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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
一般式（III）

（式中、Ｗは、＝ＣＨ－、又は、＝Ｎ－を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4－、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5－を示し、
Ｒ1、Ｒ2及びＲ3は、同一又は異なって、水素原子、低級アルキル基、低級アルコキシ基
、ハロゲン原子、水酸基、リン酸基、スルホンアミド基、低級アルキルチオ基、置換基を
有していてもよいアミノ基、又は、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3のいずれか２個が一緒になってアルキ
レンジオキシ基を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
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ｎは、２乃至１５の整数を示す。
ただし、Ｙが硫黄原子かつｎが３である場合を除く。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物。
【請求項２】
請求項１に記載された化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物からなる少なくとも１種
の化合物及び製薬上許容される担体とからなる医薬組成物。
【請求項３】
ＡＣＡＴ阻害剤、細胞内コレステロール輸送阻害剤、血中コレステロール低下剤、又はマ
クロファージ泡沫化抑制剤である請求項２に記載の医薬組成物。
【請求項４】
高脂血症、動脈硬化症、脳血管障害、虚血性心疾患、虚血性腸疾患、大動脈瘤の予防、治
療剤である請求項２又は３に記載の医薬組成物。
【請求項５】
一般式（III’）

（式中、Ｗは、＝ＣＨ－、又は、＝Ｎ－を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4－、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5－を示し、
Ｒ1、Ｒ2及びＲ3は、同一又は異なって、水素原子、低級アルキル基、低級アルコキシ基
、ハロゲン原子、水酸基、リン酸基、スルホンアミド基、低級アルキルチオ基、置換基を
有していてもよいアミノ基、又は、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3のいずれか２個が一緒になってアルキ
レンジオキシ基を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎ’は、１乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、その塩又は溶媒和物の少なくとも１種の化合物を含有してなるＡＣＡ
Ｔ阻害剤。
【発明の詳細な説明】
技術分野
本発明は、新規アミド化合物及びこれを含有する医薬に関する。詳細には、一般式（Ｉ）

（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン、ピリジン、シクロヘキサン、又は、ナフタレン
の２価残基、又は、基
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を示し、
Ｈｅｔは、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から選ばれる少なくとも１個の異
種原子を含有する５～８員の置換又は非置換の単環式、多環式又は縮合環式の複素環を示
し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4-、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5-を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎは、１乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物及びこれらの化合物からなる医薬組
成物に関する。
より詳細には、本発明は、下記の一般式（ＩＡ）、

（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン又はピリジンの２価残基を示し、
Ｐｙは、置換基を有していてもよいピリジル基又はピリミジル基を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4-、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5-を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎは、１乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物及びこれらの化合物からなる医薬組
成物に関する。
さらに詳細には、本発明は、下記の一般式（II）

（式中、Ｘは－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4－、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは単結合又は－ＮＲ5－を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
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Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｐｙは、置換基を有していてもよいピリジル基又はピリミジル基を示し、
ｎは、１乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物及びこれらの化合物からなる医薬組
成物に関する。
背景技術
近年、生活水準の向上に基づく高カロリー、高コレステロールを含む欧米型食生活への変
化ならびに人口の高齢化に伴い、高脂血症およびこれに起因する動脈硬化性疾患が急増し
てきており、これが一つの社会問題を呈している。これまでの高脂血症および動脈硬化症
の薬物療法は主として原因となる血中の脂質を低下させることに重点が置かれており、動
脈硬化病巣そのものを標的として治療するものではなかった。アシル　コエンザイムＡ　
コレステロール　アシルトランスフェラーゼ（ＡＣＡＴ）はコレステロールからコレステ
ロールエステルへの合成を触媒する酵素であり、コレステロールの代謝と消化管での吸収
に重要な役割を果たすものである。小腸上皮細胞において遊離コレステロールのエステル
化を行うＡＣＡＴ酵素を阻害することは腸管からのコレステロールの吸収を阻害し、また
、肝臓においてはＡＣＡＴ阻害に基づくコレステロールエステルの生成阻害が肝臓から血
中へのＶＬＤＬの分泌を抑制し、これらの結果により血中コレステロールの低下作用へと
つながると考えられる。これまでのＡＣＡＴ阻害剤の多くはこれら小腸、肝臓のＡＣＡＴ
酵素に作用させ、抗高脂血症剤として血中コレステロールの低下作用を期待するものであ
った。
例えば、米国特許第４，７１６，１７５号明細書には２，２－ジメチル－Ｎ－（２，４，
６－トリメトキシフェニル）ドデカンアミドが、また、ヨーロッパ特許第３７２，４４５
号公報にはＮ′－（２，４－ジフルオロフェニル）－Ｎ－［５－（４，５－ジフェニル－
１Ｈ－イミダゾール－２－イルチオ）ペンチル］－Ｎ－ヘプチルウレアなどがＡＣＡＴ阻
害剤として記載されている。しかしながら、これまでの多くのＡＣＡＴ阻害剤は抗高脂血
症剤として血中コレステロールの低下作用に重点を置き、その作用発現のための大量投与
から臨床試験の段階で腸管出血、腸管障害、下痢や肝障害などの副作用が多発し、臨床開
発を困難にしてきている。
そもそも動脈硬化症は血管の内膜肥厚と脂質蓄積という特徴的な病変であるが、最近の研
究によると動脈硬化病巣の形成に中心的な役割を果たしているマクロファージの泡沫化を
抑えることが動脈硬化病巣そのものの退縮が期待できるとされている。粥状動脈硬化症の
病巣にマクロファージ由来の泡沫細胞（コレステロールエステルを脂肪滴として細胞内に
貯蔵している）が観察され、このマクロファージの泡沫化が病変の進展に深く関わってい
るとされている。また、動脈硬化病変部位の血管壁のＡＣＡＴ活性が高くなっており、血
管壁にコレステロールエステルが蓄積していることが報告されている（ギリーズ,ジェー
ら，Exp.Mole.Pathol.,44,329-339（1986）参照）。
ＡＣＡＴ阻害剤によるコレステロールのエステル化の阻害は細胞内に遊離コレステロール
を産みだし、これが高比重リポ蛋白質（ＨＤＬ）により取り去られ肝臓に運ばれて（ＨＤ
Ｌによる逆転送）代謝されるので病変部位でのコレステロールエステルの蓄積が抑制され
ることが期待される。この結果、直接的な抗動脈硬化作用が得られると考えられる。ＡＣ
ＡＴには小腸に存在するタイプと血管壁に存在するタイプの二つのサブタイプが存在する
ことが報告されている（キヌーネン,エムら，Biochemistry,27,7344-7350,（1988））が
、これまでのＡＣＡＴ阻害剤の研究の多くは小腸、肝臓に存在するタイプの酵素を用いて
行われていた（トモダ エイチら，J.Antibiotics,47,148-153（1994））。本発明者らは
血管壁に存在するタイプのＡＣＡＴ酵素を選択的に阻害する薬剤がより副作用の少ない動
脈硬化治療剤に成りうると考え、そのような阻害剤の合成、探索を行った。
本発明者らは、この目的を達成するため研究を続けた結果、先に一般式（IV）
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（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン、ピリジン、シクロヘキサン、又はナフタレンの
２価残基、又は基

を示し、
Ａｒは、置換基を有していてもよいアリール基を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4－、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5－を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎは、０乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物、及び、一般式（Ｖ）

（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン、ピリジン、シクロヘキサン、又はナフタレンの
２価残基、又は基

を示し、
Ａｒは、置換基を有していてもよいアリール基を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4－、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5－を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
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ｌは、０乃至１５の整数を示し、
ｍは、２又は３の整数を示し、
ｎは、０乃至３の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物が優れたＡＣＡＴ阻害作用を有する
ことを見出し、特許出願してきた（特願平９―８８６６０号、同９―９０１４６号及び同
９―１４９８９２号）。
また、前記式（Ｉ）で表される化合物に類似した化合物としては、３-（ベンゾチアゾー
ル-２-イルチオ）-Ｎ-（フェニル）プロパナミドが、J.Chem.Eng.Data,27,207（1982）に
、３-（ベンゾオキサゾール-２-イルチオ）-Ｎ-（フェニル）プロパナミドが、Fungitsid
y,Ed.Melnikov,N.N.Izd.Fan Uzb.SSR:Tashkent,USSR.82-88（1980）に開示されている。
しかしながら、これらの化合物はいずれもアミド部分がフェニル基である化合物であるば
かりでなく、ＡＣＡＴ阻害作用を有することは全く開示されていない。
このように、本発明者らは、これらの式（IV）又は式（Ｖ）で表される化合物が臓器選択
的なＡＣＡＴ阻害作用及び細胞内コレステロール輸送阻害作用を有し、血中コレステロー
ル低下作用を有する抗高脂血症剤として、さらにマクロファージ泡沫化抑制作用を有する
動脈硬化症などの予防、治療剤として有用な化合物であることを見出してきた。
しかしながら、これらの式（IV）又は式（Ｖ）で表される化合物はその作用が必ずしも十
分なものではなく、また、臓器選択性についても満足なものではなかった。
そこで、本発明者等は、さらに優れたＡＣＡＴ阻害作用を有するＡＣＡＴ阻害剤の開発を
すべく、更に研究を行なった結果、前記一般式（Ｉ）で表される化合物が上記欠点を克服
した有用なＡＣＡＴ阻害剤であることを見出し、本発明を完成した。
発明の開示
本発明は、前記一般式（Ｉ）

（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン、ピリジン、シクロヘキサン、又はナフタレンの
２価残基、又は、基

を示し、
Ｈｅｔは、窒素原子、酸素原子及び硫黄原子からなる群から選ばれる少なくとも１個の異
種原子を含有する５～８員の置換又は非置換の単環式、多環式又は縮合環式の複素環を示
し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4-、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5-を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎは、１乃至１５の整数を示す。）
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で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物を提供するものである。
また、本発明は、治療上有効な量の前記一般式（Ｉ）で表される化合物、これらの塩又は
これらの溶媒和物の少なくとも１種、及び、製薬上許容される担体を含有してなる医薬組
成物を提供するものである。
さらに、本発明は、治療上有効な量の前記一般式（Ｉ）で表される化合物、これらの塩又
はこれらの溶媒和物の少なくとも１種、及び、製薬上許容される担体を含有してなるＡＣ
ＡＴ阻害剤、細胞内コレステロール輸送阻害剤、血中コレステロール低下剤、又は、マク
ロファージ泡沫化抑制剤を提供するものである。すなわち、本発明は、治療上有効な量の
前記一般式（Ｉ）で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物の少なくとも１種
、及び、製薬上許容される担体を含有してなる、高脂血症、動脈硬化症、頸部及び脳動脈
硬化症、脳血管障害、虚血性心疾患、冠状動脈硬化症、腎硬化症、動脈硬化性腎硬化症、
細動脈硬化性腎硬化症、悪性腎硬化症、虚血性腸疾患、急性腸管膜血管閉塞症、慢性腸管
アンギーナ、虚血性大腸炎、大動脈瘤、閉塞性動脈硬化症（ＡＳＯ）などの疾患の治療、
予防剤を提供し、これらの予防、治療剤を用いた予防、治療方法を提供するものである。
発明を実施するための最良の形態
本発明の前記一般式（Ｉ）で表される化合物のより好ましいものとしては、次の一般式（
ＩＡ）、

（式中、

は、置換基を有していてもよいベンゼン又はピリジンの２価残基を示し、
Ｐｙは、置換基を有していてもよいピリジル基又はピリミジル基を示し、
Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄原子を示し、
Ｙは、－ＮＲ4-、酸素原子、硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、
Ｚは、単結合又は－ＮＲ5-を示し、
Ｒ4は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
Ｒ5は、水素原子、低級アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低
級アルキル基を示し、
ｎは、１乃至１５の整数を示す。）
で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物を挙げることができる。
本発明の前記一般式（Ｉ）で表される化合物のさらに好ましいものとしては、次の一般式
（II）、

（式中、Ｐｙは置換基を有していてもよいピリジル基又はピリミジル基を示し、他の置換
基は前記の一般式（Ｉ）で説明したものと同じものを示す。）
で表される化合物、それらの塩又はそれらの溶媒和物をあげることができる。
さらに、本発明の前記一般式（Ｉ）で表される化合物のさらに好ましいものとしては、次
の一般式（III）、
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（式中、Ｗは、基＝ＣＨ―、又は、基＝Ｎ－を示し、
Ｒ1、Ｒ2及びＲ3は、同一又は異なって、水素原子、低級アルキル基、低級アルコキシ基
、ハロゲン原子、水酸基、リン酸基、スルホンアミド基、低級アルキルチオ基、置換基を
有していてもよいアミノ基、又は、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3のいずれか２個が一緒になってアルキ
レンジオキシ基を示す。）
で表される化合物が挙げられる。
本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の置換基Ｈｅｔは、窒素原子、酸素原子及び
硫黄原子からなる群から選ばれる少なくとも１個の異種原子を含有する５～８員の置換又
は非置換の複素環からなり、当該複素環は単環式であってもよいが、これらの複素環が相
互に又は６員芳香環などの炭素環と直接又は炭素鎖等を介して結合した多環式であっても
よく、また、これらの複素環が相互に又は６員芳香環などの炭素環と縮合した縮合環式の
ものであってもよい。これらの複素環の中では、１個又は２個の窒素原子を含有する５～
８、好ましくは５～６員の複素環が好ましい。好ましい置換基Ｈｅｔとしては、例えば、
置換又は非置換のピリジル基、置換又は非置換のピリミジル基、置換又は非置換のインド
ーリル基、置換又は非置換のキノリル基などが挙げられ、置換又は非置換のピリジル基、
置換又は非置換のピリミジル基が更に好ましい。
これらの複素環は、非置換のものであってもよいが、１個又は２個以上の置換基を有する
ものも好ましい。これらの複素環の置換基としては、本発明のＡＣＡＴ阻害活性を損なわ
ないものであれば特に制限はないが、低級アルキル基、低級アルコキシ基、低級アルキル
チオ基、低級アルキルカルボニル基、ハロゲン原子、アミノ基、低級アルキル基などで置
換されたアミノ基、フェニル基又はナフチル基のような置換又は非置換のアリール基、ベ
ンジル基又はフェネチル基のような置換又は非置換のアラルキル基などが好ましい。また
、２個の置換基が連結して、メチレンジオキシ基などのアルキレンジオキシ基となっても
よい。
低級アルキル基としては、炭素数１～１０、好ましくは１～６の直鎖状又は分枝鎖状のも
のが好ましく、例えば、メチル基、エチル基、n-プロピル基、iso－プロピル基、n－ブチ
ル基、iso－ブチル基、tert－ブチル基、n－ペンチル基、n－ヘキシル基等が特に好まし
い。
低級アルコキシ基、低級アルキルチオ基及び低級アルキルカルボニル基などの低級アルキ
ル基としては、前記のような炭素数１～１０、好ましくは１～６の直鎖状又は分枝鎖状の
低級アルキル基からなるものが好ましい。例えば、メトキシ基、エトキシ基、ｎ－プロポ
キシ基、ｉｓｏ－プロポキシ基、ｎ－ブトキシ基、ｉｓｏ－ブトキシ基、ｔｅｒｔ－ブト
キシ基、ｎ－ペンチルオキシ基、ｎ－ヘキシルオキシ基、メチルチオ基、エチルチオ基、
ｎ－プロピルチオ基、ｉｓｏ－プロピルチオ基、ｎ－ブチルチオ基、ｉｓｏ－ブチルチオ
基、ｔｅｒｔ－ブチルチオ基、ｎ－ペンチルチオ基、ｎ－ヘキシルチオ基、メチルカルボ
ニル基、エチルカルボニル基、ｎ－プロピルカルボニル基、ｉｓｏ－プロピルカルボニル
基、ｎ－ブチルカルボニル基、ｉｓｏ－ブチルカルボニル基、ｔｅｒｔ－ブチルカルボニ
ル基、ｎ－ペンチルカルボニル基、ｎ－ヘキシルカルボニル基等が挙げられる。
ハロゲン原子としては、フッ素原子、塩素原子、臭素原子、ヨウ素原子等が好ましい。
アリール基としては、炭素数が６～２０個、好ましくは６～１０個のアリール基であり、
当該アリール基は非置換であってもよいが、前記した低級アルキル基、低級アルコキシ基
、低級アルキルチオ基、低級アルキルカルボニル基、ハロゲン原子、アミノ基、低級アル
キル基などで置換されたアミノ基などで置換されていてもよい。好ましいアリール基とし
ては、フェニル基、ナフチル基、２－メトキシフェニル基、４－メチルチオフェニル基な
どが挙げられる。
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アラルキル基としては、炭素数が７～２０個、好ましくは７～１２個のアラルキル基であ
り、当該アラルキル基は非置換であってもよいが、前記した低級アルキル基、低級アルコ
キシ基、低級アルキルチオ基、低級アルキルカルボニル基、ハロゲン原子、アミノ基、低
級アルキル基などで置換されたアミノ基などで置換されていてもよい。好ましいアラルキ
ル基としては、ベンジル基、フェネチル基、４－メチルベンジル基などが挙げられる。
置換されたアミノ基における置換基としては、前記した低級アルキル基、低級アルキルカ
ルボニル基、アリール基、アラルキル基などが挙げられ、アミノ基の置換基は１個でもよ
いが２個であってもよい。好ましい置換されたアミノ基としては、メチルアミノ基、エチ
ルアミノ基、ジメチルアミノ基、ジエチルアミノ基、アセチルアミノ基、ベンジルアミノ
基などが挙げられる。
アルキレンジオキシ基のアルキレン基としては、炭素数が１～１０個、好ましくは１～５
個の直鎖状又は分枝鎖状のアルキレン基であり、メチレンジオキシ基やエチレンジオキシ
基などが好ましい。
好ましいＨｅｔ基としては、次式（VI）

（式中のＷ、Ｒ1、Ｒ2及びＲ3は、前記したものを示す。）
で表される基が挙げられる。より好ましいＨｅｔ基としては、
２－メチルチオ－３－ピリジル基、
２－エチルチオ－３－ピリジル基、
２－（ｉｓｏ－プロピルチオ）－３－ピリジル基、
２－メトキシ－３－ピリジル基、
２－クロロ－３－ピリジル基、
２－メチルチオ－４－メチル－３－ピリジル基、
２－エチルチオ－４－メチル－３－ピリジル基、
２－（ｉｓｏ－プロピルチオ）－４－メチル－３－ピリジル基、
２－メトキシ－４－メチル－３－ピリジル基、
２，６－ビス（メチルチオ）－３－ピリジル基、
２，６－ビス（エチルチオ）－３－ピリジル基、
２，６－ビス（ｉｓｏ－プロピルチオ）－３－ピリジル基、
２－メチルチオ－６－メトキシ－３－ピリジル基、
２－エチルチオ－６－メトキシ－３－ピリジル基、
２－（ｉｓｏ－プロピルチオ）－６－メトキシ－３－ピリジル基、
２－メチルチオ－６－メチル－３－ピリジル基、
２－エチルチオ－６－メチル－３－ピリジル基、
２－（ｉｓｏ－プロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル基、
２，６－ジメトキシ－３－ピリジル基、
２－メトキシ－６－メチル－３－ピリジル基、
２－メチル－６－メチルチオ－３－ピリジル基、
２－メチル－６－エチルチオ－３－ピリジル基、
２－メチル－６－（ｉｓｏ－プロピルチオ）－３－ピリジル基、
２－メチル－６－メトキシ－３－ピリジル基、
２，６－ジメチル－３－ピリジル基、
２，６－ジエチル－３－ピリジル基、
２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル基、
２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル基、
２，４－ビス（ｉｓｏ－プロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル基、
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２，４－ジメトキシ－６－メチル－３－ピリジル基、
２，４，６－トリメチル－３－ピリジル基、
４－エチル－２，６－ジメチル－３－ピリジル基、
２，４－ジクロロ－６－メチル－３－ピリジル基、
４，６－ビス（メチルチオ）－５－ピリミジル基、
４，６－ビス（エチルチオ）－５－ピリミジル基、
４，６－ビス（ｉｓｏ－プロピルチオ）－５－ピリミジル基、
４，６－ジメトキシ－５－ピリミジル基、
４，６－ジクロロ－２－メチル－５－ピリミジル基、
４，６－ビス（ジメチルアミノ）－５－ピリミジル基、
４，６－ビス（メチルチオ）－２－メチル－５－ピリミジル基、
２，４，６－トリメトキシ－５－ピリミジル基、
４－メチル－６－メチルチオ－３－ピリジル基、
５－メチルチオ－２－ピリジル基、
２，４，６－トリス（メチルチオ）－５－ピリミジル基、
などを挙げることができる。
本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の置換基

