
(57)【要約】

本発明は、有益な薬理学的特性、特に酵素ジペプチジル

ペプチダーゼ-IV（DPP-IV）の活性に対する阻害効果を

有する、下記一般式(Ｉ)の置換イミダゾ-ピリジノン及

びイミダゾ-ピリダジノン、その互変異性体、エナンチ

オマー、ジアステレオマー、その混合物及びその塩に関

する。

【化１】

　

　

　

　

　

　

　

　

（式中、Ｙ及びＲ1～Ｒ4は、請求項１の定義どおりであ

る。）
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 下 記 一 般 式 の 化 合 物 、 そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合
物 、 そ の プ ロ ド ラ ッ グ 及 び そ の 塩 。
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 基 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 し 、 こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ニ ル 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ
ゾ リ ニ ル 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 、 1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [e]
[1,3]オ キ サ ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ
ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て
い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ）
、
　 4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]
チ ア ジ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き
換 わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て
も よ く 、 該 イ オ ウ 原 子 が ス ル フ ィ ニ ル 又 は ス ル ホ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2]チ
ア ジ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換
わ っ て い て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア
ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、
該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 該
ヘ テ ロ 環 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]オ
キ サ ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い
て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア
ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換
わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も
よ く 、 該 イ オ ウ 原 子 が ス ル フ ィ ニ ル 又 は ス ル ホ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 （ 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １
～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 基 （ 各 場 合
、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、
該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 の メ チ レ ン 基 が 酸 素 若 し く は イ オ ウ 原 子 、 カ ル ボ ニ ル 、 ス ル フ ィ ニ ル 若
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 又 は Ｒ x で 置 換 さ れ て い る イ ミ ノ 基 （ こ こ で 、 Ｒ x は 、 水 素 原 子 又 は
Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 6 -
シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 2

