジフルオロ
フェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン
－６－カルボキシレート６５７ｍｇ（８１．１４％）が固体として得られた。（ＥＳ、ｍ
／ｚ）：３４５［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１７３】
（実施例１４）
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【化５３】

　３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）ピラ
ゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボン酸（Ｏ）。５０ｍＬ三つ口丸底フラスコに、
メチル３－（２，６－ジフルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）
ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキシレート（（Ｐ）６５０ｍｇ、１．８８
８ｍｍｏｌ、１当量）、ＭｅＯＨ（８ｍＬ）、ＴＨＦ（８ｍＬ）、Ｈ2Ｏ（２．５ｍＬ）
、ＮａＯＨ（３７７．４８ｍｇ、９．４３８ｍｍｏｌ、５．００当量）を入れた。得られ
た溶液を８０℃で６時間攪拌した。残渣を水で希釈した。ＨＣｌ（１Ｍ）で混合物をｐＨ
４に調整した。得られた溶液を酢酸エチル３×２０ｍＬで抽出した。有機層を回収し、無
水硫酸ナトリウム上で乾燥させ、真空下で濃縮した。これにより、３－（２，６－ジフル
オロフェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリ
ジン－６－カルボン酸６１７ｍｇ（９８．９５％）が黄色固体として得られた。（ＥＳ、
ｍ／ｚ）：３３１［Ｍ＋Ｈ］+。
【０１７４】
（実施例１５）

【化５４】

　３－（２，６－ジフルオロフェニル）－Ｎ－［（４Ｓ）－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－１
－ベンゾピラン－４－イル］－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）ピラゾロ［１，
５－ａ］ピリジン－６－カルボキサミド（Ｑ）。４０ｍＬバイアルに、３－（２，６－ジ
フルオロフェニル）－２－メチル－７－（プロパン－２－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］
ピリジン－６－カルボン酸（（Ｐ）３２５ｍｇ、０．９８４ｍｍｏｌ、１当量）、ＤＣＭ
（１０ｍＬ）、（４Ｓ）－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－１－ベンゾピラン－４－アミン（２
２０．１８ｍｇ、１．４７６ｍｍｏｌ、１．５０当量）、ＨＡＴＵ（７４８．１８ｍｇ、
１．９６８ｍｍｏｌ、２．０当量）、ＤＩＥＡ（３８１．４７ｍｇ、２．９５２ｍｍｏｌ
、３．０当量）を入れた。得られた溶液を室温で２時間攪拌した。得られた混合物を真空
下で濃縮した。粗生成物を以下の条件を使用してフラッシュ分取ＨＰＬＣによって精製し
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た（ＩｎｔｅｌＦｌａｓｈ－１）：カラム、Ｃ１８シリカゲル；移動相、２５分以内にＨ

2Ｏ：ＣＨ3ＣＮ＝６０：４０からＨ2Ｏ：ＣＨ3ＣＮ＝１５：８５まで増加；検出器、ＵＶ
２５４ｎｍ。これにより、３－（２，６－ジフルオロフェニル）－Ｎ－［（４Ｓ）－３，
４－ジヒドロ－２Ｈ－１－ベンゾピラン－４－イル］－２－メチル－７－（プロパン－２
－イル）ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン－６－カルボキサミド１８０ｍｇ（３９．６４
％）が白色固体として得られた。(ES, m/z): 462 [M+H]+; 1H NMR (300 MHz, CDCl3, ppm
): δ 7.38-7.14 (m, 4H), 7.10-6.94 (m, 4H), 6.88 (d, J = 8.4 Hz, 1H), 5.72 (d, J
 = 7.8 Hz, 1H), 5.38-5.36 (m, 1H), 4.37-4.34 (m, 1H), 4.25-4.09 (m, 2H), 2.45 (s
, 3H), 2.43-2.36 (m ,1H), 2.27-2.24 (m, 1H), 1.69 (d, J = 6.3 Hz, 3H), 1.67 (d, 
J = 6.3 Hz, 3H).
　前記主題を、理解の明確さのために例示および例としていくらか詳細に記載してきたが
、本発明および実施例の範囲内で一定の変更および修正を実行することができることが当
業者によって理解されるだろう。このようにして、表１は本発明によって調製された化合
物を含む。
【０１７５】
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（実施例１６）
　ディロフィラリア・イミティスの４００～６００匹のミクロフィラリアを、ＲＰＭＩ培
地および１００％ＤＭＳＯ中で製剤化した試験化合物を含有するマイクロタイタープレー
トのウェルに添加した。プレートを３７℃および５％ＣＯ2に３日間保った。化合物の有
効性を、ＤＭＳＯのみを含有する対照ウェルの平均運動性と比較したミクロフィラリアの
運動性に基づいて決定した。用量反応アッセイを行って、ＥＣ50値を決定した。表１の以
下の化合物が、ディロフィラリア・イミティスに対する活性を示した：２～４、８～１０
、１４、１５、２０、２５、３２～３９、１１３、１２４、１５６～１５９、１６１、１
６２、１６４、１６５、１６８、１７０および１７２。