は、アゾール環を形成する２個の炭素原子と形成されるアゾール環に隣接する２価の基を
示すものであり、置換基を有していてもよいベンゼン、ピリジン、シクロヘキサン、又は
ナフタレンの２価残基、又は、基

が好ましい。より好ましくは置換基を有していてもよいベンゼン又はピリジンの２価の残
基が挙げられる。これらの２価の残基は置換基を有してもよく、当該置換基としては、前
記した低級アルキル基、低級アルコキシ基、低級アルキルチオ基、低級アルキルスルホニ
ル基、低級アルキルカルボニル基、ハロゲン原子、アミノ基、低級アルキル基などで置換
されたアミノ基、フェニル基又はナフチル基のような置換又は非置換のアリール基、ベン
ジル基又はフェネチル基のような置換又は非置換のアラルキル基などが挙げられる。また
、２個の置換基が連結して、メチレンジオキシ基などのアルキレンジオキシ基となっても
よい。
本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の置換基Ｘは、－ＮＨ－、酸素原子又は硫黄
原子を示し、前記の置換基と一緒になって、イミダゾール、オキサゾール、又は、チアゾ
ールのアゾール環が形成される。
また、本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の置換基Ｙは、－ＮＲ4-、酸素原子、
硫黄原子、スルホキシド又はスルホンを示し、窒素原子の置換基Ｒ4は、水素原子、低級
アルキル基、アリール基又は置換基を有していてもよいシリル低級アルキル基を示す。置
換基Ｒ4の低級アルキル基又はアリール基としては、前記したものであり、例えば、メチ
ル基、エチル基、フェニル基などが挙げられる。置換基Ｒ4における置換基を有していて
もよいシリル低級アルキル基の、低級アルキル基は前記したものでよく、シリル低級アル
キル基の置換基としては前記した低級アルキル基、アリール基、アラルキル基などが挙げ
られ、例えば、トリメチルシリルメチル基、ジメチルフェニルシリルメチル基などが好ま
しい。
置換基Ｙの中では、硫黄原子が好ましい。
本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の置換基Ｚは、単結合、又は、－ＮＲ5-を示
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ていてもよいシリル低級アルキル基を示し、これらの置換基は前記のものと同様である。
本発明の一般式（Ｉ）で表される化合物の中の繰り返し単位数のｎは、１～１５の整数、
好ましくは１～９の整数を示す。繰り返される単位としては、一般式（Ｉ）では、メチレ
ン基を挙げているが、本発明のＡＣＡＴ阻害活性を損なわないのであれば、これらのメチ
レン基は置換基を有してもよいし、１個又は２個以上のメチレン単位が、窒素原子、酸素
原子又は硫黄原子などの異種原子に置き換えられてもよい。
本発明の一般式（II）で表される化合物の中の置換基Ｘ、Ｙ、Ｚ及び繰り返し単位は前記
したものであり、置換基Ｐｙは、置換基を有していてもよいピリジル基又はピリミジル基
を示し、ピリジル基又はピリミジン基の置換基としては、本発明のＡＣＡＴ阻害活性を損
なわないものであれば特に制限はないが、前記一般式（VI）で表されるものが好ましい。
本発明の一般式（III）で表される化合物の中の置換基Ｘ、Ｙ、Ｚ及び繰り返し単位は前
記したものであり、置換基Ｗは炭素原子又は窒素原子を示し、ピリジン環又はピリミジン
環を形成するものである。また、置換基Ｒ1、Ｒ2及びＲ3は、同一又は異なって、水素原
子、低級アルキル基、低級アルコキシ基、ハロゲン原子、水酸基、リン酸基、スルホンア
ミド基、低級アルキルチオ基、置換基を有していてもよいアミノ基、又は、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ

3のいずれか２個が一緒になってアルキレンジオキシ基を示し、これらの基のうちの低級
アルキル基、低級アルコキシ基、ハロゲン原子、低級アルキルチオ基、置換基を有してい
てもよいアミノ基、又は、アルキレンジオキシ基は前記したものである。置換基Ｒ1、Ｒ2

及びＲ3の好ましいものとしては、メチル基、エチル基、ｉｓｏ－プロピル基、メトキシ
基、エトキシ基、ｉｓｏ－プロポキシ基、塩素、メチルチオ基、エチルチオ基、ｉｓｏ－
プロピルチオ基、ジメチルアミノ基などが挙げられる。また、ピリジン環やピリミジン環
の隣接する窒素原子への結合位置も、本発明のＡＣＡＴ阻害活性を損なわない限り特に制
限はない。
本発明の一般式（Ｉ）、（II）又は（III）で表される化合物の塩としては、本発明のＡ
ＣＡＴ阻害活性を損なわないものであれば特に制限はなく、必要に応じて酸付加塩又は塩
基付加塩とすることができる。好ましい酸付加塩としては、例えば、塩酸塩、硫酸塩、硝
酸塩、リン酸塩等の無機酸塩及びメタンスルホン酸塩、マレイン酸塩、フマル酸塩、クエ
ン酸塩等の有機酸塩などが挙げられる。
また、本発明の一般式（Ｉ）、（II）又は（III）で表される化合物の溶媒和物としては
、製造時、精製時などに用いた溶媒、例えば、水、アルコールなどが付加したものであり
、ＡＣＡＴ阻害作用などに悪影響を及ぼさないものであれば特に制限されるものではない
。溶媒和物としては水和物が好ましい。
次に本発明の化合物の製造方法について説明する。
化合物（Ｉ）は種々の公知の方法で製造することができ、特に制限されるものではなく、
例えば、次の反応工程に従い製造することができる。
１．置換基Ｚが単結合である場合の一般式（Ｉ）の化合物の製法。
次に示す反応式に従って、
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（式中、Ｒ6は脱離基を、Ｒ7は水酸基又はカルボン酸基の反応性誘導体残基を示す。）
一般式（ＶＩＩ）で示されるカルボン酸又はその反応性誘導体、例えば、酸ハロゲン化物
などと、一般式（ＶＩＩＩ）で示される複素環式アミンとを反応させて、一般式（ＩＸ）
で示されるアミド誘導体が得られる。得られた一般式（ＩＸ）で示される化合物に、一般
式（Ｘ）で示されるアゾール誘導体を反応させると、目的の一般式（Ｉ）における置換基
Ｚが単結合を示す化合物（Ｉ′）を製造することができる。
化合物（ＶＩＩ）と化合物（ＶＩＩＩ）の反応は、通常のペプチド合成に用いられている
方法を適用することができる。一般式（ＶＩＩ）の脱離基Ｒ6としては、例えば、塩素原
子、臭素原子などのハロゲン原子などが、Ｒ7の反応性誘導体残基としては、例えば、メ
シル酸、トシル酸、酢酸、ピバロイル酸などとの酸無水物残基などが好ましい。この反応
をさらに具体的に説明すれば、縮合剤の存在下に両化合物を溶媒中で反応させることによ
って目的化合物を得ることができる。縮合剤としては、例えば、１－（３’－ジメチルア
ミノプロピル）－３－エチルカルボジイミド（ＷＳＣ）、１，３-ジシクロヘキシルカル
ボジイミド（ＤＣＣ）などを単独で使用してもよいが、１－ヒドロキシベンゾトリアゾー
ル（ＨＯＢｔ）、Ｎ－ヒドロキシスクシンイミド（ＨＯＳｕ）などを組み合わせて使用す
ることもできる。溶媒としては、特に制限はないが、例えば、ジメチルホルムアミド、塩
化メチレン、クロロホルム、テトラヒドロフラン、トルエン等を単独または組み合わせて
使用することができる。反応は使用する原料によって異なるが、一般には０～１００℃、
好ましくは室温付近で、１～３０時間、好ましくは１０～２０時間反応させることによっ
て終了する。また、化合物（ＶＩＩ）として、反応性の高いカルボン酸ハロゲン化物を使
用するときは、例えば、化合物（ＶＩＩ）と化合物（ＶＩＩＩ）とを塩基、例えば、トリ
エチルアミン、４-ジメチルアミノピリジン、又は、Ｎ－メチルモルホリンの存在下に通
常の方法で反応させることができる。
出発化合物（ＶＩＩ）及び（ＶＩＩＩ）は、例えば、化合物（ＶＩＩ）は、ハロアルキル
アルコールをジョーンズ試薬等でカルボン酸に酸化する方法、化合物（ＶＩＩＩ）は複素
環化合物のニトロ化物を接触還元等の還元反応に付して相当するアミノ複素環式化合物を
得る方法などで製造することができる。
上記の方法で得られた化合物（ＩＸ）と化合物（Ｘ）との反応は溶媒中、塩基の存在下又
は非存在下で行うことができる。溶媒としては前記の様なものを使用でき、塩基としては
、例えば、水酸化ナトリウム、水酸化カリウム等の水酸化アルカリ金属類；炭酸ナトリウ



(13) JP 4402176 B2 2010.1.20

10

20

30

ム、炭酸カリウム等の炭酸アルカリ金属類；炭酸水素ナトリウム、炭酸水素カリウム等の
炭酸水素アルカリ金属類などの無機塩基、ピリジン、トリエチルアミン、Ｎ，Ｎ-ジイソ
プロピルエチルアミン、Ｎ-メチルモルホリン、Ｎ，Ｎ-ジメチルアニリンなどの有機塩基
を使用することができる。
また、目的とする一般式（Ｉ′）で表される化合物は次式に示す反応、

（式中、Ｒ6は脱離基を、Ｒ7は水酸基又はカルボン酸基の反応性誘導体残基を示す。）
に従って、一般式（Ｘ）で示されるアゾール誘導体と、一般式（ＶＩＩ）で示される化合
物の遊離のカルボン酸又はカルボン酸の不活性体と反応させて、一般式（ＸＩ）で示され
るカルボン酸誘導体を得る。得られた一般式（ＸＩ）で示される化合物又はその反応性誘
導体、例えば、酸ハロゲン化物と一般式（ＶＩＩＩ）で示される複素環式アミン誘導体と
を反応させると、目的の一般式（Ｉ）における置換基Ｚが単結合を示す化合物（Ｉ′）を
製造することができる。
化合物（Ｘ）と化合物（ＶＩＩ）との反応は、前記の反応式の第二工程に準じて行うこと
ができるが、塩基として水酸化カリウム、溶媒としてエタノールを用いる反応が特に好ま
しい。得られた化合物（ＸＩ）と化合物（ＶＩＩＩ）との反応は前記の反応式の第一工程
に準じて行うことができる。
２．置換基Ｚが－ＮＨ－である場合の一般式（Ｉ）の化合物の製法。
Ｚが－ＮＨ－を示す場合の一般式（Ｉ）で示される化合物は、種々の方法で製造しうるが
、次の反応式で示される方法により製造するのが好ましい。
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一般式（ＸＩＩ）で示されるイソシアネート誘導体と一般式（ＶＩＩＩ）で示される複素
環式アミンとを反応させることにより、一般式（ＸＩＩＩ）で示される尿素誘導体が得ら
れる。得られた尿素誘導体に、化合物（Ｘ）を反応させることにより、目的とする一般式
（Ｉ）における置換基Ｚが－ＮＨ－を示す化合物（Ｉ″）が得られる。
この反応式の第一工程の化合物（ＸＩＩ）と化合物（ＶＩＩＩ）との反応は、化合物（Ｘ
ＩＩ）に対して１～２当量の化合物（ＶＩＩＩ）を、溶媒中で反応させることにより化合
物（ＸＩＩＩ）が得られる。この際の溶媒としては、特に制限はないが、例えば、塩化メ
チレン、クロロホルム、エーテル、テトラヒドロフラン、トルエン、キシレン、ジメチル
ホルムアミドなどを使用することが好ましい。反応は、０℃から用いた溶媒の沸点で、反
応時間は１～２４時間くらいで進行する。
一般式（ＸＩＩ）で示されるイソシアネート誘導体は公知化合物であり、例えば、前記し
た化合物（ＶＩＩ）のカルボン酸に、塩基の存在下、アジ化ジフェニルホスホリルを反応
させる方法（塩入らの方法）、化合物（ＶＩＩ）の酸ハロゲン化物とアジ化ナトリウムを
反応させ酸アジドを経由する方法などで製造することができる。
化合物（ＸＩＩＩ）と化合物（Ｘ）の反応は、前記した反応式の第二工程に準じて行うこ
とができる。
また、一般式（Ｉ）の置換基Ｚが、－ＮＲ5－（Ｒ5は、前記した定義の水素原子以外の基
を示す。）の場合には、適当な段階で窒素原子を置換基Ｒ5で置換することにより製造す
ることができる。
前記の各反応で得られた中間体および目的化合物は、有機合成化学で常用される精製法、
例えば、濾過、抽出、洗浄、乾燥、濃縮、再結晶、各種クロマトグラフィー等に付して単
離、精製することができる。また、各中間体は、次の工程に支障がなければ、特に精製す
ることなく次の反応に供することは、当業者にはよく知られていることである。
得られた化合物（Ｉ）は通常の方法で、本発明の塩とすることができる。
また、反応溶媒、再結晶溶媒などの溶媒の溶媒和物、特に水和物とすることも通常の方法
により行えることは当業者によく知られていることである。
本発明の方法により得られる一般式（Ｉ）、（ＩＩ）又は（ＩＩＩ）で表される化合物を
次の表１から表７８に例示する。
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本発明の一般式（Ｉ）で示される化合物は、ＡＣＡＴ阻害作用及び／又は細胞内コレステ
ロール輸送阻害作用を有し、高脂血症治療剤又は動脈硬化治療剤などとして医療分野で有
用である。特に、本発明の化合物は血管壁に存在するタイプのＡＣＡＴ酵素を選択的に阻
害する作用を示すことから、非選択的なＡＣＡＴ阻害剤に比べて副作用が少ないことが期
待され、医薬の有効成分として好ましい。
本発明の医薬組成物は、一般式（Ｉ）で示される化合物、その酸付加塩又は溶媒和物を有
効成分とするものであり、この有効成分の少なくとも１種を治療上有効な量と、制約上許
容される担体とからなるものである。
本発明の医薬組成物は、一般式（Ｉ）で示される化合物、その酸付加塩又は溶媒和物を有
効成分とするものであり、この有効成分の少なくとも１種を単独で、又は、他の薬学的に
許容される賦形剤、結合剤、担体、希釈剤などを当業者にはよく知られている担体を用い
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て、錠剤、カプセル剤、顆粒剤、粉末剤、注射剤、坐剤等の、投与可能な剤型とすること
ができる。これらの製剤は公知の方法で製造することができる。例えば、経口投与用製剤
とする場合には、一般式（Ｉ）で示される化合物を、澱粉、マンニトール、乳糖等の賦形
剤：カルボキシメチルセルロースナトリウム、ヒドロキシプロピルセルロース等の結合剤
：結晶セルロース、カルボキシメチルセルロースカルシウム等の崩壊剤：タルク、ステリ
ン酸マグネシウム等の滑沢剤：軽質無水ケイ酸等の流動性向上剤などを適宜組み合わせて
処方することにより製造することができる。
本発明の医薬組成物は、経口投与又は非経口投与により投与することができる。
本発明の医薬組成物の投与量は、患者の体重、年齢、性別、症状等によって異なるが、一
般式（Ｉ）で示される化合物として、通常成人の場合、１日１～１０００ｍｇ、好ましく
は５～２００ｍｇを、１日１～３回に分けて投与するのが好ましい。
本発明の一般式（Ｉ）で示される化合物のＡＣＡＴ阻害作用を次に示す実験例で試験した
。
実験例１（ＡＣＡＴ阻害作用）
１％コレステロール食で８週間飼育したウサギの胸部大動脈から常法によってミクロソー
ムを調製し、０．１５Ｍリン酸緩衝液（ｐＨ７．４）に懸濁して酵素溶液とした。小腸由
来の酵素溶液は、正常食のウサギ小腸から調製した。
ＡＣＡＴ阻害活性の測定は、J.G.ハイダー（J.Lipid Res.,24,1127-1134,1983）の方法を
改変して行った。すなわち、14Ｃ－Ｏｌｅｏｙｌ－ＣｏＡ（４０μＭ、６００００ｄｐｍ
）、及び、ウシ血清アルブミン（２．４ｍｇ／ｍｌ）を含む０．１５Ｍリン酸緩衝液（ｐ
Ｈ７．４）８８μｌに、ジメチルスルホキシド（ＤＭＳＯ）に溶解した試験化合物２μｌ
を添加し、３７℃で５分間インキュベートした。
この液に、酵素溶液１０μｌを加えて３７℃で５分間（小腸の場合は３分間。）反応した
後、クロロホルム／メタノール（２／１）３ｍｌ、及び、０．０４Ｎ塩酸０．５ｍｌを加
えて反応を停止し、脂質を抽出した。溶媒層を濃縮乾固した後、ヘキサンに溶解してＴＬ
Ｃプレート（メルク社製）にスポットした。ヘキサン：エーテル：酢酸（７５：２５：１
）で展開した。
生成したコレステロールエステル画分の放射活性をＢＡＳ２０００（富士フィルム社製）
で測定し、ＤＭＳＯのみを添加したコントロールとの対比計算よりＩＣ50値を求めた。結
果を表７９に示した。
【表７９】

実験例２（Ｊ７４４細胞およびＨｅｐＧ２細胞におけるＡＣＡＴ阻害作用（抗泡沫化作用
））
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Ｊ７７４細胞またはＨｅｐＧ２細胞を２４穴プレートに播種し、Ｊ７７４細胞はＤＭＥＭ
、ＨｅｐＧ２細胞はＭＥＭ培養液（それぞれ１０％牛胎児血清を含む）を用い、３７℃で
、５％ＣＯ2インキュベーターにて２４時間培養した。
１０μｇ／ｍｌの２５－ＯＨコレステロール、及び、検体を含む各培養液０．５ｍｌに交
換後、さらに１８時間培養した。
培地を除きＰＢＳで２回洗浄後１．５ｍｌのヘキサン：イソプロパノール（３：２）で抽
出し、濃縮乾固した。抽出物を０．２ｍｌの１０％Ｔｒｉｔｏｎ　Ｘ－１００を含むイソ
プロパノールに溶解し、総コレステロール（ＴＣ）及び遊離コレステロール（ＦＣ）を、
それぞれコレステロールＥテストワコー（和光純薬工業）、遊離コレステロールＥテスト
ワコー（和光純薬工業）で測定した。
細胞の抽出残さを０．２５ｍｌの２Ｎ　ＮａＯＨに３７℃で、３０分間で可溶化し、ＢＣ
Ａ　Ｐｒｏｔｅｉｎ　Ａｓｓａｙ　Ｒｅａｇｅｎｔ（Ｐｉｅｒｃｅ）で蛋白量を測定した
。
ＴＣとＦＣの差から蛋白あたりのコレステロールエステル量を算出し、コントロールとの
対比計算からＩＣ50値を求めた。結果を表８０に示した。
【表８０】

