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                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)  41/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01) 333/54     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01) 409/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01) 409/14     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01) 495/04     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ Ｆ    7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)   7/10     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ ＦＣ ０ ７ Ｆ    9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)   9/6553   (2006.01)
【 Ｆ Ｉ 】
   Ｃ ０ ７ Ｄ  333/38    Ｃ Ｓ Ｐ
   Ａ ６ １ Ｋ   31/381         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/404         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/41          
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4178        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4184        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4188        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/422         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/427         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/428         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4436        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4439        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/444         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4535        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/4709        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/496         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/497         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/506         
   Ａ ６ １ Ｋ   31/5377        
   Ａ ６ １ Ｋ   31/662         
   Ａ ６ １ Ｐ    1/04          
   Ａ ６ １ Ｐ    3/10          
   Ａ ６ １ Ｐ    5/14          
   Ａ ６ １ Ｐ    5/48          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/00          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/06          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/08          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/10          
   Ａ ６ １ Ｐ    9/00          
   Ａ ６ １ Ｐ    9/10          
   Ａ ６ １ Ｐ   11/00          
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   Ａ ６ １ Ｐ   11/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   13/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   13/12          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   19/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   19/10          
   Ａ ６ １ Ｐ   21/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/28          
   Ａ ６ １ Ｐ   29/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   29/00    １ ０ １
   Ａ ６ １ Ｐ   31/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   31/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   37/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   37/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   37/08          
   Ａ ６ １ Ｐ   41/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00    １ ０ ５
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00    １ １ １
   Ｃ ０ ７ Ｄ  333/54          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  409/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  409/14          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  413/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  413/14          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  417/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  495/04    １ ０ ３
   Ｃ ０ ７ Ｆ    7/10          Ｖ
   Ｃ ０ ７ Ｆ    9/6553        
   Ｃ ０ ７ Ｍ    7:00          
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 5月 12日 (2006.5.12)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
式 Ｉ の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 水 和 物 ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 ：
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 Ｚ は 、 － Ｓ （ Ｏ ） － ま た は － Ｓ （ Ｏ ２ ） － で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ
ル チ オ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル チ
オ で あ る ；
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ
ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ
ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ゾ ［ ｃ ］ ク ロ メ ニ ル で あ り 、 そ れ ら の
い ず れ か は 、 必 要 に 応 じ て 、 置 換 さ れ て い る ；
　 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ は 、 別 個 に 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ ６ ～ １ ０ ア リ ー ル 、 Ｃ

１ ～ ４ ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ミ ノ ア ル キ ル 、 モ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ
（ Ｃ ２ ～ ６ ） ア ル キ ル 、 ジ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ ２ ～ ６ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ
シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ま
た は － Ｃ Ｏ ２ Ｒ ｗ で あ り 、 こ こ で 、
　 Ｒ ｗ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ ８ シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　

で あ る ；
　 こ こ で 、 Ｒ ｄ お よ び Ｒ ｅ は 、 別 個 に 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル ま
た は フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｒ ｆ は 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｒ ｇ は 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、 そ し て
　 Ｒ ｈ は 、 Ｃ ６ ～ １ ０ ア ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ま た は Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ は 、 水 素 、 ク ロ ロ 、 フ ル オ ロ ま た は ア ミ ノ で あ る 、
　 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ １ が 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル チ オ ま た は Ｃ ２ ～ ４ ア ル ケ ニ ル チ オ で あ る 、 請 求 項 １ に
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
Ａ ｒ が 、 ナ フ チ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、 そ れ ら の い ず れ か が 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １

～ ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア ミ
ノ ま た は フ ェ ニ ル ア ミ ノ の １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 ４ 】
Ａ ｒ が 、 ２ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ナ フ ト － ２ － イ ル 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － メ ト キ
シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ － ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３
－ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ４ － エ チ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、
４ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － イ ソ プ ロ ピ ル フ ェ ニ ル 、 ３ ，
５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － メ チ ル － ５ － ｔ － ブ チ ル フ ェ ニ ル
、 ４ － ｔ － ブ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ブ ロ モ － ５ － ｔ － ブ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ブ ロ モ － ５ －
ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ブ ロ モ － ５ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ブ ロ モ － ５ － ビ ニ ル オ キ
シ フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル 、 ５ － ブ ロ モ － ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル ま た は ２ － ア ミ
ノ フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
Ａ ｒ が 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル が 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２

～ ６ ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、
ヒ ド ロ キ シ テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ） － テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｎ － （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ヒ ド ロ
キ シ － ピ リ ジ ニ ル － （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル お よ び （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ） カ ル ボ ニ ル （ Ｃ