(115) JP 2021-532083 A 2021.11.25

10

20

30

40

【国際調査報告】



(116) JP 2021-532083 A 2021.11.25

10

20

30

40



(117) JP 2021-532083 A 2021.11.25

10

20

30

40



(118) JP 2021-532083 A 2021.11.25

10

20

30

40

フロントページの続き

(81)指定国・地域　  AP(BW,GH,GM,KE,LR,LS,MW,MZ,NA,RW,SD,SL,ST,SZ,TZ,UG,ZM,ZW),EA(AM,AZ,BY,KG,KZ,RU,T
J,TM),EP(AL,AT,BE,BG,CH,CY,CZ,DE,DK,EE,ES,FI,FR,GB,GR,HR,HU,IE,IS,IT,LT,LU,LV,MC,MK,MT,NL,NO,PL,PT,R
O,RS,SE,SI,SK,SM,TR),OA(BF,BJ,CF,CG,CI,CM,GA,GN,GQ,GW,KM,ML,MR,NE,SN,TD,TG),AE,AG,AL,AM,AO,AT,AU,AZ,
BA,BB,BG,BH,BN,BR,BW,BY,BZ,CA,CH,CL,CN,CO,CR,CU,CZ,DE,DJ,DK,DM,DO,DZ,EC,EE,EG,ES,FI,GB,GD,GE,GH,GM,G
T,HN,HR,HU,ID,IL,IN,IR,IS,JO,JP,KE,KG,KH,KN,KP,KR,KW,KZ,LA,LC,LK,LR,LS,LU,LY,MA,MD,ME,MG,MK,MN,MW,MX
,MY,MZ,NA,NG,NI,NO,NZ,OM,PA,PE,PG,PH,PL,PT,QA,RO,RS,RU,RW,SA,SC,SD,SE,SG,SK,SL,SM,ST,SV,SY,TH,TJ,TM,
TN,TR,TT

（特許庁注：以下のものは登録商標）
１．ＴＷＥＥＮ　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　
２．ＰＬＵＲＯＮＩＣ　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　

(74)代理人  100094569
            弁理士　田中　伸一郎
(74)代理人  100103610
            弁理士　▲吉▼田　和彦
(74)代理人  100109070
            弁理士　須田　洋之
(74)代理人  100119013
            弁理士　山崎　一夫
(74)代理人  100123777
            弁理士　市川　さつき
(74)代理人  100111796
            弁理士　服部　博信
(74)代理人  100111501
            弁理士　滝澤　敏雄
(72)発明者  ロング　アラン
            アメリカ合衆国　ジョージア州　３０５４２　フラワリー　ブランチ　スチュアート　ドライヴ　
            ５９１４
(72)発明者  リー　ヒョン
            アメリカ合衆国　ジョージア州　３００２２　アルファレッタ　ウィンダム　ウェイ　１０８７５
(72)発明者  クールマン　ハネス　フィエプコ
            ドイツ連邦共和国　８８４００　ビベラッハ　アン　デル　リス　ゲオルグ－シンバイン　シュト
            ラーセ　６６
Ｆターム(参考) 4C065 AA03  BB05  CC01  DD02  EE02  HH08  JJ08  KK03  LL01  PP07 
　　　　 　　        PP16  PP18  QQ05 
　　　　 　　  4C086 AA01  AA02  AA03  CB05  MA01  MA04  MA17  MA21  MA22  MA23 
　　　　 　　        MA28  MA35  MA37  MA41  MA52  MA63  MA66  NA14  ZB39 


	biblio-graphic-data
	abstract
	claims
	description
	search-report
	overflow