対照化合物として、下記の対照化合物（１）～（６）を同様な方法で試験した結果も表６
４、及び、表６５に併せて示されている。対照化合物として用いた対照化合物（１）～（
６）は、次のものである。
対照化合物（１）：５－［２－（２－（４－フルオロフェニル）エチル）－３－（１－メ
チル－１Ｈ－イミダゾール－２－イル）－２Ｈ－１－ベンゾピラン－６－イル］オキシ－
２，２－ジメチル－Ｎ－（２，６－ジイソプロピルフェニル）ペンタンアミド（ＷＯ９２
／０９５８２）
対照化合物（２）：（＋）－（Ｓ）－２－［５－（３，５－ジメチルピラゾール－１－イ
ル）ペンタスルフィニル］－４，５－ジフェニルイミダゾール（ＥＰ５２３９４１）
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対照化合物（３）：Ｎ－（２，２，５，５－テトラメチル－１，３－ジオキサン－４－イ
ルカルボニル）－β－アラニン－２（Ｓ）－［Ｎ’－（２，２－ジメチルプロピル）－Ｎ
’－ノニルウレイド］－１（Ｓ）－シクロヘキシルエステル（ＥＰ４２１４４１）
対照化合物（４）：［５－（４，５－ジフェニル－１Ｈ－イミダゾール－２－イルチオ）
ペンチル］－Ｎ－ヘプチル－２－ベンゾオキサゾールアミン（ＷＯ９３／２３３９２）
対照化合物（５）：６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２，６－ジイソ
プロピルフェニル）ヘキサンアミド
（特願平９－８８６６０号の化合物）
対照化合物（６）：２－［４－［２－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）エチル］ピ
ペラジン－１－イル］－Ｎ－（２，６－ジイソプロピルフェニル）アセトアミド
（特願平９－１４９８９２号の化合物）
実施例
以下に、実施例により本発明を具体的に説明するが、本発明はこれらの実施例に限定され
るものではない。
実施例１（表中の化合物番号５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ヘ
キサンアミドの製造：
ナトリウムチオメトキシド（2.10g,28.5mmol）のメタノール（30ml）溶液に、氷冷下で２
－クロロ－３－ニトロピリジン（4.30g,27.1mmol）のメタノール（50ml）溶液を滴下し、
１７時間撹拌後、反応混合物に水を加え、酢酸エチルで抽出した。有機層を飽和食塩水で
洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後溶媒を留去し、得られた結晶を酢酸エチル－ヘキサンよ
り再結晶し、２－メチルチオ－３－ニトロピリジン2.93g（収率64%）を黄色針状晶として
得た。
このニトロピリジン（851mg,5.0mmol）を酢酸（35ml）と濃塩酸（1.4ml）の混合溶媒に溶
解し、氷冷下で亜鉛（3.92g,60mmol）を少量ずつ加えた。３０分間撹拌後、反応混合物を
濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化メチレンで抽出した。有機層を
水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して、３－アミノ－
２－メチルチオピリジン600mg（収率86%）を淡黄色油状物として得た。
このアミノピリジン（600mg,4.28mmol）のＴＨＦ（7ml）溶液にトリエチルアミン（520mg
,5.14mmol）を加え、次いで氷冷下で６－ブロモヘキサン酸クロリド（1.10g,5.14mmol）
をゆっくりと滴下し、室温で３時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで抽
出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して
得た粗生成物を、シリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル125g,展開溶媒；ヘキサン
：酢酸エチル=６：１→３：１→２：１）で精製して、６－ブロモ－Ｎ－（２－メチルチ
オ－３－ピリジル）ヘキサンアミド1.08g（収率79%）を無色針状晶（融点：６６－６７℃
）として得た。
このアミド（159mg,0.5mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（83mg,0.55mmol）の
ＤＭＦ（2ml）溶液に、１８－クラウン－６（13mg,0.05mmol）と炭酸カリウム（83mg,0.6
mmol）を加え、８０℃で、３時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで抽出
し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得
た粗生成物を、シリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル20g,展開溶媒；ヘキサン：酢
酸エチル=５：２→２：１）で精製して目的化合物156mg（収率81%）を無色針状晶として
得た。
融点：１２７－１２８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４７，３２６５，１６５４，１５２２，１５０８
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.58-1.65（2H,m）,1.83（2H,quint,J=7.4Hz）,1.92（2H,quint,J=7.4Hz）,2.46（2H,t,J
=7.4Hz）,2.62（3H,s）,3.34（2H,t,J=7.4Hz）,7.06（1H,dd,J=8.1,4.6Hz）,7.21-7.30（
3H,m）,7.44（1H,m）,7.59（1H,m）,8.26（1H,d,J=4.6Hz）,8.28（1H,d,J=8.1Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）：387（M+）,165（100）.
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元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：Ｃ，58.89;Ｈ，5.46;Ｎ，10.84;Ｓ，16.55.
実測値：Ｃ，58.92;Ｈ，5.43;Ｎ，10.78;Ｓ，16.55.
実施例２（表中の化合物番号８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ノ
ナンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに、９－ブロモノナン酸クロリドを用いて、実施
例１と同様に反応・処理し、９－ブロモ－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ノナン
アミドを得た。
このアミド（90mg,0.25mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（38mg,0.25mmol）の
ＤＭＦ（5ml）溶液に、炭酸カリウム（42mg,0.30mmol）、１８－クラウン－６（7mg,0.03
mmol）を加え、８０℃で、３時間撹拌した。反応混合物を放冷後、酢酸エチルで抽出した
。有機層を水、飽和食塩水で洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た残渣
を、酢酸エチル-ヘキサンより再結晶し、目的化合物83mg（収率77%）を無色粉末晶として
得た。
融点：８４－８５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４６５，３２７６，２９２６，１６６４，１５０５
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.35-1.53（8H,m）,1.72-1.77（2H,m）,1.80-1.87（2H,m）,2.42（2H,t,J=7.3Hz）,2.63
（3H,s）,3.31（2H,t,J=7.4Hz）,7.06（1H,dd,J=8.0,4.7Hz）,7.21-7.30（3H,m）,7.43（
1H,dd,J=7.0,0.6Hz）,7.59（1H,dd,J=7.6,0.6Hz）,8.25（1H,d,J=4.7Hz）,8.31（1H,d,J=
7.8Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）：429（M+）,297（100）.
元素分析：Ｃ22Ｈ27Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：Ｃ，61.51;Ｈ，6.33;Ｎ，9.78;Ｓ，14.93.
実測値：Ｃ，61.51;Ｈ，6.28;Ｎ，9.64;Ｓ，14.99.
実施例３（表中の化合物番号１５の化合物）
６－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ヘキ
サンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：118-119℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２９，３２６５，１６５４，１５２２，１５０８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.57-1.65（2H,m）,1.83（2H,quint,J=7.4Hz）,1.91（2H,quint,J=7.4Hz）,2.46（2H,t,J
=7.4Hz）,2.61（3H,s）,3.38（2H,t,J=7.4Hz）,7.06（1H,dd,J=8.1,4.9Hz）,7.25（1H,br
 s）,7.29（1H,m）,7.41（1H,m）,7.75（1H,m）,7.86（1H,m）,8.25（1H,d,J=4.9Hz）,8.
29（1H,d,J=8.1Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:403（M+），223（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3ＯＳ3として
計算値：Ｃ，56.55;Ｈ，5.24;Ｎ，10.41;Ｓ，23.83.
実測値：Ｃ，56.69;Ｈ，5.30;Ｎ，10.24;Ｓ，23.77.
実施例４（表中の化合物番号１８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ノナ
ンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例２と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１０７－１０８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４８，３２５６，２９２３，１６５６，１５２５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ６－ＤＭＳＯ）δ：
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1.24-1.34（6H,m）,1.36-1.43（2H,m）,1.54-1.59（2H,m）,1.69-1.77（2H,m）,2.26（2H
,t,J=7.4Hz）,2.40（3H,s）,3.28（2H,t,J=7.2Hz）,7.01（1H,dd,J=7.8,4.6Hz）,7.26（1
H,dt,J=8.1,1.2Hz）,7.36（1H,dt,J=7.3,1.2Hz）,7.58（1H,dd,J=7.8,1.5Hz）,7.74（1H,
d,J=8.1Hz）,7.85（1H,dd,J=7.3,1.2Hz）,8.21（1H,dd,J=4.6,1.5Hz）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）：445（M+）,297（100）.
元素分析：Ｃ22Ｈ27Ｎ3ＯＳ3として
計算値：Ｃ,59.29;Ｈ，6.11;Ｎ,9.43;Ｓ,21.58.
実測値：Ｃ,59.12;Ｈ，6.02;Ｎ,9.25;Ｓ,21.62.
実施例５（表中の化合物番号２５の化合物）
６－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ヘ
キサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色針状晶として得た。
融点：１２１－１２３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３３８６，３２７６，１６５８，１５１１，１３９８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.52-1.60（2H,m）,1.74-1.86（4H,m）,2.42（2H,t,J=7.2Hz）,2.60（3H,s）,3.32（2H,t
,J=7.2Hz）,7.05（1H,dd,J=8.1,4.9Hz）,7.18-7.19（2H,m）,7.32（1H,br s）,7.36（1H,
br s）,7.66（1H,br s）,8.23-8.26（2H,m）,9.84（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:386（M+）,205（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ22Ｎ4ＯＳ2として
計算値：Ｃ，59.04;Ｈ，5.74;Ｎ，14.49;Ｓ，16.59.
実測値：Ｃ，59.06;Ｈ，5.76;Ｎ，14.35;Ｓ，16.57.
実施例６（表中の化合物番号２８の化合物）
９－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（２－メチルチオ－３－ピリジル）ノ
ナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例２と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２６０，２９２９，２８５１，１６６４，１５１９，１３９４
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.31-1.47（6H,m）,1.57-1.61（2H,m）,1.69-1.79（4H,m）,2.42（2H,t,J=7.2Hz）,2.63
（3H,s）,3.32（2H,t,J=7.4Hz）,7.06（1H,dd,J=8.1,4.6Hz）,7.18-7.23（4H,m）,7.67（
1H,br s）,8.26（1H,d,J=4.6Hz）,8.30（1H,d,J=7.8Hz）,9.31（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:428（M+）,164（100）.
実施例７（表中の化合物番号１５８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（４－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ノナンアミドの製造：
２－クロロ－３－ニトロピリジンの代わりに２－クロロ－４－メチル－３－ニトロピリジ
ンを用いて実施例１と同様に反応・処理し、４－メチル－２－メチルチオ－３－ニトロピ
リジンを得た。このニトロピリジン（474mg,2.57mmol）を酢酸（18ml）と濃塩酸（0.7ml
）の混合溶媒に溶解し、氷冷下で亜鉛（2.02g,30.88mmol）を少量ずつ加えた。30分間撹
拌後、反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化メチレンで
抽出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去
して、３－アミノ－４－メチル－２－メチルチオピリジン307mg（収率77%）を無色結晶と
して得た。
このアミノピリジン（307mg,1.99mmol）のクロロホルム（4ml）溶液にトリエチルアミン
（302mg,2.99mmol）を加え、次いで氷冷下で９－ブロモノナン酸クロリド（2.99mmol）の
クロロホルム（4ml）溶液をゆっくりと滴下し、室温で３時間撹拌した。反応混合物を水
で希釈後、酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウム
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で乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル12
5g,展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=3：1→2：1）で精製して９－ブロモ－Ｎ－（４－メ
チル－２－メチルチオ－３－ピリジル）ノナンアミド261mg（収率35%）を無色粉末晶（融
点：77-78℃）として得た。このアミド（114mg,0.31mmol）と２－メルカプトベンゾオキ
サゾール（46mg,0.31mmol）のＤＭＦ（5ml）溶液に１８－クラウン－６（8mg,0.03mmol）
と炭酸カリウム（51mg,0.37mmol）を加え、８０℃で２時間撹拌した。反応混合物を水で
希釈後、酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで
乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；クロロ
ホルム：メタノール=20：1）で精製して目的化合物89mg（収率66%）を無色粉末晶として
得た。
融点：９１－９２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２６８，２９２４，１５１８，１４９６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.36-1.53（8H,m）,1.74-1.88（4H,m）,2.21（3H,s）,2.43（2H,t,J=7.6Hz）,2.53（3H,s
）,3.32（2H,t,J=7.3Hz）6.63（1H,br s）,6.90（1H,d,J=5.1Hz）,7.22-7.30（1H,m）,7.
43（1H,dd,J=7.2,1.4Hz）,7.60（1H,dd,J=7.6,1.4Hz）,8.24（1H,d,J=4.9Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:443（M+,100）.
元素分析：Ｃ23Ｈ29Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：Ｃ，62.27;Ｈ，6.59;Ｎ，9.47;Ｓ，14.45.
実測値：Ｃ，62.34;Ｈ，6.58;Ｎ，9.33;Ｓ，14.44.
実施例８（表中の化合物番号１６８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（４－メチル－２－メチルチオ－３－ピ
リジル）ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：８８－９０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４９，３２７１，２９２５，１６５７，１４２５，９９７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.37-1.53（8H,m）,1.73-1.87（4H,m）,2.21（3H,s）,2.43（2H,t,J=7.6Hz）,2.53（3H,s
）,3.35（2H,t,J=7.3Hz）,6.62（1H,br s）,6.90（1H,d,J=5.1Hz）,7.23-7.31（1H,m）,7
.39-7.43（1H,m）,7.75（1H,dd,J=8.1,0.5Hz）,7.86（1H,dd,J=8.1,0.5Hz）,8.24（1H,d,
J=5.1Hz）.
元素分析：Ｃ23Ｈ29Ｎ3ＯＳ3として
計算値：Ｃ，60.10;Ｈ，6.36;Ｎ，9.14.
実測値：Ｃ，59.99;Ｈ，6.36;Ｎ，9.00.
実施例９（表中の化合物番号２７５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，６－ビス（メチルチオ）－３－
ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－クロロ－３－ニトロピリジンの代わりに２，６－ジクロロ－３－ニトロピリジンを用
いて実施例１と同様に反応・処理し、２，６－ビス（メチルチオ）－３－ニトロピリジン
を得た。このニトロピリジン（800mg,3.70mmol）を酢酸（100ml）と濃塩酸（5.6ml）の混
合溶媒に溶解し、氷冷下で亜鉛（2.90g,44.39mmol）を少量ずつ加えた。３０分間撹拌後
、反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化メチレンで抽出
した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して
得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=4：1
）で精製して、３－アミノ－２，６－ビス（メチルチオ）ピリジン301mg（収率44%）を淡
黄色粉末晶として得た。
このアミノピリジン（301mg,.1.62mmol）のＴＨＦ（3ml）溶液にトリエチルアミン（196m
g,1.94mmol）を加え、次いで氷冷下で６－ブロモヘキサン酸クロリド（345mg,1.62mmol）
のＴＨＦ（1ml）溶液をゆっくりと滴下し、０℃で３時間撹拌した。反応混合物を水で希
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釈後酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マグネシウムで乾
燥後、溶媒を留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサ
ン：酢酸エチル=4：1）で精製して６－ブロモ－Ｎ－［２，６－ビス（メチルチオ）－３
－ピリジル］ヘキサンアミド453mg（収率77%）を無色粉末晶（融点：117-119℃）として
得た。このアミド（100mg,0.28mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（42mg,0.28m
mol）のＤＭＦ（4ml）溶液に１８－クラウン－６（7mg,0.03mmol）と炭酸カリウム（46mg
,0.33mmol）を加え、８０℃で３時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで
抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マグネシウムで乾燥後、溶媒を留去
して得た粗生成物を酢酸エチル-ヘキサンより再結晶し、目的化合物83mg（収率70%）を無
色粉末晶として得た。
融点：１２５－１２６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２５３，２９３７，１６５３，１５１９，１５０５
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.57-1.65（2H,m）,1.78-1.86（2H,m）,1.88-1.95（2H,m）,2.44（2H,t,J=7.4Hz）,2.57
（3H,s）,2.62（3H,s）,3.33（2H,t,J=7.3Hz）,6.93（1H,d,J=8.4Hz）,7.02（1H,br s）,
7.21-7.30（2H,m）,7.43（1H,dd,J=7.4,1.7Hz）,7.59（1H,dd,J=7.4,1.7Hz）,8.01（1H,d
,J=8.4Hz）,
元素分析：Ｃ20Ｈ23Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，55.40;Ｈ，5.35;Ｎ，9.69.
実測値：Ｃ，55.53;Ｈ，5.38;Ｎ，9.68.
実施例１０（表中の化合物番号４５５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ヘキサンアミドの製造：
２－クロロ－３－ニトロピリジンの代わりに２－クロロ－６－メチル－３－ニトロピリジ
ンを用いて実施例１と同様に反応・処理し、６－メチル－２－メチルチオ－３－ニトロピ
リジンを得た。このニトロピリジン（921mg,5.0mmol）を酢酸（40ml）と濃塩酸（1.75ml
）の混合溶媒に溶解し、氷冷下で亜鉛（3.81g,60mmol）を少量ずつ加えた。３０分間撹拌
後、反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化メチレンで抽
出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去し
て、３－アミノ－６－メチル－２－メチルチオピリジン685mg（収率88%）を黄色油状物と
して得た。
このアミノピリジン（601mg,3.9mmol）のクロロホルム（10ml）溶液にトリエチルアミン
（475mg,4.7mmol）を加え、次いで氷冷下で６－ブロモヘキサン酸クロリド（944mg,4.29m
mol）をゆっくりと滴下し、室温で１２時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後塩化メチ
レンで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を
留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル50g,展開溶媒；ヘキ
サン：酢酸エチル=10：1→5：1）で精製して６－ブロモ－Ｎ－（６－メチル－２－メチル
チオ－３－ピリジル）ヘキサンアミド773mg（収率59%）を無色結晶（融点：98-99℃）と
して得た。このアミド（133mg,0.4mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（67mg,0.
44mmol）のＤＭＦ（2ml）溶液に１８－クラウン－６（11mg,0.04mmol）と炭酸カリウム（
67mg,0.44mmol）を加え、８０℃で９０分間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エ
チルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を
留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル20g,展開溶媒；ヘキ
サン：アセトン=5：1→5：3）で精製して目的化合物125mg（収率78%）を無色針状晶とし
て得た。
融点：１４０－１４１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２６７，１６５４，１５２８，１５０６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.57-1.65（2H,m）,1.82（2H,quint,J=7.4Hz）,1.91（2H,quint,J=7.4Hz）,2.44（2H,t,J
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=7.4Hz）,2.48（3H,s）,2.60（3H,s）,3.33（2H,t,J=7.4Hz）,6.90（1H,d,J=8.1Hz）,7.2
1-7.30（2H,m）,7.43（1H,m）,7.59（1H,m）,8.13（1H,d,J=8.1Hz）,
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:401（M+）,203（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ23Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：Ｃ，59.82;Ｈ，5.77;Ｎ，10.46.
実測値：Ｃ，59.90;Ｈ，5.84;Ｎ，10.32.
実施例１１（表中の化合物番号４５８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ノナンアミドの製造：
３－アミノ－６－メチル－２－メチルチオピリジン（685mg,4.44mmol）のクロロホルム（
10ml）溶液にトリエチルアミン（607mg,6.0mmol）を加え、次いで氷冷下で９－ブロモノ
ナン酸クロリド（1281mg,5mmol）のクロロホルム（3ml）溶液をゆっくりと滴下し、室温
で１７時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食
塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物をシリカゲル
クロマトグラフィー（シリカゲル75g,展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=10：1→4：1）で
精製して９－ブロモ－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－ピリジル）ノナンアミド
433mg（収率27%）を無色結晶（融点：80-82℃）として得た。
このアミド（131mg,0.35mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（58mg,0.385mmol）
のＤＭＦ（1.5ml）溶液に１８－クラウン－６（9mg,0.035mmol）と炭酸カリウム（58mg,0
.42mmol）を加え、８０℃で３時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで抽
出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して
得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル30g,展開溶媒；ヘキサン：酢
酸エチル=4：1→3：1）で精製して目的化合物123mg（収率79%）を無色針状晶として得た
融点：９９－１００℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２１，３２３５，２９２４，１６５５，１５２８，１４９７
，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.32-1.42（6H,m）,1.43-1.51（2H,m）,1.70-1.78（2H,m）,1.83（2H,quint,J=7.4Hz）,2
.40（2H,t,J=7.4Hz）,2.48（3H,s）,2.61（3H,s）,3.31（2H,t,J=7.4Hz）,6.90（1H,d,J=
8.1Hz）,7.21-7.30（3H,m）,7.43（1H,m）,7.60（1H,m）,8.15（1H,d,J=8.1Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:443（M+）,311（100）.
実施例１２（表中の化合物番号４６５の化合物）
６－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－ピ
リジル）ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１２２－１２３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３８，３２９０，１６５６，１５１５，１４３１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.57-1.65（2H,m）,1.82（2H,quint,J=7.4Hz）,1.90（2H,quint,J=7.4Hz）,2.44（2H,t,J
=7.4Hz）,2.48（3H,s）,2.60（3H,s）,3.37（2H,t,J=7.4Hz）,6.90（1H,d,J=8.3Hz）,7.2
2（1H,br s）7.29（1H,m）,7.41（1H,m）,7.75（1H,m）,7.86（1H,m）,8.13（1H,J=8.3Hz
）,
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:417（M+）,168（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ23Ｎ3ＯＳ3として
計算値：Ｃ，57.52;Ｈ，5.55;Ｎ，10.06.
実測値：Ｃ，57.65;Ｈ，5.63;Ｎ，9.97.
実施例１３（表中の化合物番号４６８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－ピ
リジル）ノナンアミドの製造：
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２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１１と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１０４－１０５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２８０，２９２４，１６６２，１５２７，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.32-1.41（6H,m）,1.43-1.51（2H,m）,1.70-1.77（2H,m）,1.82（2H,quint,J=7.4Hz）,2
.40（2H,t,J=7.4Hz）,2.48（3H,s）,2.61（3H,s）,3.34（2H,t,J=7.4Hz）,6.90（1H,d,J=
8.1Hz）,7.22（1H,br s）7.29（1H,m）,7.41（1H,m）,7.76（1H,m）,7.86（1H,m）,8.15
（1H,d,J=8.1Hz）,
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:459（M+）,293（100）.
元素分析：Ｃ23Ｈ29Ｎ3ＯＳ3として
計算値：Ｃ，60.10;Ｈ，6.36;Ｎ，9.14.
実測値：Ｃ，60.17;Ｈ，6.40;Ｎ，9.11.
実施例１４（表中の化合物番号４７５の化合物）
６－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１３８－１４０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３３８５，３２４４，１６６８，１５０９，１４４０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.53-1.61（2H,m）,1.78（2H,quint,J=7.6Hz）,1.82（2H,quint,J=7.6Hz）,2.41（2H,t,J
=7.6Hz）,2.48（3H,s）,2.59（3H,s）,3.31（2H,t,J=7.6Hz）,6.88（1H,d,J=8.3Hz）,7.1
6-7.23（2H,m）,7.31-7.32（2H,m）,7.67（1H,m）,8.08（1H,d,J=8.3Hz）,9.72（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:400（M+）,164（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ24Ｎ4ＯＳ2として
計算値：Ｃ，59.97;Ｈ，6.04;Ｎ，13.99.
実測値：Ｃ，60.08;Ｈ，6.08;Ｎ，13.94.
実施例１５（表中の化合物番号４７８の化合物）
９－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１１と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：７３－７５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２５４，２９２６，１６６３，１５１５，１４３８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.27-1.43（8H,m）,1.68-1.78（4H,m）,2.40（2H,t,J=7.4Hz）,2.48（3H,s）,2.60（3H,s
）,3.31（2H,t,J=7.4Hz）,6.89（1H,d,J=8.1Hz）,7.17-7.20（2H,m）,7.31-7.33（2H,m）
,7.67（1H,m）,8.13（1H,d,J=8.1Hz）,9.69（1H,br s）.
実施例１６（表中の化合物番号７８１の化合物）
２－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジン（492mg,2.46mmol）のク
ロロホルム（10ml）溶液にトリエチルアミン（274mg,2.71mmol）を加え、次いで氷冷下で
ブロモ酢酸ブロミド（521mg,2.58mmol）をゆっくりと滴下し、室温で２時間撹拌した。反
応混合物を水で希釈後、塩化メチレンで抽出し、有機層を１Ｎ塩酸、水、炭酸水素ナトリ
ウム水溶液、水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得
た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（シリカゲル25g,展開溶媒；ヘキサン：アセ
トン=7：1→5：1→3：1）で精製して２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－
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６－メチル－３－ピリジル］アセトアミド100mg（収率13%）を無色結晶（融点：171-172
℃）として得た。
このアミド（96mg,0.3mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（45mg,0.3mmol）のア
セトニトリル（5ml）溶液に炭酸カリウム（46mg,0.33mmol）を加え、室温で９０分間撹拌
した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗
浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラ
フィー（シリカゲル10g,展開溶媒；ヘキサン：アセトン=5：2）で精製して目的化合物88m
g（収率75%）を無色結晶として得た。
融点：２０３－２０５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２３８，１６６９，１５０９，１４５４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.31（3H,s）,2.41（3H,s）,2.46（3H,s）,4.10（2H,s）,6.61（1H,s）,7.28-7.33（2H,m
）,7.49（1H,m）,7.60（1H,m）,8.77（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:391（M+）,227（100）.
元素分析：Ｃ17Ｈ17Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，52.15;Ｈ，4.38;Ｎ，10.73.
実測値：Ｃ，52.14;Ｈ，4.44;Ｎ，10.57.