２ ～ ６ ） ア ル ケ ニ ル の １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
Ａ ｒ が 、 ４ － ア ミ ノ － ３ － ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ３ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン －
４ － イ ル ） － フ ェ ニ ル 、 ３ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － フ
ェ ニ ル 、 ３ － （ ４ － メ ト キ シ テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － ４ － イ ル ） － フ ェ ニ ル 、 ３ － （ ヒ ド ロ
キ シ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル － メ チ ル ） － フ ェ ニ ル 、 ３ － （ １ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － プ ロ
ペ ン － ２ － イ ル ） － フ ェ ニ ル 、 ３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ま た は ３ － ヨ ー ド フ ェ
ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
Ａ ｒ が 、 ピ リ ジ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル
、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 イ ン ド リ ル ま た は ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル で あ り 、
そ れ ら の い ず れ か が 、 必 要 に 応 じ て 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ ～ ６

ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア ミ ノ ま た は ト リ ル の １ 個 ま た
は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
Ａ ｒ が 、 ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ピ リ ド － ３ － イ ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ － メ チ ル イ
ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ２ － メ チ ル フ ラ ン － ２ － イ ル 、 チ エ ン － ２ － イ ル 、 チ ア ゾ ー ル －
２ － イ ル 、 ４ － フ ェ ニ ル チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ５ － エ ト キ シ ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル － ２ － イ
ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ７ － ブ ロ モ － １ － メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ４ － ブ ロ モ － １ － メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ４ － ブ ロ モ － ２ － メ チ ル － １
Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ４ － ブ ロ モ － １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ６ － ブ ロ モ － ベ ン ズ
イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ロ ー ル － ２ － イ ル ま た は ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
Ａ ｒ が 、 ベ ン ゾ ［ ｃ ］ ク ロ メ ニ ル で あ り 、 該 ベ ン ゾ ［ ｃ ］ ク ロ メ ニ ル が 、 必 要 に 応 じ て 、
Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ
ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ ま た は ア ミ ノ の １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
Ａ ｒ が 、 式 Ｉ Ａ を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ：
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 Ｒ ｘ は 、 ハ ロ ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル は 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～

４ ア ル キ ル ） オ キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル の １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で 、
該 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 部 分 の １ 個 は 、 必 要 に 応 じ て 、 カ ル ボ キ シ で 置 換 さ れ て い る ；
　 Ｒ ｙ は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 ハ ロ 、 フ ェ ノ キ シ ま た は Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ア ミ ノ で あ り 、 こ こ
で 、 該 ア ル キ ル 部 分 は 、 必 要 に 応 じ て 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ハ ロ ア ル キ ル ） － ピ リ ジ ル 、 ス ル ホ ン ア ミ ド フ ェ
ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） － チ エ ニ ル ま た は ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ニ ル の １ 個 で
置 換 さ れ て い る ； そ し て
　 Ｒ ｚ は 、 水 素 、 ハ ロ ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る 、
　 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
Ｒ ｘ が 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － カ ル ボ キ シ メ ト キ シ メ チ ル － ６ － メ チ ル フ ェ ニ ル ま た
は ブ ロ モ で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
Ｒ ｙ が 、 水 素 、 ク ロ ロ 、 ア ミ ノ 、 フ ェ ノ キ シ 、 ベ ン ジ ル ア ミ ノ 、 イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 ピ
リ ド － ３ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ 、 ピ リ ド － ４ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ 、 ピ リ ド － ２ － イ ル メ チ ル
ア ミ ノ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ 、 ３ － （ イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル ）
－ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 ２ － メ チ ル － ２ － （ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 ６ －
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ 、 ２ － （ ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ －
イ ル ） － エ チ ル ア ミ ノ 、 ４ － ス ル フ ァ モ イ ル ベ ン ジ ル ア ミ ノ 、 ２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － ヒ
ド ロ キ シ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 ３ － メ チ ル チ エ ン － ２ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ ま た は ４ － ア ミ ノ ピ
リ ミ ジ ン － ５ － イ ル メ チ ル ア ミ ノ で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
Ｒ ｚ が 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
Ａ ｒ が 、 式 Ｉ Ｂ を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ は 、 別 個 に 、 水 素 、 ハ ロ ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ １ ５ は 、 水 素 、 ハ ロ ま た は ト リ ル で あ る ；
　 Ｒ １ ７ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ １ ６ お よ び Ｒ １ ８ の 一 方 は 、 電 子 対 で あ り 、 そ し て 他 方 は 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル
、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 １ － フ ェ ニ ル エ チ
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ル 、 ピ リ ジ ル メ チ ル ま た は イ ソ キ サ ゾ リ ル メ チ ル で あ り 、 該 イ ソ キ サ ゾ リ ル メ チ ル は 、 必
要 に 応 じ て 、 １ 個 ま た は ２ 個 の メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で 、 該 ベ ン ジ ル は 、 非 置
換 で あ る か 、 ま た は ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ま た は （ ２ － カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ
ル ア セ チ ル ア ミ ノ の １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、
　 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 別 個 に 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
Ｒ １ ５ が 、 水 素 、 ブ ロ モ 、 ク ロ ロ ま た は ｏ － ト リ ル で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
Ｒ １ ７ が 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
Ｒ １ ６ お よ び Ｒ １ ８ の 一 方 が 、 電 子 対 で あ り 、 そ し て 他 方 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 シ ク ロ プ ロ
ピ ル メ チ ル 、 ア リ ル 、 ３ － メ チ ル ブ ト － ２ － エ ニ ル 、 ピ リ ド － ２ － イ ル メ チ ル 、 ３ ， ５ －
ジ メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 １ － フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ベ ン ジ ル 、
２ ， ６ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル 、 ２ ， ５ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル 、 ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル
、 ２ － フ ル オ ロ － ５ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル 、 ２ － フ ル オ ロ － ４ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル 、 ２ － フ ル オ
ロ － ５ － ア ミ ノ ベ ン ジ ル ま た は ５ － ［ （ ２ － カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル
ア ミ ノ ］ － ２ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
一 般 式 Ｉ Ｉ を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 水 和 物 ま た は
薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ７ お よ び Ｚ は 、 別 個 に 、 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る
；
　 Ｒ ５ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ
ソ キ サ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル
で あ り 、 そ れ ら の い ず れ か は 、 必 要 に 応 じ て 、 置 換 さ れ て い る ； そ し て
　 Ｒ ６ は 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 Ｃ ２ ～ ４ ア ル ケ
ニ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 、 ハ ロ 、 ア ミ ノ ま た は ニ ト ロ で あ る 、
　 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
Ｒ ５ が 、 ナ フ チ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は 置 換 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 置 換 フ ェ ニ ル が 、 Ｃ １ ～ ４ ア
ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ

２ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ Ｃ １ ～ ４

） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ）
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カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ４ ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ
ン ジ オ キ ソ （ － Ｏ － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － ） 、 エ チ レ ン ジ オ キ ソ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル チ オ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
、 モ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ジ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル お よ び ハ ロ ゲ ン 化 Ｃ １ ～ ４ ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 別 個 に 選 択 さ れ る １ 個 ～
５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
Ｒ ５ が 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ビ ニ ル フ ェ ニ ル 、
２ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） フ ェ ニ ル 、 ２ － ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ホ ル ミ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － ク ロ ロ メ チ
ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ア ミ ノ 、 ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － メ チ ル フ ェ
ニ ル 、 ３ － ホ ル ミ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ア ミ ノ フ ェ ニ ル 、 ３
－ イ ソ プ ロ ピ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － エ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ３
－ メ チ ル カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － カ ル ボ キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ －
ニ ト ロ フ ェ ニ ル 、 ３ － ジ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル 、 ３ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － ビ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － ト リ フ
ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ４ －
ヒ ド ロ キ シ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － シ ア ノ フ ェ ニ ル 、 ４
－ エ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ジ メ チ ル ア ミ ノ フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ
ル 、 ４ － ク ロ ロ メ チ ル 、 ４ － メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） フ ェ ニ ル 、 ４ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ４
－ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ ， ３ －
ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ
キ シ － ４ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ
シ － ５ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － メ チ ル － ３ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － メ チ レ ン ジ オ キ
ソ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ ， ４ － ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － エ ト キ シ －
６ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － イ ソ プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ
ロ － ４ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － ホ ル ミ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － カ ル ボ キ シ － ６ － メ チ ル フ ェ ニ
ル 、 ３ － ホ ル ミ ル － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ホ
ル ミ ル － ６ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ － ホ ル ミ ル － ６ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ － ホ ル ミ ル －
６ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － ア ミ ノ － ６ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル
、 ３ － ［ （ ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ － １ － ヒ ド ロ キ シ ） エ チ ル ］ フ ェ ニ ル 、 ４ － ニ ト ロ
フ ェ ニ ル 、 ２ － フ ル オ ロ － ４ － フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ２ ， ４ － ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ヒ
ド ロ キ シ － ３ － ホ ル ミ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ト リ ル － ５ － モ ル ホ リ ン フ ェ ニ ル 、 ４ － メ ト キ シ
フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ェ ニ ル － ア セ ト ア ミ ド 、 ４ － ベ
ン ズ ア ミ ド 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル 、 ２ － メ チ ル － ６ － ヒ ド ロ
キ シ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － メ チ ル － ５ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ － ３
－ フ ェ ニ ル フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル ま た は ４ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ２
０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
Ｒ ５ が 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １

～ ４ ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル
キ ル ） カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ Ｃ １ ～ ４ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ
キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ハ ロ 、 Ｃ