実施例１７（表中の化合物番号７８３の化合物）
４－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジン（341mg,1.70mmol）のＴ
ＨＦ（6ml）溶液にトリエチルアミン（206mg,2.04mmol）を加え、次いで氷冷下で４－ブ
ロモブタン酸クロリド（379mg,2.04mmol）をゆっくりと滴下し、室温で２時間撹拌した。
反応混合物を水で希釈後酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫
酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物をシリカゲルクロマトグラフィー（
シリカゲル75g,展開溶媒；ヘキサン：アセトン=5：1→3：1）で精製して４－ブロモ－Ｎ
－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミド390mg（収
率66%）を無色結晶（融点：139-140℃）として得た。
このアミド（105mg,0.3mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（50mg,0.33mmol）の
ＤＭＦ（2ml）溶液に１８－クラウン－６（8mg,0.03mmol）と炭酸カリウム（50mg,0.36mm
ol）を加え、８０℃で３時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチルで抽出し、
有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た粗
生成物を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=3：2、2回展開
）で精製して目的化合物67mg（収率53%）を無色針状晶として得た。
融点：１４９－１５０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４８，１６６７，１５０３，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
2.13（2H,quint,J=7.2Hz）,2.37（3H,s）,2.38（3H,s）,2.44（3H,s）,2.49（2H,t,J=7.2
Hz）,3.43（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.30-7.37（2H,m）,7.64-7.68（2H,m）,9.45
（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:419（M+,100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，54.39;Ｈ，5.04;Ｎ，10.01.
実測値：Ｃ，54.58;Ｈ，5.08;Ｎ，9.98.
実施例１８（表中の化合物番号７８５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
４－ブロモブタン酸クロリドの代わりに６－ブロモヘキサン酸クロリドを用いて実施例１
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１２０－１２１℃
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ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２３５，１６６２，１５０２，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.44-1.54（2H,m）,1.58-1.68（2H,m）,1.72-1.82（2H,m）,2.18-2.27（2H,m）,2.32（3H
,s）,2.34（3H,s）,2.37（3H,s）,3.27（2H,t,J=7.2Hz）,6.78（1H,s）,7.19-7.26（2H,m
）,7.47-7.53（2H,m）,8.74（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:446（M+-1）,200（100）.
元素分析：Ｃ21Ｈ25Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，56.35;Ｈ，5.63;Ｎ，9.39;Ｓ，21.49.
実測値：Ｃ，56.42;Ｈ，5.62;Ｎ，9.26;Ｓ，21.39.
実施例１９（表中の化合物番号７８８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
４－ブロモブタン酸クロリドの代わりに９－ブロモノナン酸クロリドを用いて実施例１７
と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１２３－１２４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４６１，３２４６，１６７１，１５０４，１４５４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26-1.46（8H,m）,1.53-1.63（2H,m）,1.72-1.83（2H,m）,2.24（2H,t,J=7.3Hz）,2.37
（3H,s）,2.37（3H,s）,2.43（3H,s）,3.31-3.41（2H,m）,6.86（1H,s）,7.27-7.34（2H,
m）,7.58-7.66（2H,m）,9.26（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:489（M+,100）.
元素分析：Ｃ24Ｈ31Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，58.86;Ｈ，6.38;Ｎ，8.58;Ｓ，19.64.
実測値：Ｃ，58.94;Ｈ，6.37;Ｎ，8.44;Ｓ，19.55.
実施例２０（表中の化合物番号７９３の化合物）
４－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１３１－１３３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２５０，１６６５，１５０９，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
2.11（2H,quint,J=7.2Hz）,2.37（3H,s）,2.38（3H,s）,2.44（3H,s）,2.49（2H,t,J=7.2
Hz）,3.46（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.37（1H,m）,7.47（1H,m）,7.87（1H,m）,8.
02（1H,m）,9.45（1H,s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:435（M+）,168（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3ＯＳ4として
計算値：Ｃ，52.39;Ｈ，4.86;Ｎ，9.65.
実測値：Ｃ，52.39;Ｈ，4.84;Ｎ，9.56.
実施例２１（表中の化合物番号７９５の化合物）
６－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１８と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色結晶として得た。
融点：１２３－１２５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２５８，２９２３，１６６１，１４２９
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.49-1.58（6H,m）,1.67（2H,quint,J=7.2Hz）,1.83（2H,quint,J=7.2Hz）,2.29（2H,t,J
=7.2Hz）,2.38（3H,s）,2.39（3H,s）,2.45（3H,s）,3.38（2H,t,J=7.2Hz）,6.68（1H,s
）,7.36（1H,td,J=8.0,1.0Hz）,7.46（1H,td,J=8.0,1.0Hz）,7.86（1H,dd,J=8.0,1.0Hz）
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,8.01（1H,br d,J=8.0Hz）,9.31（1H,s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:463（M+）,201（100）.
元素分析：Ｃ21Ｈ25Ｎ3ＯＳ4として
計算値：Ｃ，54.40;Ｈ，5.43;Ｎ，9.06;Ｓ，27.66.
実測値：Ｃ，54.42;Ｈ，5.45;Ｎ，8.79;Ｓ，27.68.
実施例２２（表中の化合物番号７９８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例１９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１２６－１２７℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４０，３２５２，２９２４，１６６１，１４３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.31-1.52（8H,m）,1.59-1.68（2H,m）,1.77-1.85（2H,m）,2.23-2.33（2H,m）,2.40（3H
,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H,s）,3.36（2H,t,J=7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.34（1H,dt,J=7
.8,1.2Hz）,7.44（1H,dt,J=7.8,1.2Hz）,7.83（1H,d,J=8.3Hz）,7.93（1H,dt,J=7.8,0.6H
z）,8.78（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:504（M+-1）,200（100）.
元素分析：Ｃ24Ｈ31Ｎ3ＯＳ4として
計算値：Ｃ，57.00;Ｈ，6.18;Ｎ，8.31;Ｓ，25.36.
実測値：Ｃ，57.08;Ｈ，6.17;Ｎ，8.15;Ｓ，25.41.
実施例２３（表中の化合物番号８０３の化合物）
４－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１７と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色針状晶として得た。
融点：１７７－１７９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２１，３１４７，１６５９，１６４５，１４３８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
2.06（2H,quint,J=7.2Hz）,2.38（3H,s）,2.39（3H,s）,2.44（3H,s）,2.46（2H,t,J=7.2
Hz）,3.36（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.09-7.13（2H,m）,7.34-7.52（2H,m）,9.48
（1H,s）,12.54（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:418（M+）,150（100）.
実施例２４（表中の化合物番号８０５の化合物）
６－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１３９－１４１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２４４，２９２４，１６５９，１４３７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.47-1.56（2H,m）,1.65（2H,quint,J=7.2Hz）,1.76（2H,quint,J=7.2Hz）,2.28（2H,t,J
=7.2Hz）,2.38（3H,s）,2.39（3H,s）,2.44（3H,s）,3.29（2H,t,J=7.2Hz）,6.68（1H,s
）,7.08-7.13（2H,m）,7.36（1H,m）,7.50（1H,m）,9.30（1H,s）,12.50（1H,br s）
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:446（M+）,200（100）.
実施例２５（表中の化合物番号８０８の化合物）
９－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例１９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
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ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１４６，２９２５，２８５４，１６６０，１５２３，１４３７
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25-1.44（8H,m）,1.53-1.61（2H,m）,1.65-1.74（2H,m）,2.24（2H,t,J=7.3Hz）,2.37
（3H,s）,2.38（3H,s）,2.43（3H,s）,3.26（2H,t,J=7.1Hz）,6.86（1H,s）,7.07-7.12（
2H,m）,7.32-7.37（1H,m）,7.46-7.54（1H,m）,9.26（1H,s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:488（M+）,150（100）.
実施例２６（表中の化合物番号８１１の化合物）
２－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
ナトリウムエトキシド（1.27g,25mmol）のエタノール（50ml）溶液に、氷冷下でエタンチ
オール（1.55g,25mmol）を滴下し３０分間撹拌した。氷冷下のまま、２，４－ジクロロ－
６－メチル－３－ニトロピリジン（2.1g,10mmol）のＤＭＦ（40ml）溶液をゆっくりと滴
下した。２時間撹拌後、反応混合物を酢酸エチルで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で
順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して、２，４－ビス（エチルチオ）－
６－メチル－３－ニトロピリジン2.45g（収率95%）を黄色針状晶として得た。
このニトロピリジン（775mg,3mmol）を酢酸（30ml）と濃塩酸（1.5ml）の混合溶媒に溶解
し、氷冷下で亜鉛（4g,60mmol）を少量ずつ加えた。１０分間撹拌後、反応混合物を濾過
し、濾液を水酸化ナトリウム水溶液で中和し、酢酸エチルで抽出した。有機層を水、飽和
食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して、３－アミノ－２，４－
ビス（エチルチオ）－６－メチルピリジン590mg（収率86%）を黄色油状物として得た。こ
のアミノピリジン（590mg,2.6mmol）のＴＨＦ（10ml）溶液にトリエチルアミン（304mg,3
mmol）を加え、次いで氷冷下でブロモ酢酸ブロミド（606mg,3mmol）をゆっくりと滴下し
、室温で１時間撹拌した。反応混合物を濾過し濾液を濃縮した後、残渣をシリカゲルカラ
ムクロマトグラフィー（シリカゲル60g、展開溶媒；ヘキサン：アセトン=10：1→5：1）
で精製して２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル
］アセトアミド410mg（収率45%）を薄褐色針状晶で得た。このアミド（105mg,0.3mmol）
と２－メルカプトベンゾオキサゾール（45mg,0.3mmol）のアセトニトリル（3ml）溶液に
炭酸カリウム（46mg,0.33mmol）を加え、室温で２時間撹拌した。反応混合物を酢酸エチ
ルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留
去して得た粗生成物を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=3
：1）で精製して目的化合物70mg（収率56%）を無色針状晶として得た。
融点：１４３－１４５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２９，３２２４，１６７３，１５０９，１４５４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.17（3H,t,J=7.3Hz）,1.20（3H,t,J=7.5Hz）,2.43（3H,s）,2.81（2H,q,J=7.3Hz）,3.04
（2H,q,J=7.5Hz）,4.11（2H,s）,6.63（1H,s）,7.25-7.33（2H,m）,7.48（1H,m）,7.61（
1H,m）,8.63（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:419（M+）,268（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，54.39;Ｈ，5.04;Ｎ，10.01.
実測値：Ｃ，54.39;Ｈ，5.05;Ｎ，10.00.
実施例２７（表中の化合物番号８１５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
ブロモ酢酸ブロミドの代わりに６－ブロモヘキサン酸クロリドを用いて実施例２６と同様
に反応・処理し、６－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピ
リジル］ヘキサンアミドを得た。このアミド（122mg,0.3mmol）と２－メルカプトベンゾ
オキサゾール（45mg,0.3mmol）のＤＭＦ（2ml）溶液に炭酸カリウム（46mg,0.33mmol）、
１８－クラウン－６（8mg,0.03mmol）を加え、８０℃で1.5時間撹拌した。反応混合物を
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放冷後、酢酸エチルで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で洗浄し、硫酸ナトリウムで乾
燥後、溶媒を留去して得た残渣を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：ア
セトン=5：2）で精製し目的化合物65mg（収率46%）を薄褐色針状晶として得た。
融点：１００－１０３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２３３，２９２８，１６６８，１５０４，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.58（2H,m）,1.70（2H,m）,1.85（2H,m）
,2.32（2H,m）,2.43（3H,s）,2.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.3Hz）,3.35（2H,t,
J=7.3Hz）,6.89（1H,s）,7.26-7.34（2H,m）,7.54-7.62（2H,m）,8.77（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:475（M+,100）.
元素分析：Ｃ23Ｈ29Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，58.08;Ｈ，6.14;Ｎ，8.83;Ｓ，20.22.
実測値：Ｃ，58.07;Ｈ，6.13;Ｎ，8.66;Ｓ，20.27.
実施例２８（表中の化合物番号８１８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに９－ブロモノナン酸クロリドを用いて実施例２
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：８４－８７℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２５２，２９２３，１６６５，１５０１，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.28-1.52（8H,m）,1.63（2H,m）,1.82（2
H,quint,J=7.2Hz）,2.26（2H,m）,2.43（3H,s）,2.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.
3Hz）,3.34（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.26-7.34（2H,m）,7.54-7.62（2H,m）,8.72
（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:517（M+）,367（100）.
元素分析：Ｃ26Ｈ35Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，60.31;Ｈ，6.81;Ｎ，8.12.
実測値：Ｃ，60.52;Ｈ，6.85;Ｎ，7.85.
実施例２９（表中の化合物番号８２１の化合物）
２－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例２６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１１９－１２０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４５３，３２５４，１６７２，１５１０，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.20（3H,t,J=7.4Hz）,1.22（3H,t,J=7.4Hz）,2.42（3H,s）,2.82（2H,q,J=7.4Hz）,3.06
（2H,q,J=7.4Hz）,4.18（2H,s）,6.63（1H,s）,7.33（1H,m）,7.42（1H,m）,7.77（1H,m
）,7.91（1H,m）,8.95（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:435（M+）,148（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ21Ｎ3ＯＳ4として
計算値：Ｃ，52.39;Ｈ，4.86;Ｎ，9.65.
実測値：Ｃ，52.40;Ｈ，4.86;Ｎ，9.53.
実施例３０（表中の化合物番号８２５の化合物）
６－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例２７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：８１－８３℃
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ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１５０，２９２７，１６４７，１５２４，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.57（2H,m）,1.69（2H,m）,1.84（2H,m）
,2.29（2H,m）,2.42（3H,s）,2.93（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.3Hz）,3.36（2H,t,
J=7.3Hz）,6.87（1H,s）,7.33（1H,m）,7.43（1H,m）,7.82（1H,m）,7.92（1H,m）,8.77
（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:491（M+）,168（100）.
元素分析：Ｃ23Ｈ29Ｎ3ＯＳ4として
計算値：Ｃ，56.18;Ｈ，5.94;Ｎ，8.55;Ｓ，26.08.
実測値：Ｃ，56.19;Ｈ，5.91;Ｎ，8.43;Ｓ，26.06.
実施例３１（表中の化合物番号８２８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例２８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：８８－９２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２４１，２９２８，１６６８，１５１０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.28-1.54（8H,m）,1.62（2H,m）,1.80（2
H,quint,J=7.2Hz）,2.24（2H,m）,2.42（3H,s）,2.93（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.
3Hz）,3.35（2H,t,J=7.2Hz）,6.87（1H,s）,7.33（1H,m）,7.43（1H,m）,7.81（1H,m）,7
.92（1H,m）,8.72（1H,br s）.
実施例３２（表中の化合物番号８３１の化合物）
２－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］アセトアミド
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例２６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１８２－１８３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１４８，２９２８，１６７４，１５２４，１４１２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.21（3H,t,J=7.3Hz）,1.22（3H,t,J=7.3Hz）,2.41（3H,s）,2.90（2H,q,J=7.3Hz）,3.03
（2H,q,J=7.3Hz）,4.15（2H,br s）,6.87（1H,s）,7.08-7.12（2H,m）,7.39-7.44（2H,m
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:418（M+）,357（100）.
元素分析：Ｃ19Ｈ22Ｎ4ＯＳ3として
計算値：Ｃ 54.52;Ｈ，5.30;Ｎ，13.38.
実測値：Ｃ，54.44;Ｈ，5.30;Ｎ，13.16.
実施例３３（表中の化合物番号８３５の化合物）
６－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例２７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１３９－１４２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３１４３，２９２８，１６６０，１５１０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.54（2H,m）,1.68（2H,m）,1.77（2H,m）
,2.28（2H,m）,2.42（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.3Hz）,3.27（2H,t,
J=7.2Hz）,6.87（1H,s）,7.05-7.11（2H,m）,7.27-7.52（2H,m）,8.75（1H,br s）,12.05
（1H,br s）.
実施例３４（表中の化合物番号８３８の化合物）
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９－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例２８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：７６－７８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１０４，２９２８，２８５４，１６５８，１５２６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.28-1.49（8H,m）,1.61（2H,m）,1.73（2
H,quint,J=7.2Hz）,2.24（2H,m）,2.42（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.
3Hz）,3.26（2H,t,J=7.2Hz）,6.87（1H,s）,7.05-7.10（2H,m）,7.24-7.54（2H,m）,,8.7
1（1H,br s）,12.05（1H,br s）.
実施例３５（表中の化合物番号８４１の化合物）
２－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
ナトリウムイソプロポキシド（2.05g,25mmol）の２－プロパノール（50ml）溶液に、氷冷
下で２－プロパンチオール（1.90g,25mmol）を滴下し３０分間撹拌した。氷冷下のまま２
，４－ジクロロ－６－メチル－３－ニトロピリジン（2.07g,10mmol）のＤＭＦ（40ml）溶
液をゆっくりと滴下した。２時間撹拌後、反応混合物を酢酸エチルで抽出した。有機層を
水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して、２，４－ビス
（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ニトロピリジン2.77g（収率97%）を黄色針状晶
として得た。
このニトロピリジン（1.08g,3.77mmol）を酢酸（35ml）と濃塩酸（1.6ml）の混合溶媒に
溶解し、氷冷下で亜鉛（2.96g,45.25mmol）を少量ずつ加えた。１時間撹拌後、反応混合
物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、クロロホルムで抽出した。有機
層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得られた残
渣をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=30：1→10
：1）で精製して３－アミノ－２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチルピリジン7
74mg（収率80%）を黄色油状物として得た。このアミノピリジン（774mg,3.02mmol）のＴ
ＨＦ（10ml）溶液にトリエチルアミン（336mg,3.32mmol）を加え、次いで氷冷下でブロモ
酢酸ブロミド（732mg,3.62mmol）をゆっくりと滴下し、１７時間撹拌した。反応混合物を
濾過し濾液を濃縮した後、残渣をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキ
サン：酢酸エチル=10：1）で精製して２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチ
オ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミド595mg（収率52%）を無色粉末晶で得た。
このアミド（132mg,0.35mmol）と２－メルカプトベンゾオキサゾール（53mg,0.35mmol）
のアセトニトリル（5ml）溶液に炭酸水素ナトリウム（29mg,0.35mmol）を加え、室温で２
８時間撹拌した。反応混合物を酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄
し、酢酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得た粗生成物を分取薄層クロマトグラフィ
ー（展開溶媒；ヘキサン：ベンゼン=6：1）で精製して目的化合物69mg（収率44%）を無色
粉末晶として得た。
融点：９９－１０１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４１，２９６７，１６５９，１５６０，１５０２
，１４５４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.19（12H,d,J=6.8Hz）,2.42（3H,s）,3.39（1H,sept,J=6.8Hz）,4.10（2H,s）,6.68（1H
,s）,7.26-7.32（2H,m）,7.48（1H,m）7.61（1H,m）,8.53（1H,br s）.
ＥＩＭＳｍ／ｚ（relative intensity）：447（M+,100）.
実施例３６（表中の化合物番号８４５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
ブロモ酢酸ブロミドの代わりに６－ブロモヘキサン酸クロリドを用いて実施例３５と同様
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に反応・処理し、６－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－
３－ピリジル］ヘキサンアミドを得た。このアミド（100mg,0.23mmol）と２－メルカプト
ベンゾオキサゾール（35mg,0.23mmol）のＤＭＦ（4ml）溶液に炭酸カリウム（38mg,0.28m
mol）、１８－クラウン－６（6mg,0.02mmol）を加え、８０℃で２．５時間撹拌した。反
応混合物を放冷後、酢酸エチルで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で洗浄し、硫酸ナト
リウムで乾燥後、溶媒を留去して得た残渣を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘ
キサン：酢酸エチル=3：1）で精製し目的化合物92mg（収率79%）を無色粉末晶として得た
。
融点：９８－１００℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１３５，２９６１，１６４８，１４９８，１４５４，１１３３
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.32（6H,d,J=6.8Hz）,1.35（6H,d,J=6.8Hz）,1.55-1.64（2H,m）,1.65-1.75（2H,m）,1.
82-1.92（2H,m）,2.23-2.36（2H,m）,2.46（3H,s）,3.38（2H,t,J=7,1Hz）,3.59（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.93（1H,sept,J=6.8Hz）,6.96（1H,s）,7.29-7.37（2H,m）,7.57-7.64（2H
,m）,8.95（1H,br s）.
実施例３７（表中の化合物番号１２３７の化合物）
６－（オキサゾロ［４，５－ｂ］ピリジン－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチ
ルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
６－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサン
アミド（100mg,0.27mmol）と２－メルカプトオキサゾロ［４，５－ｂ］ピリジン（40mg,0
.27mmol）のＤＭＦ（4ml）溶液に１８－クラウン－６（7mg,0.03mmol）と炭酸カリウム（
40mg,0.29mmol）を加え、８０℃で４時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、酢酸エチ
ルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マグネシウムで乾燥後、溶媒を
留去して得た粗生成物を分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：アセトン＝
２：１）で精製して目的化合物85mg（収率72%）を無色粉末晶として得た。
融点：１３２－１３３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２４３，２９２３，１６５５，１４９３，１４０４
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.53-1.63（2H,m）,1.65-1.76（2H,m）,1.83-1.93（2H,m）,2.27-2.35（2H,m）,2.40（3H
,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H,s）,3.40（2H,t,J=7.3Hz）,6.86（1H,S）,7.30（1H,dd,J=8
.1,4.9Hz）,7.97（1H,dd,J=8.1,1.3HZ）,8.42（1H,dd,J=4.9,1.3HZ）,8.83（1H,br s）.
ＥＩＭＳｍ／ｚ（relative intensity）：447（M+-1）,400（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ24Ｎ4Ｏ2Ｓ3として
計算値：Ｃ，53.55;Ｈ，5.39;Ｎ，12.59;Ｓ，21.44.
実測値：Ｃ，53.72;Ｈ，5.39;Ｎ，12.41;Ｓ，21.51.
実施例３８（表中の化合物番号１２３８の化合物）
６－（７－メトキシカルボニルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトオキサゾロ［４，５－ｂ］ピリジンの代わりに７－メトキシカルボニル－
２－メルカプトベンゾオキサゾールを用いて実施例３７と同様に反応・処理し、目的化合
物を無色粉末晶として得た。
融点：１４１－１４２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２５，３２３６，２９２３，１７２６，１６６７，１５０９
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.54-1.63（2H,m）,1.67-1.76（2H,m）,1.84-1.93（2H,m）,2.28-2.35（2H,m）,2.40（3H
,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H,s）,3.39（2H,t,J=7.1Hz）,3.95（3H,s）,6.86（1H,s）,7.
44（1H,t,J=7.8Hz）,7.81（1H,dd,J=7.8,1.2Hz）,7.85（1H,dd,J=7.8,1.2Hz）,8.82（1H,
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br s）.
ＥＩＭＳｍ／ｚ（relative intensity）：504（M+-1）,167（100）.
元素分析：Ｃ23Ｈ27Ｎ3Ｏ4Ｓ3として
計算値：Ｃ，54.63;Ｈ，5.38;Ｎ，8.31;Ｓ,19.02.
実測値：Ｃ，54.70;Ｈ，5.37;Ｎ，8.27;Ｓ,19.15.
実施例３９（表中の化合物番号１２４０の化合物）
９－（７－メトキシカルボニルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
９－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンア
ミド（90mg,0.22mmol）と７－メトキシカルボニル－２－メルカプトベンゾオキサゾール
（45mg,0.22mmol）のＤＭＦ（4ml）溶液に１８－クラウン－６（6mg,0.02mmol）と炭酸カ
リウム（36mg,0.26mmol）を加え、８０℃で４時間撹拌した。反応混合物を水で希釈後、
酢酸エチルで抽出し、有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、琉酸マグネシウムで乾燥後
、溶媒を留去して得た粗生成物を酢酸エチル－ヘキサンより再結晶し、目的化合物84mg（
収率72%）を無色粉末晶として得た。
融点：１２６－１２８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２３１，２９２４，１７２０，１６５７，１５０８，１２９７
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27-1.47（8H,m）,1.54-1.62（2H,m）,1.74-1.85（2H,m）,2.24（2H,t,J=7.3Hz）,2.37
（3H,s）,2.38（3H,s）,2.43（3H,s）,3.31-3.41（2H,m）,3.91（3H,s）,6.86（1H,s）,7
.45（1H,t,J=7.8Hz）,7.81（1H,dd,J=7.8,1.0Hz）,7.91（1H,dd,J=7.8,1.0Hz）,9.26（1H
,s）.
ＥＩＭＳｍ／ｚ（relative intensity）：546（M+-1）,500（100）.
元素分析：Ｃ26Ｈ33Ｎ3Ｏ4Ｓ3として
計算値：Ｃ，57.01;Ｈ，6.07;Ｎ，7.67;Ｓ,17.56.
実測値：Ｃ，57.10;Ｈ，5.95;Ｎ，7.67;Ｓ,17.60.
実施例４０（表中の化合物番号１５１の化合物）
２－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（４－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）アセトアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
４－メチル－２－メチルチオピリジンを用いて実施例１６と同様に反応・処理し、目的化
合物を無色針状晶として得た。
融点：１４６－１４８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４５，１６７１，１６５９，１５０７，１４５４
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.17（3H,s）,2.42（3H,s）,4.11（2H,s）,6.87（1H,d,J=4.9Hz）,7.28-7.34（2H,m）,7.
50（1H,m）,7.61（1H,m）,8.23（1H,d,J=4.9Hz）,8.88（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）：345（M+,100）.
元素分析：Ｃ16Ｈ15Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：C,55.63;H,4.38;N,12.16;S,18.56.
実測値：C,55.66;H,4.46;N,12.02;S,18.55.
実施例４１（表中の化合物番号１５５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（４－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）ヘキサンアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
４－メチル－２－メチルチオピリジンを用いて実施例１８と同様に反応・処理し、目的化
合物を無色針状晶として得た。
融点：１２２－１２４℃
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ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４５，１６６０，１５２１，１５０７，１１３３
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.49-1.56（2H,m）,1.68（2H,quint,J=7.4Hz）,1.84（2H,quint,J=7.4Hz）,2.09（3H,s）
,2.33（2H,t,J=7.4Hz）,2.40（3H,s）,3.36（2H,t,J=7.4Hz）,7.02（1H,d,J=4.9Hz）,7.2
9-7.36（2H,m）,7.61-7.66（2H,m）,8.24（1H,d,J=4.9Hz）,9.40（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:401（M+,100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ23Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：C,59.82;H,5.77;N,10.46;S,15.97.
実測値：C,59.93;H,5.89;N,10.34;S,15.99.
実施例４２（表中化合物番号３６５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メトキシ－２－メチルチオ－３
－ピリジル）ヘキサンアミドの製造：
ナトリウムチオメトキシド（805mg,10.9mmol）のメタノール溶液（20ml）に、氷冷下で２
－クロロ－６－メトキシ－３－ニトロピリジン（2.0g,10.4mmol）のメタノール溶液（100
ml）を滴下し、室温に昇温して17時間撹拌後、析出した結晶を濾取して、６－メトキシ－
２－メチルチオ－３－ニトロピリジン1.26g（収率59％）を黄色粉末晶として得た。
このニトロピリジン（400mg,2.0mmol）を酢酸（20ml）と濃塩酸（0.5ml）の混合溶媒に懸
濁し、氷冷下で亜鉛（1.57g,24.0mmol）を少量ずつ加えた。氷冷下で５分間撹拌し、室温
で４０分間撹拌後反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化
メチレンで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、
溶媒を留去して得られた粗生成物を、シリカゲルカラムクロマトグラフィー（展開溶媒；
ヘキサン：酢酸エチル=6：1→4：1）で精製して、３－アミノ－６－メトキシ－２－メチ
ルチオピリジン264mg（収率78%）を淡褐色粉末晶として得た。
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
６－メトキシ－２－メチルチオピリジンを用いて実施例１８と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１０２－１０４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３０，３２２４，２９４０，１６５２，１５９１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.61（2H,quint,J=7.4Hz）,1.82（2H,quint,J=7.4Hz）,1.92（2H,quint,J=7.4Hz）,2.42
（2H,t,J=7.4Hz）,2.59（3H,s）,3.34（2H,t,J=7.4Hz）,3.94（3H,s）,6.47（1H,d,J=8.5
Hz）,6.91（1H,br s）,7.23（1H,td,J=7.7,1.5Hz）,7.27（1H,td,J=7.7,1.5Hz）,7.43（1
H,dd,J=7.7,1.5Hz）,7.58（1H,dd,J=7.7,1.5Hz）,7.93（1H,d,J=8.5Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:417（M+）,171（100）.
実施例４３（表中の化合物番号４５１の化合物）
２－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）アセトアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
６－メチル－２－メチルチオピリジンを用いて実施例１６と同様に反応・処理し、目的化
合物を無色針状晶として得た。
融点：１８０－１８１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２５４，１６６１，１５３４，１５０９，１１３５
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.46（3H,s）,2.50（3H,s）,4.10（2H,s）,6.87（2H,d,J=8.1Hz）,7.26-7.34（2H,m）,7.
48（1H,m）,7.62（1H,m）,8.12（2H,d,J=8.1Hz）,9.27（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:345（M+）,298（100）.
元素分析：Ｃ16Ｈ15Ｎ3Ｏ2Ｓ2として
計算値：C,55.63;H,4.38;N,12.16;S,18.56.
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実測値：C,55.62;H,4.40;N,12.10;S,18.50.
実施例４４（表中の化合物番号４６１の化合物）
２－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－ピ
リジル）アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例４３と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１７５－１７６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４８，１６５６，１５３２，１４３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.45（3H,s）,2.47（3H,s）,4.18（2H,s）,6.87（1H,d,J=8.1Hz）,7.34（1H,m）,7.44（1
H,m）,7.77（1H,m）,8.01（1H,m）,8.07（1H,d,J=8.1Hz）,9.31（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:361（M+）,210（100）.
元素分析：Ｃ16Ｈ15Ｎ3ＯＳ3として
計算値：C,53.16;H,4.18;N,11.62;S,26.61.
実測値：C,53.23;H,4.25;N,11.55;S,26.67.
実施例４５（表中の化合物番号４７１の化合物）
２－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（６－メチル－２－メチルチオ－３－
ピリジル）アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例４３と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１９２－１９３℃（ｄ．）
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２０，３２４９，１６６７，１５５０，１４３８，７４４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.45（3H,s）,2.50（3H,s）,4.08（2H,s）,6.84（1H,d,J=8.1Hz）,7.19-7.25（2H,m）,7.
35（1H,m）,7.73（1H,m）,8.00（1H,d,J=8.1Hz）,9.95（1H,br s）,10.00（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:344（M+）,118（100）.
元素分析：Ｃ16Ｈ16Ｎ4ＯＳ2として
計算値：C,55.79;H,4.68;N,16.27;S,18.62.
実測値：C,55.80;H,4.68;N,16.16;S,18.65.
実施例４６（表中の化合物番号７８４の化合物）
５－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
４－ブロモブタン酸クロリドの代わりに５－ブロモペンタン酸クロリドを用いて実施例１
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１４７－１５０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２３０，１６６４，１５０１，１４５５，１１３６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.72-1.96（4H,m）,2.36（3H,s）,2.26-2.42（2H,m）,2.39（3H,s）,2.43（3H,s）,3.36
（2H,t,J=7.2Hz）,6.83（1H,s）,7.23-7.33（2H,m）,7.52-7.59（2H,m）,8.74（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:433（M+）,201（100）.
実施例４７（表中の化合物番号７８６の化合物）
７－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
４－ブロモブタン酸クロリドの代わりに７－ブロモヘプタン酸クロリドを用いて実施例１
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１３７－１３９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４２，２９２２，２８５７，１６６０，１５００
，１４５５，１１３２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
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1.41-1.54（4H,m）,1.60-1.70（2H,m）,1.81（2H,quint,J=7.1Hz）,2.26-2.32（2H,m）,2
.38（3H,s）,2.40（3H,s）,2.43（3H,s）,3.33（2H,t,J=7.1Hz）,6.81（1H,s）,7.27（1H
,td,J=7.6,1.7Hz）,7.30（1H,td,J=7.6,1.7Hz）,7.54-7.60（2H,m）,8.79（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:461（M+）,200（100）.
実施例４８（表中の化合物番号７８７の化合物）
８－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
４－ブロモブタン酸クロリドの代わりに８－ブロモオクタン酸クロリドを用いて実施例１
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１１９－１２２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２４８，２９２３，２８５６，１６６０，１５０１
，１４５４，１１３１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.33-1.52（6H,m）,1.58-1.69（2H,m）,1.81（2H,quint,J=7.1Hz）,2.26-2.32（2H,m）,2
.38（3H,s）,2.41（3H,s）,2.44（3H,s）,3.33（2H,t,J=7.1Hz）,6.84（1H,s）,7.27（1H
,td,J=7.6,1.7Hz）,7.30（1H,td,J=7.6,1.7Hz）,7.54-7.60（2H,m）,8.77（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:475（M+）,200（100）.
実施例４９（表中の化合物番号７９１の化合物）
２－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
炭酸水素ナトリウム（17mg,0.2mmol）と２－メルカプトベンゾチアゾール（34mg,0.2mmol
）のアセトニトリル溶液（1ml）に２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－３
－ピリジル］アセトアミド（64mg,0.2mmol）のアセトニトリル溶液（6ml）を加え、室温
で48時間撹拌した。反応混合液を減圧濃縮し、この残渣を水で希釈後、酢酸エチルで抽出
した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して
得られた粗生成物を、分取薄層クロマトグラフィー（展開溶媒；クロロホルム：メタノー
ル=200：1）で精製して、目的化合物46mg（収率33%）を無色針状晶として得た。
融点：１７８－１７９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４６，１６６５，１５６４，１４９７，１４３０
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.33（3H,s）,2.44（3H,s）,2.46（3H,s）,4.17（2H,s）,6.61（1H,s）,7.33（1H,m）,7.
43（1H,m）,7.78（1H,m）,7.90（1H,m）,9.11（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:407（M+）,209（100）.
元素分析：Ｃ17Ｈ17Ｎ3ＯＳ4として
計算値：C,50.10;H,4.20;N,10.31;S,31.46.
実測値：C,50.18;H,4.29;N,10.23;S,31.49.
実施例５０（表中の化合物番号７９４の化合物）
５－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例４６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１２１－１２３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３２４０，２９２３，１６６４，１５１５，１４５６
，１４２８，９９５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.78-1.87（2H,m）,1.88-1.96（2H,m）,2.30-2.40（2H,m）,2.38（3H,s）,2.41（3H,s）,
2.45（3H,s）,3.41（2H,t,J=7.1Hz）,6.85（1H,s）,7.34（1H,t,J=7.6Hz）,7.45（1H,t,J
=7.6Hz）,7.84（1H,d,J=7.6Hz）,7.94（1H,d,J=7.6Hz）,8.87（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:449（M+）,201（100）.
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実施例５１（表中の化合物番号７９６の化合物）
７－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例４７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１２９－１３０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２４５，２９２２，１６６１，１５０６，１４２８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.44-1.54（4H,m）,1.62-1.71（2H,m）,1.83（2H,quint,J=7.2Hz）,2.13-2.33（2H,m）,2
.39（3H,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H,s）,3.37（2H,t.J=7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.34（1H
,td,J=7.8,1.2Hz）,7.45（1H,td,J=7.8,1.2Hz）,7.84（1H,dd,J=7.8,1.2Hz）,7.94（1H,d
d,J=7.8,1.2Hz）,8.81（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:477（M+）,200（100）.
元素分析：Ｃ22Ｈ27Ｎ3ＯＳ4として
計算値：C,55.31;H,5.70;N,8.80.
実測値：C,55.41;H,5.71;N,8.64.
実施例５２（表中の化合物番号７９７の化合物）
８－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例４８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１０４－１０８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４２，２９２５，１６６５，１５０８，１４５９，１４２８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.30-1.51（6H,m）,1.55-1.69（2H,m）,1.81（2H,quint,J=7.1Hz）,2.23-2.29（2H,m）,2
.38（3H,s）,2.41（3H,s）,2.44（3H,s）,3.35（2H,t,J=7.2Hz）6.83（1H,s）,7.32（1H,
m）,7.43（1H,m）,7.81（1H,m）,7.91（1H,m）,8.76（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:491（M+）,200（100）.
実施例５３（表中の化合物番号８０１の化合物）
２－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾチアゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用いて
実施例４９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：２３５－２３７℃（ｄ．）
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２９，３２４３，２９７８，２９２３，１６６１，１５０５
，１４３９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.35（3H,s）,2.46（3H,s）,2.47（3H,s）,4.03（2H,s）,6.63（1H,s）,7.21（1H,t,J=6.
1Hz）,7.22（1H,t,J=6.1Hz）,7.43-7.60（2H,m）,9.43（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:390（M+）,344（100）.
実施例５４（表中の化合物番号８０４の化合物）
５－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例４６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１７６－１７７℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.74-1.84（4H,m）,2.26-2.35（2H,m）,2.36（3H,s）,2.39（3H,s）,2.43（3H,s）,3.26-
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3.36（2H,m）,6.84（1H,s）,7.04-7.13（2H,m）,7.34-7.45（2H,m）,8.84（1H,br s）,12
.06（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:432（M+）,200（100）.
実施例５５（表中の化合物番号８０６の化合物）
７－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例４７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１８９－１９２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１３９，２９２５，２８５４，１６６８，１５６１，１５２３
，１４３５，１４０１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.39-1.52（4H,m）,1.56-1.70（2H,m）,1.75（2H,quint,J=7.1Hz）,2.28-2.34（2H,m）,2
.38（3H,s）,2.40（3H,s）,2.43（3H,s）,3.27（2H,t,J=7.1Hz）,6.84（1H,s）,7.07（1H
,t,J=7.1Hz）,7.08（1H,t,J=7.1Hz）,7.32（1H,d,J=7.1Hz）,7.46（1H,d,J=7.1Hz）,8.79
（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:460（M+）,150（100）.
実施例５６（表中の化合物番号８０７の化合物）
８－（ベンゾイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾイミダゾールを用い
て実施例４８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１８６－１８７℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３０，３２２２，２９２５，１６６１，１５６４，１５２２
，１４３７，８０８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.35-1.43（4H,m）,1.47（2H,quint,J=7.2Hz）,1.60-1.68（2H,m）,1.76（2H,quint,J=7.
2Hz）,2.23-2.32（2H,m）,2.40（3H,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H,s）,3.28（2H,t,J=7.2H
z）,6.89（1H,s）,7.09（1H,t,J=5.9Hz）,7.09（1H,t,J=5.9Hz）,7.40（1H,d,J=5.9Hz）,
7.41（1H,d,J=5.9Hz）,8.80（1H,br s）.12.09（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:474（M+）,150（100）.
実施例５７（表中の化合物番号８１３の化合物）
４－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに４－ブロモブタン酸クロリドを用いて実施例２
７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１２３－１２５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２３９，２９７４，２９２９，１６５６，１５０２
，１４５４，１１３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.23-1.28（6H,m）,2.12-2.19（2H,m）,2.43（3H,s）,2.48-2.50（2H,m）,2.93（2H,q,J=
7.1Hz）,3.06（2H,q,J=7.1Hz）,3.41-3.48（2H,m）,6.89（3H,s）,7.29-7.34（2H,m）,7.
56-7.62（2H,m）,8.96（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:447（M+）,227（100）.
実施例５８（表中の化合物番号８１４の化合物）
５－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに５－ブロモペンタン酸クロリドを用いて実施例
２７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１２２－１２３℃．
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1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.76-1.87（2H,m）,1.87-1.97（2H,m）,2.
29-2.40（2H,m）,2.43（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.3Hz）,3.38（2H,
t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.26-7.35（2H,m）,7.55-7.60（2H,m）,8.82（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:461（M+）,227（100）.
実施例５９（表中の化合物番号８１６の化合物）
７－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに７－ブロモヘプタン酸クロリドを用いて実施例
２７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１０３－１０５℃．
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４７，１６６３，１５０１，１４５５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.38-1.54（4H,m）,1.57-1.72（2H,m）,1.
73-1.89（2H,m）,2.19-2.32（2H,m）,2.41（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J
=7.3Hz）,3.33（2H,t,J=7.1Hz）,6.86（1H,s）,7.24-7.32（2H,m）,7.52-7.60（2H,m）,8
.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:489（M+）,228（100）.
実施例６０（表中の化合物番号８１７の化合物）
８－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに８－ブロモオクタン酸クロリドを用いて実施例
２７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：８２－８４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４９，３２４５，２９３２，１６６９，１５００，１４５５
，１１３２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.37-1.42（4H,m）,1.48（2H,quint.J=7.2
Hz）,1.60-1.67（2H,m）,1.82（2H,quint.J=7.2Hz）,2.24-2.30（2H,m）,2.43（3H,s）,2
.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.3Hz）,3.34（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.27-
7.33（2H,m）,7.56-7.61（2H,m）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:503（M+）,229（100）.
実施例６１（表中化合物番号８２３の化合物）
４－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例５７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１１９－１２０℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.4Hz）,1.26（3H,t,J=7.4Hz）,2.07-2.23（2H,m）,2.43（3H,s）,2.45-2.
55（2H,m）,2.93（2H,q,J=7.4Hz）,3.06（2H,q,J=7.4Hz）,3.41-3.54（2H,m）,6.89（1H,
s）,7.35（1H,t,J=8.1Hz）,7.45（1H,t,J=8.1Hz）,7.83（1H,d,J=8.1Hz）.7.94（1H,d,J=
8.1Hz）,8.95（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:463（M+）,229（100）.
実施例６２（表中の化合物番号８２４の化合物）
５－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例５８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１０２－１０４℃
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1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.77-1.88（2H,m）,1.88-2.00（2H,m）,2.
29-2.41（2H,m）,2.43（3H,s）,2.93（2H,q,J=7.3Hz）,3.06（2H,q,J=7.3Hz）,3.41（2H,
t,J=7.0Hz）,6.89（1H,s）,7.35（1H,ddd,J=8.2,7.2,1.2Hz）,7.45（1H,ddd,J=8.2,7.2,1
.2Hz）,7.84（1H,dd,J=8.2,1.2Hz）,7.94（1H,dd,J=8.2,1.2Hz）,8.84（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:477（M+）,229（100）.
実施例６３（表中の化合物番号８２６の化合物）
７－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例５９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１１４－１１６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４５，１６６５，１５３６，１５０９，１４２６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.39-1.56（4H,m）,1.58-1.71（2H,m）,1.
75-1.88（2H,m）,2.19-2.31（2H,m）,2.42（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J
=7.3Hz）,3.35（2H,t,J=7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.32（1H,td,J=7.6,1.2Hz）,7.42（1H,td
,J=7.6,1.2Hz）,7.81（1H,dd,J=7.6,1.2Hz）,7.91（1H,dd,J=7.6,1.2Hz）,8.67（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:505（M+）,227（100）.
実施例６４（表中の化合物番号８２７の化合物）
８－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メ
チル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例６０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：９４－９６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２４３，２９２９，１６６９，１５１１，１４２８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.37-1.43（4H,m）,1.45-1.52（2H,m）,1.
57-1.68（2H,m）,1.82（2H,quint,J=7.2Hz）,2.20-2.32（2H,m）,2.43（3H,s）,2.94（2H
,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.3Hz）,3.37（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.34（1H,td,
J=7.6,1.1Hz）,7.44（1H,td,J=7.6,1.1Hz）,7.83（1H,dd,J=7.6,1.1Hz）,7.93（1H,dd,J=
7.6,1.1Hz）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:519（M+）,227（100）.
実施例６５（表中の化合物番号８３３の化合物）
４－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例５７と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色粉末晶として得た。
融点：１６０－１６１℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.26（3H,t,J=7.3Hz）,2.27-2.37（2H,m）,2.44（3H,s）,2.48-2.
50（2H,m）,2.93（2H,q,J=7.3Hz）,3.06（2H,q,J=7.3Hz）,3.34-3.46（2H,m）,6.89（1H,
s）,7.05-7.14（2H,m）,7.33（1H,m）,7.46（1H,m）,8.95（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:446（M+）,195（100）.
実施例６６（表中の化合物番号８３４の化合物）
５－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
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て実施例５８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１６３－１６５℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.23（3H,t,J=7.3Hz）,1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.74-1.88（4H,m）,2.27-2.38（2H,m）,2.