１ ～ ４ ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ ソ （ － Ｏ － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － ）
、 エ チ レ ン ジ オ キ ソ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ

１ ～ ４ ア ル キ ル チ オ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 モ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 、 ジ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 化 Ｃ １ ～ ４ ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １
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～ ４ ） ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル チ オ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル 、 ホ ス ホ ノ （ Ｃ ２ ～ ４ ）
ア ル ケ ニ ル 、 ホ ス ホ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ） ハ ロ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ホ ス ホ ノ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ
キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 モ ル ホ リ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル
ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ ル ミ ル ア ミ ノ 、 モ ル ホ リ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 必 要
に 応 じ て 置 換 し た ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 必 要 に 応 じ て 置 換 し た ウ レ イ ド お よ び 必 要
に 応 じ て 置 換 し た グ ア ニ ジ ノ か ら な る 群 か ら 別 個 に 選 択 さ れ る １ 個 ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ
て お り 、 こ こ で 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル チ オ の 該 ア ル キ ル 部 分 が 、 必 要 に 応 じ て 、 １ 個 ま た は
２ 個 の カ ル ボ キ シ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で 、 該 ピ ペ ラ ジ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ま
た は ピ ペ ラ ジ ニ ル の い ず れ か が 、 必 要 に 応 じ て 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で Ｎ － 置 換 さ れ て お
り 、 こ こ で 、 該 必 要 に 応 じ て 置 換 し た ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ が 、 式 － Ｎ （ Ｈ ） － Ｃ （
Ｏ ） － Ｃ （ Ｈ ） （ Ｗ １ ） － Ｙ １ ａ － Ｘ １ － Ｙ １ ｂ － Ｚ １ を 有 す る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化
合 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
　 Ｗ １ は 、 水 素 ま た は ア ミ ノ で あ る ；
　 Ｙ １ ａ は 、 直 接 共 有 結 合 、 ま た は Ｃ １ ～ １ ０ 直 鎖 ま た は 分 枝 ア ル カ ン の α ， ω － ジ ラ ジ
カ ル で あ る ；
　 Ｘ １ は 、 Ｏ ま た は Ｓ で あ る か 、 ま た は 直 接 共 有 結 合 で あ る ；
　 ｙ １ ｂ は 、 Ｃ １ ～ １ ０ 直 鎖 ま た は 分 枝 ア ル カ ン の α ， ω － ジ ラ ジ カ ル で あ り 、 必 要 に 応
じ て 、 カ ル ボ キ シ 基 ま た は ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ； そ し て
　 Ｚ １ は 、 カ ル バ モ イ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ ６ ア ル コ
キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ ６ ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 ス ル ホ 、 ホ ス ホ ノ 、 フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ
ス ル ホ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～

６ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ ま た は ２ － オ キ ソ － ヘ キ サ ヒ ド ロ － チ エ ノ ［ ３ ， ４ － ｄ ］ イ ミ ダ ゾ ー ル － ６ － イ ル －
（ Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ） カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ で あ る ； ま た は
　 Ｗ １ は 、 水 素 で あ り 、 そ し て Ｙ １ ａ － Ｘ １ － Ｙ １ ｂ － Ｚ １ は 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ミ ノ ま た
は ト リ － （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ア ン モ ニ オ で あ る ；
　 但 し 、 も し 、 Ｙ １ ａ が 直 接 共 有 結 合 で あ り 、 そ し て Ｘ が 、 Ｏ ま た は Ｓ で あ る な ら 、 Ｗ １

は 、 水 素 で あ る ；
　 こ こ で 、 該 必 要 に 応 じ て 置 換 し た ウ レ イ ド は 、 式 － Ｎ （ Ｌ １ ） － Ｃ （ Ｏ ） － Ｎ （ Ｌ ２ ）
－ Ｙ ２ ａ － Ｘ ２ － Ｙ ２ ｂ － Ｚ ２ を 有 し 、 こ こ で ：
　 Ｌ １ お よ び Ｌ ２ は 、 両 方 と も 水 素 で あ る か 、 ま た は Ｌ １ お よ び Ｌ ２ は 、 一 緒 に な っ て 、
エ チ レ ン ま た は ト リ メ チ レ ン を 表 わ す ；
　 Ｙ ２ ａ は 、 直 接 共 有 結 合 、 ま た は Ｃ １ ～ １ ０ 直 鎖 ま た は 分 枝 ア ル カ ン の α ， ω － ジ ラ ジ
カ ル で あ る ；
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ ま た は Ｓ で あ る か 、 ま た は 直 接 共 有 結 合 で あ る ；
　 Ｙ ２ ｂ は 、 Ｃ １ ～ １ ０ 直 鎖 ま た は 分 枝 ア ル カ ン の α ， ω － ジ ラ ジ カ ル で あ り 、 必 要 に 応
じ て 、 カ ル ボ キ シ 基 で 置 換 さ れ て い る ； そ し て
　 Ｚ ２ は 、 カ ル ボ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 カ ル ボ キ シ フ
ェ ノ キ シ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ハ ロ フ ェ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ’ － （ カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル ） ウ レ イ ド 、 テ ト ラ ゾ
リ ル 、 ホ ス ホ ノ ま た は フ ェ ニ ル ア ミ ノ で あ る ； ま た は 、
　 Ｙ ２ ａ － Ｘ ２ － Ｙ ２ ｂ － Ｚ ２ は 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ま た は － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２