41（3H,s）,2.90（2H,q,J=7.3Hz）,3.03（2H,q,J=7.3Hz）,3.26-3.34（2H,m）,6.86（1H,
s）,7.04-7.11（2H,m）,7.32（1H,m）,7.46（1H,m）,8.79（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:460（M+）,195（100）.
実施例６７（表中の化合物番号８３６の化合物）
７－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例５９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１５１－１５６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１３６，３１０６，１６５６，１５１８，１４３８，１４０１
，１３３７，１２６８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.36-1.54（4H,m）,1.55-1.82（4H,m）,2.
15-2.32（2H,m）,2.41（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.3Hz）,3.26（2H,
t,J=7.3Hz）,6.86（1H,s）,7.03-7.11（2H,m）,7.34-7.44（2H,m）,8.67（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:488（M+）,151（100）.
実施例６８（表中の化合物番号８３７の化合物）
８－（ベンゾイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－
メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾイミダゾールを用い
て実施例６０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：１６６－１６８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２７，３１４７，２９２８，１６６０，１５６０，１５２６
，１４３７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.36-1.41（4H,m）,1.47（2H,quint,J=7.2
Hz）,1.60-1.67（2H,m）,1.75（2H,quint,J=7.2Hz）,2.22-2.32（2H,m）,2.43（3H,s）,2
.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.3Hz）,3.28（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.08
（1H,t,J=5.9Hz）,7.09（1H,t,J=5.9Hz）,7.40（1H,d,J=5.9Hz）,7.41（1H,d.J=5.9Hz）,
8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:502（M+）,151（100）.
実施例６９（表中の化合物番号８４３の化合物）
４－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに４－ブロモブタン酸クロリドを用いて実施例３
６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１２８－１２９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４８，３２３５，２９６２，１６８３，１６５７，１５５５
，１５１５，１５００，１４５６，１１３１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.6Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,2.10-2.17（2H,m）,2.42（3H,s）,2.47-2.
50（2H,m）,3.39-3.47（2H,m）,3.55（1H,sept,J=6.6Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.9
2（1H,s）,7.28（1H,td,J=7.3,1.7Hz）,7.30（1H,td,J=7.3,1.7Hz）,7.56（1H,dd,J=7.3,
1.7Hz）,7.58（1H,dd,J=7.3,1.7Hz）,8.90（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:475（M+）,207（100）.
実施例７０（表中の化合物番号８４４の化合物）
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５－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに５－ブロモペンタン酸クロリドを用いて実施例
３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１２９－１３０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４８，３２１５，３１６７，２９６５，１６５４，１５５５
，１５２５，１５００，１４５４，１１２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.75-1.85（2H,m）,1.86-1.96（2H,m）,2.
26-2.40（2H,m）,2.42（3H,s）,3.37（2H,t,J=7.1Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（
1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.27（1H,td,J=7.6,1.7Hz）,7.30（1H,td,J=7.6,1.7Hz
）,7.55（1H,dd,J=7.6,1.7Hz）,7.58（1H,dd,J=7.6,1.7Hz）,8.75（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:489（M+）,221（100）.
実施例７１（表中の化合物番号８４６の化合物）
７－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに７－ブロモヘプタン酸クロリドを用いて実施例
３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：７６－７８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２６５，２９２９，１６６３，１５０３，１４５５
．
１Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.32（6H,d,J=6.8Hz）,1.43-1.54（4H,m）,1.65（2H,quint,J=7.2
Hz）,1.83（2H,quint,J=7.2Hz）,2.20-2.33（2H,m）,2.43（3H,s）,3.35（2H,t,J=7.2Hz
）,3.56（1H,sept,J=6.8Hz）,3.90（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.27-7.34（2H,m
）,7.56-7.61（2H,m）,8.72（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:517（M+）,249（100）.
実施例７２（表中の化合物番号８４７の化合物）
８－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに８－ブロモオクタン酸クロリドを用いて実施例
３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色油状物として得た。
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４１，１６６４，１５５９，１５２６，１５０１，１４５４
．
１Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.34-1.54（6H,m）,1.55-1.69（2H,m）,1.
73-1.89（2H,m）,2.15-2.28（2H,m）,2.42（3H,s）,3.27（2H,t,J=7.3Hz）,3.54（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.90（1H,s）,7.24-7.32（2H,m）,7.51-7.60（2H
,m）,8.59（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:531（M+）,263（100）.
実施例７３（表中の化合物番号８４８の化合物）
９－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
６－ブロモヘキサン酸クロリドの代わりに９－ブロモノナン酸クロリドを用いて実施例３
６と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色油状物質として得た。
ＩＲ（Ｃａｐ）ｃｍ-1：３２４３，２９６２，２９２７，１６６８，１５５８，１５０５
，１４５５，１１３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.28-1.50（8H,m）,1.55-1.65（2H,m）,1.
80（2H,quint,J=7.3Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.42（3H,s）,3.32（2H,t,J=7.3Hz）,3.55
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（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.27（1H,td,J=7.3,1.7Hz
）,7.30（1H,td,J=7.3,1.7Hz）,7.54-7.60（2H,m）,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:545（M+）,277（100）.
実施例７４（表中の化合物番号８５１の化合物）
２－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトア
ミドの代わりに２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３
－ピリジル］アセトアミドを用いて実施例４９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色
針状晶として得た。
融点：１１７－１１８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３１，３１７９，２９６７，１６６０，１５５９，１５２６
，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.19（6H,d,J=6.7Hz）,1.21（6H,d,J=6.7Hz）,2.41（3H,s）,3.39（1H,sept,J=6.7Hz）,3
.92（1H,sept,J=6.7Hz）,4.18（2H,s）,6.68（1H,s）,7.32（1H,td,J=7.7,1.2Hz）,7.41
（1H,td,J=7.7,1.2Hz）,7.77（1H,d,J=7.7Hz）,7.91（1H,d,J=7.7Hz）,8.80（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:463（M+）,180（100）.
元素分析：Ｃ21Ｈ25Ｎ3ＯＳ4として
計算値：C,54.39;H,5.43;N,9.06;S,27.66.
実測値：C,54.28;H,5.45;N,8.93;S,27.73.
実施例７５（表中の化合物番号８５３の化合物）
４－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例６９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１１６－１１７℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４５０，３２５７，２９６２，１６６７，１５５７，１５１０
，１４５７，１４２９，９８７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,2.08-2.17（2H,m）,2.42（3H,s）,2.43-2.
47（2H,m）,3.45（2H,t,J=7.1Hz）,3.55（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,
6.92（1H,s）,7.33（1H,t,J=7.8Hz）,7.43（1H,t,J=7.8Hz）,7.81（1H,d,J=7.8Hz）,7.92
（1H,d,J=7.8Hz）,8.90（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:491（M+）,69（100）.
実施例７６（表中の化合物番号８５４の化合物）
５－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例７０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１０７－１０９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４１，３２１５，２９６３，１６５６，１５５７，１５２３
，１４６０，１４２９，９９６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.76-1.85（2H,m）,1.86-1.96（2H,m）,2.
26-2.40（2H,m）,2.42（3H,s）,3.39（2H,t,J=7.1Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（
1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.33（1H,td,J=8.1,1.2Hz）,7.43（1H,td,J=8.1,1.2Hz
）,7.82（1H,dd,J=8.1,1.2Hz）,7.92（1H,dd,J=8.1,1.2Hz）,8.75（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:505（M+）,221（100）.
実施例７７（表中の化合物番号８５５の化合物）
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６－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：８４－８６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２１２，２９６１，２９２５，１６５５，１５５５
，１５２２，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.30（6H,d,J=6.6Hz）,1.33（6H,d,J=6.8Hz）,1.54-1.62（2H,m）,1.65-1.73（2H,m）,1.
85（2H,quint,J=7.0Hz）,2.22-2.33（2H,m）,2.43（3H,s）,3.38（2H,t,J=7.0Hz）,3.57
（1H,sept,J=6.6Hz）,3.91（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.34（1H,t,J=7.8Hz）,7.
44（1H,t,J=7.8Hz）,7.83（1H,d,J=7.8Hz）,7.93（1H,d,J=7.8Hz）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:519（M+）,235（100）.
実施例７８（表中の化合物番号８５６の化合物）
７－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例７１と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
融点：７４－７６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２００，３１５８，２９６１，２９２８，１６５４
，１５２５，１４２７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.6Hz）,1.32（6H,d,J=6.8Hz）,1.43-1.55（4H,m）,1.65（2H,quint,J=7.2
Hz）,1.83（2H,quint,J=7.2Hz）,2.22-2.33（2H,m）,2.43（3H,s）,3.37（2H,t,J=7.2Hz
）,3.56（1H,sept,J=6.6Hz）,3.90（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.34（1H,td,J=7.
7,1.2Hz）,7.44（1H,td,J=7.7,1.2Hz）,7.83（1H,dd,J=7.7,1.2Hz）,7.94（1H,dd,J=7.7,
1.2Hz）,8.68（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:533（M+）,249（100）.
実施例７９（表中の化合物番号８５７の化合物）
８－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例７２と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１０７－１０８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２３９，１６６４，１５５９，１５２６，１４５６，１４２８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.34-1.54（6H,m）,1.55-1.70（2H,m）,1.
73-1.88（2H,m）,2.15-2.29（2H,m）,2.42（3H,s）,3.35（2H,t,J=7.3Hz）,3.54（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.90（1H,s）,7.31（1H,t,J=7.8Hz）,7.42（1H,t
,J=7.8Hz）,7.81（1H,d,J=7.8Hz）,7.90（1H,d,J=7.8Hz）,8.59（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:547（M+）,263（100）.
実施例８０（表中の化合物番号８５８の化合物）
９－（ベンゾチアゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－
６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾチアゾールを用いて
実施例７３と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色油状物質として得た。
ＩＲ（Ｃａｐ）ｃｍ-1：３２４３，２９６２，２９２７，１６６８，１５５９，１５２６
，１４５６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
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1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.28-1.50（8H,m）,1.55-1.65（2H,m）,1.
80（2H,quint,J=7.0Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.42（3H,s）,3.34（2H,t,J=7.0Hz）,3.55
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.32（1H,td,J=7.1,1.2Hz
）,7.43（1H,td,J=7.1,1.2Hz）,7.81（1H,dd,J=7.1,1.2Hz）,7.91（1H,dd,J=7.1,1.2Hz）
,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:561（M+）,277（100）.
実施例８１（表中の化合物番号８６１の化合物）
２－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－メチルピリジル］ア
セトアミドの代わりに２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］
アセトアミドを用いて実施例５３と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶として
得た。
融点：２２３－２２４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３７，３１３８，３１０６，２９６０，１６６８，１５３４
，１４１４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.22（6H,d,J=6.8Hz）,1.25（6H,d,J=6.8Hz）,2.42（3H,s）,3.41（1H,sept,J=6.8Hz）,3
.95（1H,sept,J=6.8Hz）,4.05（2H,s）,6.69（1H,s）,7.18（1H,t,J=6.1Hz）,7.19（1H,t
,J=6.1Hz）,7.34（1H,br s）,7.62（1H,br s）,9.33（1H,br s）,10.61（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:446（M+）,371（100）.
元素分析：Ｃ21Ｈ26Ｎ4ＯＳ3として
計算値：C,56.47;H,5.87;N,12.54.
実測値：C,56.42;H,5.87;N,12.56.
実施例８２（表中の化合物番号８６３の化合物）
４－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例６９と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色粉末晶として得た。
融点：２０９－２１１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４８０，３１９６，２９６３，１６６４，１５５７，１５２９
，１４２８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（6H,d,J=6.8Hz）,1.28（6H,d,J=6.8Hz）,2.04（2H,quint,J=7.1Hz）,2.43（3H,s）,
2.44（2H,t,J=7.1Hz）,3.36（2H,t,J=7.1Hz）,3.61（1H,sept,J=6.8Hz）,3.86（1H,sept,
J=6.8Hz）,6.96（1H,s）,7.09（1H,dd,J=7.3,5.4Hz）,7.12（1H,dd,J=7.3,5.4Hz）,7.35
（1H,m）,7.49（1H,m）,9.38（1H,s）,12.53（1H,s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:474（M+）,207（100）.
実施例８３（表中の化合物番号８６４の化合物）
５－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例７０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１７５－１７６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４７，３１９５，２９６５，１６６３，１５５７，１５２６
，１４２８，１４００．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.75-1.90（4H,m）,2.26-2.38（2H,m）,2.
42（3H,s）,3.30（2H,t,J=7.1Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（1H,sept,J=6.8Hz）,
6.91（1H,s）,7.07（1H,t,J=6.1Hz）,7.08（1H,t,J=6.1Hz）,7.32（1H,d,J=6.1Hz）,7.46
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（1H,d,J=6.1Hz）,8.72（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:488（M+）,221（100）.
実施例８４（表中化合物番号８６５の化合物）
６－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１７５－１７６℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.30（6H,d,J=6.7Hz）,1.32（6H,d,J=6.7Hz）,1.47-1.61（2H,m）,1.62-1.72（2H,m）,1.
73-1.84（2H,m）,2.18-2.35（2H,m）,2.43（3H,s）,3.21-3.33（2H,m）,3.55（1H,sept,J
=6.7Hz）,3.90（1H,sept,J=6.7Hz）,6.92（1H,s）,7.03-7.12（2H,m）,7.33（1H,m）,7.4
7（1H,m）,8.75（1H,br s）,12.05（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:502（M+）,235（100）.
実施例８５（表中の化合物番号８６６の化合物）
７－（ベンゾイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンゾイミダゾールを用い
て実施例７１と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色針状晶として得た。
融点：１１８－１２１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３３９３，３２１９，２９６３，２９２８，１６６３，１５５９
，１５２６，１４３９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.6Hz）,1.32（6H,d,J=6.8Hz）,1.41-1.53（4H,m）,1.64（2H,quint,J=7.2
Hz）,1.76（2H,quint,J=7.2Hz）,2.18-2.33（2H,m）,2.43（3H,s）,3.28（2H,t,J=7.2Hz
）,3.56（1H,sept,J=6.6Hz）,3.90（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.08（1H,t,J=5.9
Hz）,7.09（1H,t,J=5.9Hz）,7.40（1H,d,J=5.9Hz）,7.41（1H,d,J=5.9Hz）,8.86（1H,br 
s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:516（M+）,399（100）.
実施例８６（表中の化合物番号８６７の化合物）
８－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例７２と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１７０－１７１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１５８，２９６３，２９３０，１６６５，１５５９，１５２６
，１５０８，１４２９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）1.32-1.50（6H,m）,1.56-1.66（2H,m）,1.7
4（2H,quint,J=7.3Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.42（3H,s）,3.26（2H,t,J=7.3Hz）,3.54（
1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.05-7.10（2H,m）,7.32（1
H,m）,7.45（1H,m）,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:530（M+）,413（100）.
実施例８７（表中の化合物番号８６８の化合物）
９－（ベンズイミダゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）
－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプトベンズイミダゾールを用い
て実施例７３と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄褐色粉末晶として得た。
融点：１１２－１１４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３１８５，２９２７，１６６０，１５５８，１５２６
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，１４３７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.28-1.48（8H,m）,1.52-1.65（2H,m）,1.
73（2H,quint,J=7.1Hz）,2.18-2.28（2H,m）,2.42（3H,s）,3.25（2H,t,J=7.1Hz）,3.55
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.07（1H,t,J=6.1Hz）,7.
08（1H,t,J=6.1Hz）,7.32（1H,d,J=6.1Hz）,7.46（1H,d,J=6.1Hz）,8.80（1H,br s）,12.
05（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:544（M+）,151（100）.
実施例８８（表中化合物番号１１４５の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２－メチル－４，６－ビス（メチル
チオ）－５－ピリミジル］ヘキサンアミドの製造：
発煙硝酸（3ml）を氷冷し、撹拌しながら４，６－ジヒドロキシ－２－メチルピリミジン
（1.0g,7.9mmol）を徐々に加えた。氷冷下で２時間、室温で１時間撹拌後、反応液を氷中
に加え、析出した結晶を濾取後乾燥し、４，６－ジヒドロキシ－２－メチル－５－ニトロ
ピリミジン207mg（収率15%）を得た。
このニトロピリミジン（205mg,1.2mmol）を塩化ホスホリル（1ml）に溶解し、ジエチルア
ニリン（281mg,1.9mmol）を加え、１００℃で１時間、１２０℃で１時間撹拌した。反応
液を氷中に加え、酢酸エチルで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マ
グネシウムで乾燥後、溶媒を留去して得られた粗生成物を、シリカゲルカラムクロマトグ
ラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=20：1）で精製して、４，６－ジクロロ－２
－メチル－５－ニトロピリミジン194mg（収率77%）を無色針状晶として得た。
ナトリウムチオメトキシド（780mg,10.6mmol）のメタノール溶液（10ml）に、氷冷下で４
，６－ジクロロ－２－メチル－５－ニトロピリミジン（1.0g,4.81mmol）のメタノール溶
液（10ml）を滴下し、氷冷下で１時間撹拌後、反応混合物に水を加え、酢酸エチルで抽出
した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マグネシウムで乾燥後、溶媒を留去し
て得られた残渣を、酢酸エチル－ヘキサンより再結晶し、４，６－ビス（メチルチオ）－
２－メチル－５－ニトロピリミジン609mg（収率55%）を得た。
このニトロピリミジン（100mg,0.43mmol）のエタノール（100ml）溶液に炭酸カリウム（1
19mg,0.865mmol）、二酸化白金（40mg,0.18mmol）を加え、水素雰囲気下で撹拌した。１
．５時間後反応混合物を濾過し、濾液を留去して得られた粗生成物を、シリカゲルカラム
クロマトグラフィー（展開溶媒；ヘキサン：酢酸エチル=6：1）で精製して、５－アミノ
－４，６－ビス（メチルチオ）－２－メチルピリミジン66mg（収率76%）を得た。
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに５－アミノ－
４，６－ビス（メチルチオ）－２－メチルピリミジンを用いて実施例１８と同様に反応・
処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
融点：１４８－１５１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４０，３２４５，２９２９，１６６０，１５３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.43-1.55（2H,m）,1.57-1.69（2H,m）,1.72-1.84（2H,m）,2.14-2.29（2H,m）,2.38（6H
,s）,2.48（3H,m）,3.28（2H,t,J=7.3Hz）,7.21（1H,td,J=7.4,1.7Hz）,7.24（1H,td,J=7
.4,1.7Hz）,7.49（1H,dd,J=7.4Hz）,7.51（1H,dd,J=7.4,1.7Hz）,8.91（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:448（M+,100）.
実施例８９（表中の化合物番号１２４７の化合物）
２－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例４９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：２０７－２０９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２３５，１６７３，１５０９，１４３３，１３２９
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，１１３０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
2.32（3H,s）,2.41（3H,s）,2.48（3H,s）,4.14（2H,s）,6.81（1H,s）,7.41（1H,t,J=7.
8Hz）,7.52（1H,d,J=7.8Hz）,7.79（1H,d,J=7.8Hz）,8.46（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:459（M+）,227（100）.
元素分析：Ｃ18Ｈ16Ｆ3Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：C,47.05;H,3.51;N,9.14.
実測値：C,46.84;H,3.66;N,9.03.
実施例９０（表中の化合物番号１２５０の化合物）
５－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例４６同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶とし
て得た。
融点：１７９－１８０℃．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.75-1.87（2H,m）,1.87-2.00（2H,m）,2.37（3H,s）,2.39（3H,s）,2.30-2.39（2H,m）,
2.43（3H,s）,3.36-3.46（2H,m）,6.84（1H,s）,7.50（1H,t,J=7.9Hz）,7.59（1H,d,J=7.
9Hz）,7.89（1H,d,J=7.9Hz）,8.85（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:501（M+）,200（100）.
実施例９１（表中の化合物番号１２５２の化合物）
７－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例４７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１２９－１３１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４７，１６６２，１５０５，１４３５，１３３７，１１２８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.40-1.55（4H,m）,1.60-1.71（2H,m）,1.80-1.89（2H,m）,2.20-2.34（2H,m）,2.38（3H
,s）,2.40（3H,s）,2.44（3H,s）,3.37（2H,t,J=7.1Hz）,6.84（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.
8Hz）,7.58（1H,d,J=7.8Hz）,7.88（1H,d,J=7.8Hz）,8.78（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:529（M+）,200（100）.
実施例９２（表中化合物番号１２５３の化合物）
８－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル）オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例４８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶
として得た。
融点：１１５－１１６℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.40-1.54（6H,m）,1.56-1.72（2H,m）,1.85（2H,quint,J=7.0Hz）,2.18-2.36（2H,m）,2
.40（3H,s）,2.43（3H,s）,2.46（3H,s）,3.38（2H,t,J=7.3Hz）,6.86（1H,s）,7.51（1H
,t,J=7.5Hz）,7.60（1H,d,J=7.5Hz）,7.90（1H,d,J=7.5Hz）,8.16（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:543（M+）,200（100）.
実施例９３（表中の化合物番号１２６０の化合物）
５－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製
造：