－ Ｏ － ） ｍ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｃ （ Ｏ ） Ｏ Ｒ を 表 わ し 、 こ こ で 、 ｍ は 、 ２ ～ ６ の 整 数 で あ り
、 ｎ は 、 ２ ～ ４ の 整 数 で あ り 、 そ し て Ｒ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 こ こ で 、 該 必 要 に 応 じ て 置 換 し た グ ア ニ ジ ノ は 、 式 － Ｎ （ Ｌ ３ ） － Ｃ （ ＝ Ｎ Ｌ ４ ） － Ｎ
（ Ｌ ５ ） － Ｚ ３ を 有 し 、 こ こ で ：
　 Ｌ ３ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る ；
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　 Ｌ ４ お よ び Ｌ ５ は 、 両 方 と も 水 素 で あ る か 、 ま た は Ｌ ４ お よ び Ｌ ５ は 、 一 緒 に な っ て 、
エ チ レ ン を 表 わ す ； そ し て
　 Ｚ ３ は 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル （ Ｃ １ ～ ６ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １

～ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） カ ル ボ ニ ル ま た は Ｃ １ ～ ４

ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル （ Ｃ １ ～ ６ ） ア ル キ ル で あ る 、
　 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
Ｒ ５ が 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル が 、 ２ ’ － 位 置 で 、 メ チ ル で 置 換 さ れ て お り 、 そ し
て ４ ’ － 位 置 で 、 必 要 に 応 じ て 置 換 し た グ ア ニ ジ ノ で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
Ｒ ５ が 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル が 、 ２ ’ － 位 置 で 、 メ チ ル で 置 換 さ れ て お り 、 ４ ’
－ 位 置 で 、 必 要 に 応 じ て 置 換 し た グ ア ニ ジ ノ で 置 換 さ れ て お り 、 そ し て ６ ’ － 位 置 で 、 必
要 に 応 じ て 置 換 し た ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ま た は 必 要 に 応 じ て 置 換 し た ウ レ イ ド で 置
換 さ れ て い る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
Ｒ ５ が 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 該 フ ェ ニ ル が 、 ２ ’ － 位 置 で 、 メ チ ル で 置 換 さ れ て お り 、 そ し
て ６ ’ － 位 置 で 、 必 要 に 応 じ て 置 換 し た ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ま た は 必 要 に 応 じ て 置
換 し た ウ レ イ ド で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 水 素 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
Ｒ ６ が 、 水 素 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
Ｒ ７ が 、 水 素 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
Ｚ が 、 － Ｓ Ｏ ２ － で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
Ｒ ５ が 、 式 Ｉ Ｉ Ａ を 有 す る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 Ｒ ８ は 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ る ；
　 Ｒ ９ は 、 水 素 、 ホ ル ミ ル ア ミ ノ ま た は カ ル バ モ イ ル で あ る ；
　 Ｒ １ ０ は 、 メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ メ ト キ シ 、 ホ ス ホ ノ メ チ ル ア ミ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ホ ス ホ ノ メ ト キ シ 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ
、 ク ロ ロ 、 フ ル オ ロ 、 ２ － （ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － エ チ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル
バ モ イ ル 、 （ １ ， ２ － ジ カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ
メ ト キ シ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ４ － ア ミ ノ － ４ － カ ル ボ キ シ ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 ６ － ［ ５ － （ ２
－ オ キ ソ － ヘ キ サ ヒ ド ロ － チ エ ノ ［ ３ ， ４ － ｄ ］ イ ミ ダ ゾ ー ル － ６ － イ ル ） － ペ ン タ ノ イ
ル ア ミ ノ ］ － ヘ キ サ ノ イ ル ア ミ ノ 、 ブ ロ モ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ２ － ア ミ ノ － ４ － カ ル ボ キ シ
ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 ト リ エ チ ル ア ン モ ニ オ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ２ － ア ミ ノ － ４ － メ タ ン ス ル ホ
ニ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 カ ル バ モ イ ル メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル
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２ ２

２ ２

２ ２

２ ２



ア ミ ノ 、 ３ － ホ ス ホ ノ プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ 、 ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － カ ル ボ キ シ ペ ン チ ル
） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ３ － メ
タ ン ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ウ レ イ ド 、 グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） －
グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ２ － フ ェ ニ ル エ チ ル ） － グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ３ － メ チ ル ブ チ ル ）
－ グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － ア セ チ ル グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ブ チ ル ） － グ
ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ ル ） グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ６ － メ タ ン ス
ル ホ ニ ル ヘ キ シ ル ） － グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － （ ５ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ペ ン チ ル ） － グ ア ニ ジ
ノ 、 Ｎ ’ － メ ト キ シ グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ － メ チ ル グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ ’ － ヘ キ シ ル グ ア ニ ジ ノ 、 Ｎ
’ － （ ５ － カ ル ボ キ シ ペ ン チ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ま た は ４ ， ５ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ
ー ル － ２ － イ ル ア ミ ノ で あ る ；
　 Ｒ １ １ は 、 水 素 、 ３ － （ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ま た は カ
ル ボ キ シ メ ト キ シ メ チ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ １ ２ は 、 カ ル ボ キ シ メ ト キ シ メ チ ル 、 ２ － カ ル ボ キ シ エ ト キ シ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ
ノ 、 メ チ ル 、 （ １ ， ２ － ジ カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル メ チ ル 、 ２ － ホ ス ホ ノ ビ ニ
ル 、 モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル メ チ ル 、 ４ － メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル 、 モ ル ホ リ ン
－ ４ － イ ル 、 ホ ル ミ ル ア ミ ノ 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ 、 ３ －
（ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ク ロ ロ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 カ ル
バ モ イ ル メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 （ ２ － カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル
ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 （ １ ， ２ － ジ カ ル ボ キ シ エ チ ル
） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ
キ シ メ ト キ シ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ブ ロ モ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ４ － カ ル ボ キ シ ブ チ リ ル ア ミ ノ 、
カ ル バ モ イ ル メ ト キ シ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 （ ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ２ － カ ル ボ キ シ － １ ， １
－ ジ メ チ ル エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 （ ２ － ス ル ホ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ
ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 （ ２ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、
（ ２ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ２ － カ ル ボ キ シ エ チ ル ） － ス ル フ ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 メ タ ン
ス ル ホ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ６ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ヘ キ サ ノ イ ル ア ミ ノ 、 ３ － メ タ ン ス ル
ホ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ 、 ２ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ 、 ベ ン ジ ル ス ル フ
ァ ニ ル ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ４ － ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 １ １ － ア ミ ノ ウ ン デ カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 ４ － ト リ フ ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ブ チ リ ル ア ミ ノ 、 ５ － カ ル ボ キ シ
バ レ リ ル ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ ア セ チ ル ア ミ ノ 、 ３ － カ ル ボ キ シ プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ 、 １ １
－ カ ル ボ キ シ ウ ン デ カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 ５ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル バ レ リ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ’ － エ
ト キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － カ ル ボ キ シ メ チ ル ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ［ ５ － （ ４
－ カ ル ボ キ シ フ ェ ノ キ シ ） － ペ ン チ ル ］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル エ チ
ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － カ ル ボ キ シ ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － ［ ２ － ｛
２ － （ ２ － カ ル ボ キ シ エ ト キ シ ） － エ ト キ シ ｝ － エ ト キ シ ］ － エ ト キ シ エ チ ル ） － ウ レ イ
ド 、 Ｎ ’ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ブ チ ル ） － ウ レ イ
ド 、 Ｎ ’ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ベ ン ジ ル ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ １
－ カ ル ボ キ シ － ２ － フ ェ ニ ル エ チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － ５ － カ ル ボ キ シ ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － フ ェ ニ ル エ チ ル ） － ウ レ
イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － ア ミ ノ － ５ － カ ル ボ キ シ ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ － ［ ２ － （ ４ － ブ
ロ モ フ ェ ニ ル ） － エ チ ル ］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ［ ２ － （ イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － エ チ ル
］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ３ ， ３ － ジ フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － フ ェ ニ
ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ エ チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ エ チ ル ）
－ ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ［ ２ － （ Ｎ ’ － カ ル ボ キ シ メ チ ル ウ レ イ ド ） － エ チ ル ］ － ウ レ イ ド 、
Ｎ ’ － ［ ２ － （ ２ Ｈ － テ ト ラ ゾ ー ル － ５ － イ ル ） － エ チ ル ］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ［ ４ － （
２ Ｈ － テ ト ラ ゾ ー ル － ５ － イ ル ） － ブ チ ル ］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － ［ ５ － （ ２ Ｈ － テ ト ラ ゾ
ー ル － ５ － イ ル ） － ペ ン チ ル ］ － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ５ － ホ ス ホ ノ ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド
、 Ｎ ’ － （ ５ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ペ ン チ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ
ル プ ロ ピ ル ） － ウ レ イ ド 、 Ｎ ’ － （ ２ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ エ チ ル ） － ウ レ イ ド ま た は ２ － オ
キ ソ － イ ミ ダ ゾ リ ジ ン － １ － イ ル で あ る 、
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　 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
Ｒ ５ が 、 チ エ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル
、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル ま た は ピ ラ ジ ニ ル で あ り 、 必 要 に 応 じ て
、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ ４ ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ４ ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、 ホ ル ミ ル 、 （ Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ） カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル フ ェ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ４ ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ
シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ） ウ
レ イ ド 、 ス ル ホ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル 、 ト リ メ チ ル シ ラ ニ ル （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ

１ ～ ４ ） ア ル キ ル お よ び Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ ４ ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ る １ 個 ま た は ２ 個 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
Ｒ ５ が 、 チ エ ン － ３ － イ ル 、 キ ノ リ ン － ７ － イ ル 、 ３ ， ５ － ジ メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル － ４
－ イ ル 、 ５ － ク ロ ロ チ エ ン － ２ － イ ル 、 ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル 、 キ ノ
リ ン － ３ － イ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ン － ２ － イ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン － ２ － イ ル 、 フ ラ ン － ２ － イ ル
、 フ ラ ン － ３ － イ ル 、 ４ － メ チ ル ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － メ チ ル － ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ６
－ メ チ ル ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ６ － イ ル 、 １ － メ チ ル －
４ － （ ２ ’ － メ チ ル フ ェ ニ ル ） ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ６ － イ ル 、 ２ － メ チ ル － ４ － （ ２ ’
－ メ チ ル フ ェ ニ ル ） ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ６ － イ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ン － ２ － イ ル 、 ２ － メ
チ ル イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ６ － エ ト キ シ － ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、
６ － ク ロ ロ － ピ リ ド － ３ － イ ル ま た は ３ － ク ロ ロ － ピ リ ド － ２ － イ ル で あ る 、 請 求 項 ３ １
に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
Ｒ ５ が 、 ３ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ５ － ア ミ ノ － ３ － メ チ ル ピ リ ド － ２
－ イ ル 、 ４ － メ チ ル ピ リ ミ ジ ン － ５ － イ ル 、 ３ － メ チ ル ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ２ － ク ロ ロ ピ
リ ド － ３ － イ ル 、 ６ － ホ ル ミ ル ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ３ － メ チ ル － ５ － ［ Ｎ ’ － （ ３ － メ タ
ン ス ル ホ ニ ル プ ロ プ － １ － イ ル ） ］ － ウ レ イ ド ピ リ ド － ２ － イ ル 、 ３ － メ チ ル － ピ リ ド －
４ － イ ル 、 ３ － ア ミ ノ － ５ － メ チ ル － ピ リ ド － ４ － イ ル 、 ３ － ク ロ ロ － ５ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル ピ リ ド － ２ － イ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ － メ チ ル － １ Ｈ － ベ
ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ３ － メ チ ル － ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル 、 １ Ｈ － イ ミ
ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ － エ チ ル － １ Ｈ －
ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ２ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル 、 １
－ （ ３ － ス ル ホ プ ロ プ － １ － イ ル ） － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 ３ － メ チ ル
ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル 、 ５ － メ チ ル － １ － （ ２ － ト リ メ チ ル シ ラ ニ ル － エ ト キ シ メ チ ル ） －
１ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル 、 ５ － メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ
ル 、 １ － メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ２ － メ ト キ シ メ チ ル － ６ － メ チ
ル － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ２ ， ６ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー
ル － ５ － イ ル ま た は １ ， ６ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル で あ る 、 請
求 項 ３ １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
Ｒ ５ が 、 － Ｎ Ｒ ａ Ｒ ｂ で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ が 、 別 個 に 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で
あ る か 、 ま た は Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ が 、 そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 環 を 形 成
し 、 該 環 が 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ
ジ ニ ル お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、 該 環 が 、 必 要 に 応 じ て 、 １
個 ま た は ２ 個 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
Ｒ ５ が 、 ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ま た は ４ － メ チ ル ピ ペ ジ ン － １ － イ ル で あ る 、 請 求 項 ３
４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
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Ｒ ６ が 、 水 素 、 メ チ ル 、 ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ビ ニ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ
ま た は ベ ン ジ ル オ キ シ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
Ｒ １ が 、 ブ ロ モ 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ ま た は プ ロ プ － ２ － － １ － イ ル チ オ で あ る
、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
Ｒ １ が 、 ブ ロ モ ま た は メ チ ル チ オ で あ る 、 請 求 項 ３ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
Ｒ １ が 、 メ チ ル チ オ で あ る 、 請 求 項 ３ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
Ｚ が 、 Ｓ Ｏ ２ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
Ｚ が 、 Ｓ Ｏ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 別 個 に 、 水 素 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ま た は ヒ ド ロ キ シ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 全 て 、 水 素 で あ る 、 請 求 項 ４ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 別 個 に 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｎ － ブ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 メ ト キ シ ま た は エ ト キ シ で あ る 、 請 求 項 ４ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｒ ｗ で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ ｗ が 、 各 場 合 に お い て 、 好 ま
し く は 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ ４ ～ ７ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ る 、 請 求 項 １ に
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ が 、 別 個 に 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｎ － ブ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ま た は －
Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ で あ る 、 請 求 項 ４ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
Ｒ ７ が 、 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