(125) JP 4402176 B2 2010.1.20

10

20

30

40

50

２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例４６と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：１５５－１５６℃．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.31（6H,d,J=7.1Hz）,1.72-1.85（2H,m）,1.85-1.98（2H,m）,2.36（3H,s）,2.39（3H,s
）,2.32-2.40（2H,m）,2.43（3H,s）,2.46（3H,s）,3.22（1H,sept,J=7.1Hz）,3.31-3.42
（2H,m）,6.84（1H,s）,7.13（1H,s）,8.73（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:525（M+:37Cl）,523（M+:35Cl）,200（100）.
実施例９４（表中の化合物番号１２６２の化合物）
７－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製
造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例４７と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１２９－１３１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４１３，３２４１，２９６４，２９２４，１６５５，１５６７
，１５０５，１４９０，１４３５，１１４９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.31（6H,d,J=7.1Hz）,1.40-1.55（4H,m）,1.56-1.70（2H,m）,1.83（2H,quint,J=7.1Hz
）,2.30（2H,t,J=7.1Hz）,2.38（3H,s）,2.40（3H,s）,2.41（3H,s）,2.46（3H,s）,3.21
（1H,sept,J=7.1Hz）,3.34（2H,t,J=7.1Hz）,6.84（1H,s）,7.14（1H,s）,8.51（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:553（M+:37Cl）,551（M+:35Cl）,200（100）.
実施例９５（表中の化合物番号１２６３の化合物）
８－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製
造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例４８と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色結晶として得た。
融点：１２８－１３１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２３，３２３１，２９２９，１６６２，１５０４，１４８９
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.32（6H,d,J=7.0Hz）,1.38-1.43（4H,m）,1.49（2H,quint,J=7.2Hz）,1.60-1.69（2H,m
）,1.84（2H,quint,J=7.2Hz）,2.23-2.33（2H,m）,2.40（3H,s）,2.42（3H,s）,2.45（3H
,s）,2.47（3H,s）,3.23（1H,sept,J=7.0Hz）,3.35（1H,t,J=7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.15
（1H,s）,8.78（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:567（M+;37Cl）,565（M+;35Cl）,200（100）.
実施例９６（表中の化合物番号１２６７の化合物）
２－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチルピリジンを用いて実施例８９と同様に反応・処
理し、目的化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１８２－１８３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２４４，１６６３，１５０８，１４３２，１３３２
．



(126) JP 4402176 B2 2010.1.20

10

20

30

40

50

1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.16（3H,t,J=7.4Hz）,1.20（3H,t,J=7.4Hz）,2.42（3H,s）,2.81（2H,q,J=7.4Hz）,3.03
（2H,q,J=7.4Hz）,4.14（2H,s）,6.63（1H,s）,7.40（1H,t,J=7.8Hz）,7.52（1H,d,J=7.8
Hz）,7.68（1H,d,J=7.8Hz）,8.34（1H,br s）.
EIMS m/z（relative intensity）:487（M+）,235（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ20Ｆ3Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：C,49.27;H,4.13;N,8.62;F,11.69.
実測値：C,49.41;H,4.20;N,8.62;F,11.59.
実施例９７（表中の化合物番号１２６９の化合物）
４－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例５７と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶
として得た。
融点：１４８－１５０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３９，３２５６，２９７５，２９２９，１６５６，１５０９
，１４３３，１３３２，１１２５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.23（3H,t,J=7.3Hz）,1.24（3H,t,J=7.3Hz）,2.04-2.22（2H,m）,2.42（3H,s）,2.47-2.
48（2H,m）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.04（2H,q,J=7.3Hz）,3.42-3.51（2H,m）,6.87（1H,
s）,7.51（1H,t,J=7.8Hz）7.59（1H,d,J=7.8Hz）,7.89（1H,d,J=7.8Hz）,8.95（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:515（M+）,227（100）.
実施例９８（表中化合物番号１２７０の化合物）
５－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例５８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶
として得た。
融点：１５５－１５６℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.20-1.30（6H,m）,1.73-2.05（4H,m）,2.30-2.41（2H,m）,2.42（3H,s）,2.85-3.00（2H
,m）,3.01-3.09（2H,m）,3.37-3.48（2H,m）,6.88（1H,s）,7.51（1H,t,J=7.5Hz）,7.60
（1H,d,J=7.5Hz）,7.90（1H,d,J=7.5Hz）,8.75（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:529（M+）,227（100）.
実施例９９（表中の化合物番号１２７２の化合物）
７－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例５９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１２７－１２８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４８，１６５９，１５０６，１３３６，１１２８，１１１６
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.39-1.56（4H,m）,1.56-1.72（2H,m）,1.
78-1.91（2H,m）,2.19-2.33（2H,m）,2.42（3H,s）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J
=7.3Hz）,3.37（2H,t,J=7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.9Hz）,7.58（1H,d,J=7.9
Hz）,7.88（1H,d,J=7.9Hz）,8.67（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:557（M+）,227（100）.
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実施例１００（表中の化合物番号１２７３の化合物）
８－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例６０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶と
して得た。
融点：９９－１００℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２５，３２４５，２９２３，１６５５，１５０９，１４３３
，１３３２，１１２５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.38-1.43（4H,m）,1.49（2H,quint,J=7.2
Hz）,1.60-1.68（2H,m）,1.85（2H,quint,J=7.2Hz）,2.20-2.30（2H,m）,2.43（3H,s）,2
.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.06（2H,q,J=7.3Hz）,3.38（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.51
（1H,t,J=7.8Hz）,7.60（1H,d,J=7.8Hz）,7.90（1H,d,J=7.8Hz）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:571（M+）,227（100）.
実施例１０１（表中化合物番号１２７４の化合物）
９－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例２８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶
として得た。
融点：１１５－１１６℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.2Hz）,1.27（3H,t,J=7.2Hz）,1.31-1.55（8H,m）,1.57-1.69（2H,m）,1.
84（2H,quint,J=6.9Hz）,2.18-2.34（2H,m）,2.43（3H,s）,2.94（2H,q,J=7.2Hz）,3.06
（2H,q,J=7.2Hz）,3.37（2H,t,J=7.3Hz）,6.88（1H,s）,7.51（1H,t,J=8.4Hz）,7.61（1H
,d,J=8.4Hz）,7.90（1H,d,J=8.4Hz）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:585（M+）,227（100）.
実施例１０２（表中の化合物番号１２７９の化合物）
４－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造
：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例５７と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：１２２－１２３℃．
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２５８，１６６５，１５０２，１１４５．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.23（3H,t,J=7.3Hz）,1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,2.15（2H,t,J=7.0H
z）,2.42（3H,s）,2.46（3H,s）,2.47-2.50（2H,m）,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.04（2H,q,
J=7.3Hz）,3.22（1H,sept,J=6.8Hz）,3.43（2H,t,J=7.0Hz）,6.87（1H,s）,7.14（1H,s）
,8.83（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:559（M+:37Cl）,557（M+:35Cl）,227（100）.
実施例１０３（表中化合物番号１２８０の化合物）
５－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製
造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例５８と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色粉末晶として得た。
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融点：１４１－１４２℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.25（3H,t,J=7.4Hz）,1.26（3H,t,J=7.4Hz）,1.32（6H,d,J=6.9Hz）,1.75-1.86（2H,m）
,1.87-2.00（2H,m）,2.30-2.40（2H,m）,2.43（3H,s）,2.45-2.52（3H,s）,2.92（2H,q,J
=7.4Hz）,3.04（2H,q,J=7.4Hz）,3.23（1H,sept,J=6.9Hz）,3.33-3.43（2H,m）,6.88（1H
,s）,7.15（1H,s）,8.82（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:553（M+;37Cl）,551（M+;35Cl）,227（100）.
実施例１０４（表中の化合物番号１２８２の化合物）
７－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製
造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例５９と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色プリズム晶として得た。
融点：１１７－１２０℃．
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３３２０，１６６８，１５０６，１４８２，１１５０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.24（3H,t,J=7.3Hz）,1.25（3H,t,J=7.3Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.39-1.57（4H,m）
,1.57-1.71（2H,m）,1.77-1.89（2H,m）,2.19-2.30（2H,m）,2.42（3H,s）,2.46（3H,s）
,2.92（2H,q,J=7.3Hz）,3.05（2H,q,J=7.3Hz）,3.21（1H,sept,J=6.8Hz）,3.33（2H,t,J=
7.2Hz）,6.86（1H,s）,7.13（1H,s）,8.66（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:581（M+:37Cl）,579（M+:35Cl）,227（100）.
実施例１０５（表中の化合物番号１２８３の化合物）
８－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製
造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例６０と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：８２－８４℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３２５９，２９２９，１６５５，１５０４，１４９０
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.26（3H,t,J=7.3Hz）,1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.32（6H,d,J=6.8Hz）,1.39-1.43（4H,m）
,1.49（2H,quint,J=7.2Hz）,1.60-1.68（2H,m）,1.84（2H,quint,J=7.2Hz）,2.22-2.32（
2H,m）,2.43（3H,s）,2.47（3H,s）,2.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.06（2H,q,J=7.3Hz）,3.22
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.35（2H,t,J=7.2Hz）,6.88（1H,s）,7.15（1H,s）,8.73（1H,br s
）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:595（M+;37Cl）,593（M+;35Cl）,227（100）.
実施例１０６（表中化合物番号１２８４の化合物）
９－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造
：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例２８と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色粉末晶として得た。
融点：９３－９４℃
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（3H,t,J=7.3Hz）,1.28（3H,t,J=7.3Hz）,1.32（6H,d,J=7.0Hz）,1.29-1.55（8H,m）
,1.56-1.69（2H,m）,1.83（2H,quint,J=6.9Hz）,2.07-2.17（2H,m）,2.43（3H,s）,2.45-
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2.49（3H,m）,2.94（2H,q,J=7.3Hz）,3.07（2H,q,J=7.3Hz）,3.22（1H,sept,J=7.0Hz）,3
.34（2H,t,J=7.3Hz）,6.88（1H,s）,7.15（1H,s）,8.73（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:609（M+;37Cl）,607（M+;35Cl）,229（100）.
実施例１０７（表中の化合物番号１２８７の化合物）
２－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトア
ミドの代わりに２－ブロモ－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３
－ピリジル］アセトアミドを用いて実施例８９と同様に反に反応・処理し、目的化合物を
無色針状晶として得た。
融点：１２１－１２２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２６，３２１０，２９６７，１６５５，１５０７，１４３１
，１３２９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.17（6H,d,J=6.8Hz）,1.19（6H,d,J=6.8Hz）,2.42（3H,s）,3.39（1H,sept,J=6.8Hz）,3
.90（1H,sept,J=6.8Hz）,4.13（2H,s）,6.68（1H,s）,7.41（1H,t,J=7.9Hz）,7.52（1H,d
,J=7.9Hz）,7.80（1H,d,J=7.9Hz）,8.30（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:515（M+）,181（100）.
元素分析：Ｃ22Ｈ24Ｆ3Ｎ3Ｏ2Ｓ3として
計算値：C,51.25;H,4.69;N,8.15;F,11.05.
実測値：C,51.28;H,4.73;N,8.07;F,11.02.
実施例１０８（表中の化合物番号１２８９の化合物）
４－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例６９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色プリズ
ム晶として得た。
融点：１３５－１３６℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４６，３２５５，２９６８，１６６０，１５５９，１５３１
，１５０４，１４９１，１４３３，１１３９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.29（6H,d,J=6.8Hz）,2.13-2.21（2H,m）,2.42（3H,s）,2.47-2.
50（2H,m）,3.44-3.50（2H,m）,3.55（1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（1H,sept,J=6.8Hz）,6.9
2（1H,s）,7.51（1H,t,J=7.8Hz）,7.59（1H,d,J=7.8Hz）,7.88（1H,d,J=7.8Hz）,8.91（1
H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:543（M+）,207（100）.
実施例１０９（表中の化合物番号１２９０の化合物）
５－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例７０と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１１８－１２０℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２０８，３１６３，１６６３，１５０６，１４３１，１３２８
，１１３９．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.73-1.87（2H,m）,1.87-2.01（2H,m）,2.
23-2.38（2H,m）,2.41（3H,s）,3.41（2H,t,J=7.0Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（
1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.9Hz）,7.58（1H,d,J=7.9Hz）,7.88（1
H,d,J=7.9Hz）,8.67（1H,br s）.
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ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:557（M+）,221（100）.
実施例１１０（表中の化合物番号１２９１の化合物）
６－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例３６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１０２－１０３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３１３６，１６４８，１５０７，１４３１，１３３２，１１２９
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.49-1.76（4H,m）,1.77-1.94（2H,m）,2.
19-2.32（2H,m）,2.42（3H,s）,3.38（2H,t,J=7.3Hz）,3.55（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（
1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.8Hz）,7.58（1H,d,J=7.8Hz）,7.87（1
H,d,J=7.8Hz）,8.62（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:571（M+）,235（100）.
実施例１１１（表中の化合物番号１２９２の化合物）
７－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾチアゾールを用いて実施例７１と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶とし
て得た。
融点：７６－７８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４２３，３２６８，２９３１，１６６０，１５０６，１４３３
，１３３４．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.43-1.54（4H,m）,1.61-1.69（2H,m）,1.
86（2H,quint,J=7.2Hz）,2.18-2.32（2H,m）,2.43（3H,s）,3.39（2H,t,J=7.2Hz）,3.56
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.90（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.51（1H,dd,J=8.1,7.8Hz
）,7.60（1H,d,J=7.8Hz）,7.90（1H,d,J=8.1Hz）,8.68（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:585（M+）,249（100）.
実施例１１２（表中の化合物番号１２９３の化合物）
８－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例７２と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色油状
物質として得た。
ＩＲ（Ｃａｐ）ｃｍ-1：３２４６，２９６４，２９３０，１６６４，１５５９，１５０６
，１４３２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.32-1.50（6H,m）,1.56-1.66（2H,m）,1.
83（2H,quint,J=7.1Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.42（3H,s）,3.36（2H,t,J=7.1Hz）,3.55
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.50（1H,t,J=7.8Hz）,7.
59（1H,d,J=7.8Hz）,7.88（1H,d,J=7.8Hz）,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:599（M+）,263（100）.
実施例１１３（表中の化合物番号１２９４の化合物）
９－（７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－トリフルオロメチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例７３と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色粉末
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晶として得た。
融点：９７－９８℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４６，３２６６，２９２８，１６６１，１５６０，１５０６
，１３３５，１１２７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.6Hz）,1.30（6H,d,J=6.8Hz）,1.28-1.51（8H,m）,1.55-1.64（2H,m）,1.
83（2H,quint,J=7.3Hz）,2.20-2.30（2H,m）,2.42（3H,s）,3.36（2H,t,J=7.3Hz）,3.55
（1H,sept,J=6.6Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）,6.91（1H,s）,7.50（1H,t,J=7.8Hz）,7.
59（1H,d,J=7.8Hz）,7.89（1H,d,J=7.8Hz）,8.71（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:613（M+）,277（100）.
実施例１１４（表中の化合物番号１２９９の化合物）
４－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ブタンアミド
の製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－２－メルカプト－４－メチル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例６９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１４１－１４３℃．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,2.03-2.21（2H,m）
,2.42（3H,s）,2.43-2.50（5H,m）,3.22（1H,sept,J=6.8Hz）,3.38-3.48（2H,m）,3.55（
1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（1H,sept,J=6.8Hz）,6.92（1H,s）,7.14（1H,s）,8.87（1H,br 
s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:567（M+:37Cl）,565（M+:35Cl）,207（100）.
実施例１１５（表中の化合物番号１３００の化合物）
５－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ペンタンアミ
ドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例７０と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：１４３－１４５℃．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.27（6H,d,J=6.8Hz）,1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.73-1.85（2H,m）
,1.85-1.98（2H,m）,2.25-2.37（2H,m）,2.41（3H,s）,2.43-2.50（3H,s）,3.21（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.37（2H,t,J=7.2Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.88（1H,sept,J=6.8Hz）
,6.92（1H,s）,7.14（1H,s）,8.76（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:581（M+:37Cl）,579（M+:35Cl,100）.
実施例１１６（表中の化合物番号１３０１の化合物）
６－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘキサンアミ
ドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例３６と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：９９－１０１℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４１３，３２２４，２９６４，１６６３，１５０６，１１４８
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.32（12H,d,J=6.8Hz）,1.54-1.62（2H,m）,1.70（2H,quint,J=7.
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1Hz）,1.87（2H,quint,J=7.1Hz）,2.22-2.33（2H,m）,2.43（3H,s）,2.48（3H,s）,3.23
（1H,sept,J=6.8Hz）,3.36（2H,t,J=7.1Hz）,3.57（1H,sept,J=6.8Hz）,3.90（1H,sept,J
=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.15（1H,s）,8.72（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:595（M+;37Cl）,593（M+;35Cl）,518（100）.
実施例１１７（表中の化合物番号１３０２の化合物）
７－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ヘプタンアミ
ドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチ
ル－２－メルカプトベンゾオキサゾールを用いて実施例７１と同様に反応・処理し、目的
化合物を無色針状晶として得た。
融点：９１－９３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３６，３２１３，３１６９，２９６２，２９２９，１６６６
，１５０５，１１５２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.29（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.31（6H,d,J=6.8Hz）,1.40-1.52（4H,m）
,1.60-1.68（2H,m）,1.85（2H,quint,J=7.1Hz）,2.17-2.32（2H,m）,2.43（3H,s）,2.47
（3H,s）,3.22（1H,sept,J=6.8Hz）,3.35（2H,t,J=7.1Hz）,3.56（1H,sept,J=6.8Hz）,3.
90（1H,sept,J=6.8Hz）,6.93（1H,s）,7.15（1H,s）,8.67（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:609（M+;37Cl）,607（M+;35Cl）,532（100）.
実施例１１８（表中の化合物番号１３０３の化合物）
８－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］オクタンアミ
ドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例７２と同様に反応・処理し、目的
化合物を淡黄色油状物質として得た。
ＩＲ（Ｃａｐ）ｃｍ-1：３２４２，２９６４，２９２８，１６６８，１５５９，１５０６
，１１４８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.6Hz）,1.31（12H,d,J=6.8Hz）,1.32-1.50（6H,m）,1.57-1.67（2H,m）,1
.82（2H,quint,J=7.1Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.42（3H,s）,2.46（3H,s）,3.21（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.33（2H,t,J=7.1Hz）,3.55（1H,sept,J=6.6Hz）,3.89（1H,sept,J=6.8Hz）
,6.91（1H,s）,7.14（1H,s）,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:623（M+:37Cl）,621（M+:35Cl）,546（100）.
実施例１１９（表中の化合物番号１３０４の化合物）
９－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］ノナンアミド
の製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メル
カプト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例７３と同様に反応・処理し、目的
化合物を淡黄色油状物質として得た。
ＩＲ（Ｃａｐ）ｃｍ-1：３２４９，２９６１，２９２６，１６６７，１５６３，１５０５
．
1Ｈ－ＮＭＲ（ｄ6－ＤＭＳＯ）δ：
1.28（6H,d,J=6.8Hz）,1.30（12H,d,J=7.1Hz）,1.28-1.50（8H,m）,1.55-1.65（2H,m）,1
.81（2H,quint,J=7.1Hz）,2.17-2.27（2H,m）,2.41（3H,s）,2.46（3H,s）,3.21（1H,sep
t,J=7.1Hz）,3.32（2H,t,J=7.1Hz）,3.54（1H,sept,J=6.8Hz）,3.89（1H,sept,J=7.1Hz）
,6.91（1H,s）,7.14（1H,s）,8.65（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:637（M+:37Cl）,635（M+:35Cl）,560（100）.
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実施例１２０（表中の化合物番号１３１７の化合物）
２－（７－メタンスルホニルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス
（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプト－７－トリフルオロメチルベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト
－７－メタンスルホニルベンゾオキサゾールを用いて実施例９６と同様に反応・処理し、
目的化合物を無色針状晶として得た。
融点：１５９－１６２℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４９，３２７１，２９６６，２９２８，１６７８，１５０８
，１３１５，１１１８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.14（3H,t,J=7.3Hz）,1.20（3H,t,J=7.3Hz）,2.43（3H,s）,2.82（2H,q,J=7.3Hz）,3.01
（2H,q,J=7.3Hz）,3.27（2H,s）,4.15（2H,s）,6.63（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.9Hz）,7.8
3（1H,dd,J=7.9,1.2Hz）,7.90（1H,dd,J=7.9,1.2Hz）,8.17（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:497（M+）,311（100）.
元素分析：Ｃ20Ｈ23Ｎ3Ｏ4Ｓ4として
計算値：C,48.27;H,4.66;N,8.44;S,25.77.
実測値：C,48.36;H,4.66;N,8.31;S,25.76.
実施例１２１（表中の化合物番号１３２７の化合物）
２－（７－メタンスルホニルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス
（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾチアゾールの代わりに２－メルカプト－７－メタンスルホニルベン
ゾオキサゾールを用いて実施例７４と同様に反応・処理し、目的化合物を淡黄色アモルフ
ァスとして得た。
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３５，３３３７，２９６５，２９２６，１６９５，１５０６
，１４２４，１３１９，１１１７．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ：
1.16（6H,d,J=6.8Hz）,1.21（6H,d,J=6.8Hz）,2.42（3H,s）,3.26（3H,s）,3.40（1H,sep
t,J=6.8Hz）,3.90（1H,sept,J=6.8Hz）,4.15（2H,s）,6.68（1H,s）,7.49（1H,t,J=7.9Hz
）,7.83（1H,dd,J=7.9,1.0Hz）,7.90（1H,dd,J=7.9,1.0Hz）,8.11（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:525（M+）,339（100）.
実施例１２２（表中化合物番号１３４１の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（４－メチル－２－メチルチオ－５－
ピリジル）ヘキサンアミドの製造：
ナトリウムチオメトキシド（436mg,5.9mmol）のメタノール溶液（8ml）に、氷冷下で２－
クロロ－４－メチル－５－ニトロピリジン（2.0g,10.4mmol）のメタノール溶液（8ml）を
滴下し、室温に昇温して１５時間撹拌後、反応混合物に水を加え、酢酸エチルで抽出した
。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、溶媒を留去して得ら
れた粗生成物を、酢酸エチル－ヘキサンより再結晶し、４－メチル－２－メチルチオ－５
－ニトロピリジン1.02g（収率98%）を淡黄色針状晶として得た。
このニトロピリジン（497mg,2.7mmol）を酢酸（15ml）と濃塩酸（0.5ml）の混合溶媒に懸
濁し、氷冷下で亜鉛（2.12g,32.4mmol）を少量ずつ加えた。氷冷下で５分間撹拌し、室温
で３０分間撹拌後反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化
メチレンで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、
溶媒を留去して得られた粗生成物を、シリカゲルカラムクロマトグラフィー（展開溶媒；
ヘキサン：酢酸エチル=1：1）で精製して、５－アミノ－４－メチル－２－メチルチオピ
リジン352mg（収率85%）を淡黄色粉末晶として得た。
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに５－アミノ－
４－メチル－２－メチルチオピリジンを用いて実施例１８と同様に反応・処理し、目的化
合物を無色粉末晶として得た。
融点：１２５－１２７℃
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ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２８４，２９３０，１６５４，１５９８．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ：
1.61（2H,quint,J=7.4Hz）,1.83（2H,quint,J=7.4Hz）,1.92（2H,quint,J=7.4Hz）,2.19
（3H,s）,2.43（2H,t,J=7.4Hz）,2.54（3H,s）,3.33（2H,t,J=7.4Hz）,6.92（1H,br s）,
7.03（1H,s）,7.24（1H,td,J=7.7,1.7Hz）,7.28（1H,td,J=7.7,1.7Hz）,7.43（1H,dd,J=7
.7,1.7Hz）,7.57（1H,dd,J=7.7,1.7Hz）,8.57（1H,s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:401（M+）,69（100）.
実施例１２３（表中化合物番号１３７１の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－（５－メチルチオ－２－ピリジル）ヘ
キサンアミドの製造：
濃硫酸（50ml）を氷冷し、撹拌しながら３０％過酸化水素水（25ml）を滴下した。引き続
き２－アミノ－５－クロロピリジン（5.0g,38.9mmol）の濃硫酸（50ml）溶液を滴下し室
温で４８時間撹拌した。反応液を氷中に加え、析出物を濾取し、得られた残渣をエタノー
ルより再結晶し、５－クロロ－２－ニトロピリジン4.38g（収率71%）を無色粉末晶として
得た。
ナトリウムチオメトキシド（1.02g,13.9mmol）のメタノール溶液（20ml）に、水冷下で５
－クロロ－２－ニトロピリジンン（2.0g,12.6mmol）のメタノール溶液（40ml）を滴下し
、室温に昇温して１３時間撹拌後、反応混合物に水を加え、酢酸エチルで抽出した。有機
層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸マグネシウムで乾燥後、溶媒を留去して得られた
残渣を、酢酸エチル－ヘキサンより再結晶し、５－メチルチオ－２－ニトロピリジン972m
g（収率45%）を得た。
このニトロピリジン（300mg,1.8mmol）を酢酸（7ml）と濃塩酸（0.5ml）の混合溶媒に懸
濁し、氷冷下で亜鉛（692mg,10.6mmol）を少量ずつ加えた。氷冷下で５分間撹拌し、室温
で３０分間撹拌後反応混合物を濾過し、濾液を炭酸水素ナトリウム水溶液で中和し、塩化
メチレンで抽出した。有機層を水、飽和食塩水で順次洗浄し、硫酸ナトリウムで乾燥後、
溶媒を留去して得られた粗生成物を、シリカゲルカラムクロマトグラフィー（展開溶媒；
ヘキサン：酢酸エチル=1：1→クロロホルム：メタノール=20：1）で精製して、２－アミ
ノ－５－メチルチオピリジン158mg（収率64%）を淡黄色粉末晶として得た。
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに２－アミノ－
５－メチルチオピリジンを用いて実施例１８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉
末晶として得た。
融点：８３－８５℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３２４６，２９３０，１６８４，１５７６，１５２２．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ：
1.59（2H,quint,J=7.4Hz）,1.81（2H,quint,J=7.4Hz）,1.90（2H,quint,J=7.4Hz）,2.42
（2H,t,J=7.4Hz）,2.48（3H,s）,3.32（2H,t,J=7.4Hz）,7.23（1H,td,J=7.4,1.4Hz）,7.2
8（1H,td,J=7.4,1.4Hz）,7.43（1H,dd,J=7.4,1.4Hz）,7.59（1H,dd,J=7.4,1.4Hz）,7.64
（1H,dd,J=8.6,2.5Hz）,7.82（1H,br s）,8.15（1H,d,J=8.6Hz）,8.18（1H,d,J=2.5Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:387（M+,100）.
実施例１２４（表中化合物番号１４０１の化合物）
６－（ベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４，６－トリス（メチルチオ）
－５－ピリミジル］ヘキサンアミドの製造：
４，６－ジヒドロキシ－２－メチルピリミジンの代わりに４，６－ジヒドロキシ－２－メ
チルチオピリミジンを用いて実施例８８と同様に反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶
として得た。
融点：１４９－１５３℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４４８，３２４７，２９２６，１６６７，１４９６．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ３）δ：
1.46-1.62（2H,m）,1.63-1.76（2H,m）,1.77-1.91（2H,m）,2.20-2.36（2H,m）,2.46（9H
,s）,3.36（2H,t,J=7.1Hz）,7.22-7.35（2H,m）,7.51-7.62（2H,m）,9.02（1H,br s）.
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ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:480（M+,100）.
実施例１２５（表中の化合物番号１４２７の化合物）
２－（７－メトキシカルボニルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビ
ス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾオキサゾールの代わりに２－メルカプト－７－メトキシカルボニル
ベンゾオキサゾールを用いて実施例２６と同様に反応・処理し、目的化合物を無色針状晶
として得た。
融点：１６８－１６９℃
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４３３，３２５７，１７２７，１６７７，１５１３，１２９７
，１１２０．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.16（3H,t,J=7.4Hz）,1.19（3H,t,J=7.4Hz）,2.42（3H,s）,2.80（2H,q,J=7.4Hz）,3.03
（2H,q,J=7.4Hz）,4.00（3H,s）,4.12（2H,s）,6.63（1H,s）,7.38（1H,dd,J=8.1,7.8Hz
）,7.80（1H,dd,J=8.1,1.2Hz）,7.92（1H,dd,J=7.8,1.2Hz）,8.48（1H,br s）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:477（M+）,323（100）.
元素分析：Ｃ21Ｈ23Ｎ3Ｏ4Ｓ3として
計算値：C,52.81;H,4.85;N,8.80;S,20.14.
実測値：C,52.90;H,4.91;N,8.73;S,20.12.
実施例１２６（表中の化合物番号１４２８の化合物）
２－（オキサゾロ［４，５－ｂ］ピリジン－２－イルチオ）－Ｎ－［２，４－ビス（エチ
ルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造：
２－メルカプトベンゾチアゾールの代わりに２－メルカプトオキサゾロ［４，５－ｂ］ピ
リジンを用いて実施例４９と同様に反応・処理し、目的化合物を無色結晶として得た。
ＩＲ（ＫＢｒ）ｃｍ-1：３４６０，３１６７，２９７２，１６８５，１５６１．
1Ｈ－ＮＭＲ（ＣＤＣｌ3）δ：
1.14（3H,t,J=7.4Hz）,1.21（3H,t,J=7.4Hz）,2.42（3H,s）,2.82（2H,q,J=7.4Hz）,3.02
（2H,q,J=7.4Hz）,4.16（2H,s）,6.62（1H,s）,7.25（1H,dd,J=8.3,5.1Hz）,7.78（1H,dd
,J=8.3,1.2Hz）,8.40（1H,br s）,8.49（1H,dd,J=5.1,1.2Hz）.
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:420（M+,100）.
実施例１２７（表中の化合物番号１２５７の化合物）
２－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造
：
２－メルカプトベンゾチアゾールの代わりに５－クロロ－７－イソプロピル－２－メルカ
プト－４－メチルベンゾオキサゾールを用いて実施例４９と同様に反応・処理し、目的化
合物を無色粉末晶として得た。
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:481（M+）,210（100）.
実施例１２８（表中の化合物番号１２７７の化合物）
２－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミドの製造
：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
２，４－ビス（エチルチオ）－６－メチルピリジンを用いて実施例１２７と同様に反応・
処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:511（M+;37Cl）,509（M+;35Cl）,235（100）.
実施例１２９（表中の化合物番号１２９７の化合物）
２－（５－クロロ－７－イソプロピル－４－メチルベンゾオキサゾール－２－イルチオ）
－Ｎ－［２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチル－３－ピリジル］アセトアミド
の製造：
３－アミノ－２，４－ビス（メチルチオ）－６－メチルピリジンの代わりに３－アミノ－
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２，４－ビス（イソプロピルチオ）－６－メチルピリジンを用いて実施例１２７と同様に
反応・処理し、目的化合物を無色粉末晶として得た。
ＥＩＭＳ　ｍ／ｚ（relative intensity）:539（M+;37Cl）,537（M+;35Cl）,223（100）.
産業上の利用性
本発明は、新規アミド化合物及びこれを含有する医薬を提供し、より詳細には、前記一般
式（Ｉ）で表される化合物、これらの塩又はこれらの溶媒和物及びこれらの化合物からな
る医薬組成物を提供する
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