以 下 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 ； お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 ま た は プ ロ
ド ラ ッ グ ：
　 ４ － ［ ４ ’ － （ Ｎ ’ － ヘ キ シ ル － グ ア ニ ジ ノ ） － ２ ’ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル
ホ ニ ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア
セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ブ チ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ２ ’ － メ チ
ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ
キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － プ ロ ピ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ２ ’ － メ
チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル
ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ６ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ヘ キ シ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ２ ’ － メ
チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル
ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ５ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ペ ン チ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ２ ’ － メ
チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル
ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ［ ４ ’ － （ Ｎ '－ ア セ チ ル － グ ア ニ ジ ノ ） － ２ ’ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル
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ホ ニ ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア
セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ４ ’ － グ ア ニ ジ ノ － ２ ’ － ［ ３ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ブ チ ル ） － ウ レ イ ド
］ － ６ ’ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ
ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ［ ４ ’ － （ ４ ， ５ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ２ ’ － メ
チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル
ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － （ ４ ’ － グ ア ニ ジ ノ － ２ ’ － メ チ ル － ６ ’ － ニ ト ロ － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル
） － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア
セ テ ー ト ；
　 ４ － （ ６ ’ － ア ミ ノ － ４ ’ － グ ア ニ ジ ノ － ２ ’ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル
） － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア
セ テ ー ト ；
　 ３ － ｛ ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３
－ ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル カ ル バ モ イ ル ］ －
メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル ｝ － プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ３ － ｛ ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３
－ ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル カ ル バ モ イ ル ］ －
メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル ｝ － プ ロ ピ オ ン 酸 ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ６ － ｛ ３ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン
－ ３ － ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル ］ － ウ レ イ ド ｝ － ヘ キ サ ン
酸 ；
　 Ｎ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３ －
ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル ］ － ４ － メ タ ン ス ル
ホ ニ ル － ブ チ ル ア ミ ド ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ５ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３ －
ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル カ ル バ モ イ ル ］ － ペ
ン タ ン 酸 ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ［ ２ ’ － メ チ ル － ４ ’ － （ Ｎ － メ チ ル － グ ア ニ ジ ノ ） － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ
ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ ル オ ロ
ア セ テ ー ト ；
　 ６ － ｛ Ｎ ’ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ
ン － ３ － ス ル ホ ニ ル ） － ２ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ４ － イ ル ］ － グ ア ニ ジ ノ ｝ － ヘ キ サ ン
酸 ；
　 ４ － ｛ ２ ’ － メ チ ル － ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ３ － フ ェ ニ ル － プ ロ ピ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ビ
フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ
ジ ン ビ ス ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ［ ２ ’ － メ チ ル － ４ ’ － （ Ｎ ’ － フ ェ ネ チ ル － グ ア ニ ジ ノ ） － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス
ル ホ ニ ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス ト リ フ ル
オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ｛ ２ ’ － メ チ ル － ４ ’ － ［ Ｎ ’ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － グ ア ニ ジ ノ ］ － ビ フ ェ
ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ｝ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン
ビ ス ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － （ ５ － ｛ ３ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ
フ ェ ン － ３ － ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル ］ － ウ
レ イ ド ｝ － ペ ン チ ル オ キ シ ） － 安 息 香 酸 ビ ス ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 １ １ － ［ ３ ’ － （ ５ － カ ル バ ム イ ミ ド イ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３
－ ス ル ホ ニ ル ） － ４ － グ ア ニ ジ ノ － ６ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ２ － イ ル カ ル バ モ イ ル ］ －
ウ ン デ カ ン 酸 ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
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　 ４ － （ ４ ’ － グ ア ニ ジ ノ － ２ ’ － メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス ル ホ ニ ル ） － ５ － メ チ ル
ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ；
　 ４ － ［ ２ ’ － メ チ ル － ４ ’ － （ Ｎ '－ メ ト キ シ １ － グ ア ニ ジ ノ ） － ビ フ ェ ニ ル － ３ － ス
ル ホ ニ ル ］ － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ビ ス － ト リ フ
ル オ ロ ア セ テ ー ト 。
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