- 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2
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- 4 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ
キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア リ ー ル -カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル 若 し く は ア リ ー ル -ス ル ホ ニ ル 基 を 表 す ） で 置 き 換 わ っ
て い て も よ い ） 、
　 フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 基 （ 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ い ） 、 及 び
　 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン
ト リ ジ ニ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ チ ル 若 し く は 8,9,10,11-テ ト
ラ ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ チ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の
メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 １ 又 は ２ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ
ぞ れ 酸 素 原 子 又 は カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 同 時 に 、 ２ 個 の メ チ レ ン 基 が
そ れ ぞ れ 酸 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る 場 合 、 そ れ ら 酸 素 原 子 は 相 互 に 少 な く と も ２ 個 の メ
チ レ ン 単 位 で 隔 て ら れ て い な け れ ば な ら な い ） 、
　 フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 １ ～ ４ 位 及 び ５ ～ ８ 位 の メ チ ン 基 の １ ～ ３ 個 が そ れ ぞ れ
窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 若 し く は 1,2,3,4,5,6,7,8-オ ク タ ヒ ド ロ -フ ェ
ナ ン ト レ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 １ ～ ４ 位 及 び ５ ～ ８ 位 の メ チ レ ン 基 の １ 又 は ２ 個 が そ れ ぞ れ 酸
素 原 子 又 は カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 同 時 に 、 ２ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ
れ 酸 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る 場 合 、 そ れ ら 酸 素 原 子 は 相 互 に 少 な く と も ２ 個 の メ チ レ ン
単 位 で 隔 て ら れ て い な け れ ば な ら な い ） 、
　 5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ オ キ サ ゼ ピ
ニ ル 、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,c]シ ク
ロ ヘ プ テ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]チ ア ゾ リ ル
、 ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ニ ル 若 し
く は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ナ フ チ ル 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ
ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 1H-ペ リ ミ ジ
ニ ル 基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の メ チ レ ン 基 及 び メ チ ン 基 は 、 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 さ ら に Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 上 記 基 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は 、 前 記 定
義 ど お り の 基 Ｒ x で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
　 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル オ キ シ 基 、
ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-
イ ル 基 、
　 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は
4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ビ ス -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル )-ア ミ ノ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ
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リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 モ ル フ ォ リ ン
-4-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 (Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ )チ オ カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 、 (Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル ス ル ホ
ニ ル ア ミ ノ 若 し く は ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
　 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー
ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )
-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
、 N-[ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ]-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ
、 若 し く は N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
　 2-オ キ ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 、 2,4-ジ オ キ ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 、 2,5-ジ オ キ
ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -ヘ キ サ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ン -1-イ ル 基 （ 各 場 合
、 ３ 位 の 窒 素 原 子 が メ チ ル 又 は エ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ
ル -カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ
ル 基 、
　 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 若 し く は ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 基 、
　 カ ル ボ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ
ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ロ
リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ
ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 基 、
　 カ ル ボ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ 、 シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ
、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ
ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し
く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 、
　 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 モ
ル フ ォ リ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
　 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ
ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ
ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-
イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 基 、
　 メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ 、 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ 、 ト リ フ
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ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル ス ル ホ ニ ル 基 、
　 ス ル ホ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )
-ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 基 、
　 １ ～ ３ 個 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 若 し く は メ ト キ シ 基 、
　 １ ～ ５ 個 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て い る エ チ ル 若 し く は エ ト キ シ 基 、
　 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 若 し く は Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 4 -ア ル ケ ニ ル オ キ シ 若 し く は Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 若 し く は Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
オ キ シ 基 又 は
　 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ 基 を 表 し 、
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 各 場 合 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し
く は ヨ ウ 素 原 子 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ
キ シ  若 し く は シ ア ノ 基 を 表 し 、 又 は
　 Ｒ 1 1 と Ｒ 1 2 が 隣 接 炭 素 原 子 に 結 合 し て い る 場 合 、 Ｒ 1 1 と Ｒ 1 2 が 一 緒 に メ チ レ ン ジ オ キ シ
、 ジ フ ル オ ロ メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 又 は 直 鎖 Ｃ 3 - 5 -ア ル キ レ ン 基 を も 表 し
、 か つ
　 Ｒ 1 3 は 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は 臭 素 原 子 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 を 表 し 、
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 フ ッ 素 若 し く は 塩 素 原 子 、
　 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -3-イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル メ チ ル 若 し く は テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル メ チ ル 基 、
　 ア リ ー ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ｃ 2 - 3 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 基 、
　 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
　 フ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 若 し く は ピ リ ジ ル カ
ル ボ ニ ル 基 、
　 フ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 、 チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 、 チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル
若 し く は ピ リ ジ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 基 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ａ 若 し く は ア リ ー ル -Ａ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ こ で 、 Ａ は 酸 素 若 し く は イ オ
ウ 原 子 、 イ ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル イ ミ ノ 、 ス ル フ ィ ニ ル 若 し く は ス ル ホ ニ ル 基 を 表 す ） 、
　 基 Ｒ b （ こ こ で 、 Ｒ b は 、 シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -カ ル
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ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4
-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ
ル 、 4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1
-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 4-メ チ ル -ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル 若 し く は 4-エ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 基 を 表 す ） 、
　 又 は 基 Ｒ b で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 基 （ Ｒ b は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） を 表 し 、
　 Ｙ は 、 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ こ の と き 、 Ｒ 5 は Ｒ 2 と 同 様 に 定 義 さ れ 、 各 場
合 、 ２ 個 の 基 Ｒ 2 と Ｒ 5 の １ つ は 水 素 原 子 又 は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で な け れ ば な ら な い ） 、
　 Ｒ 3 は 、 Ｃ 3 - 8 -ア ル キ ル 基 、
　 基 Ｒ c で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ こ で 、
　 Ｒ c は 、 任 意 に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、
　 任 意 に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ 5 - 7 -シ ク ロ ア ル ケ ニ ル
基 、
　 ア リ ー ル 基 又 は
　 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 若 し く は ピ ラ ジ ニ ル 基 （ こ の と き 、 上 記 ヘ テ ロ 環
式 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素
原 子 又 は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い ） を 表 す ） 、
　 Ｃ 3 - 8 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は 臭 素 原 子 又 は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い る Ｃ 3 - 6 -ア ル
ケ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 8 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 ア リ ー ル 基 又 は
　 ア リ ー ル -Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 は 、 ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 さ ら に １ 又 は ２
個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 又 は ４ 位 で ア ミ ノ 、
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 さ ら
に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ 該 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 部 分 は 、 さ ら に ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 、 Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ
ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 (2-シ ア ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -)カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ン -3-
イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 (4-シ ア ノ -チ ア ゾ リ ジ ン -3-イ ル )カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル カ ル
ボ ニ ル 又 は モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル カ ル ボ ニ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ 該 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 部 分 は 、 ４ 位 又 は ５ 位 で ヒ ド ロ
キ シ 又 は メ ト キ シ 基 に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い る ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ ２ 位 又 は ６ 位 の メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ
っ て い る ） 、
　 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 各 場 合 、 該
ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル -基 の 炭 素 骨 格 上 の ２ 個 の 水 素
原 子 が 直 鎖 ア ル キ レ ン ブ リ ッ ジ で 置 き 換 わ っ て お り 、 こ の ブ リ ッ ジ は 、 ２ 個 の 水 素 原 子 が
同 じ 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は ２ ～ ５ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が 隣 接 炭 素
原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が １ 個 の 原 子 で 隔 て
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ら れ た 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が ２ 個 の
原 子 で 隔 て ら れ た 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む ） 、
　 ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア
ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は
ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 若 し く は [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 該 炭 素 骨 格 で １ 又 は
２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 3-イ ミ ノ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 3-イ ミ ノ -[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 若 し く は 5-イ ミ ノ -[1
,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 該 炭 素 骨 格 で １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ っ て
置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ く 、 ６ 位 で ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア
ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ
ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 同 時 に 、 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分
の ２ 個 の 窒 素 原 子 は 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 相 互 に 隔 て ら れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 同 時
に 、 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 の ２ 個 の 窒 素 原 子 は 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 相 互 に 隔 て ら
れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で
置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア
ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )
ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ
ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換
さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ
ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 式 中 、 Ｒ 1 9 は 、 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 該 Ｃ 2 - 4 -
ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 か ら 隔 て ら れ て お り 、 か つ Ｒ 1 9 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 式 中 、 該 Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 は Ｃ 1 - 3

-ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て お り 、 か つ Ｒ 1 9 は 、 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 該 Ｃ 2 - 4 -ア ル
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キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 か ら 隔 て ら れ て お り 、 Ｒ 1 9 は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） 、
　 基 Ｒ 2 0 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 （ こ こ で 、
　 Ｒ 2 0 は 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 、
ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -
3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 又 は
ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 2 0 に つ い て 述 べ た 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 基 Ｒ 2 0 と Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 （ こ こ で 、 Ｒ 2 0 は 前 記 定 義 ど お り
で あ り 、 Ｒ 2 0 に つ い て 述 べ た 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て
い て も よ い ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ル 基 （ 該 Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ル 部 分 は 直 鎖 で あ り 、 か つ さ ら に １ 又 は ２ 個
の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ 1 9 は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） 、
　 3-ア ミ ノ -2-オ キ ソ -ピ ペ リ ジ ン -5-イ ル 若 し く は 3-ア ミ ノ -2-オ キ ソ -1-メ チ ル -ピ ペ リ ジ
ン -5-イ ル 基 、
　 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 、 ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -
3-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -4-イ ル 基 （ １ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い る ） 、
　 又 は ア ゼ チ ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ロ リ
ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル
、 ピ ペ リ ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -
ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 若 し く は ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 上 記 基 は
、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た ア リ ー ル 基 は 、 フ ェ ニ ル 又 は ナ フ チ ル 基 （ Ｒ h で 一 若 し
く は 二 置 換 さ れ て い て も よ く 、 置 換 基 は 同 一 又 は 異 な っ て よ い 、 か つ Ｒ h は 、 フ ッ 素 、 塩
素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 エ テ ニ ル 、 エ チ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 を 表 す ） を 意 味 し 、
　 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 ピ ロ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ リ ジ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 若 し く は イ ソ キ ノ リ ニ
ル 基 、
　 又 は ピ ロ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 若 し く は ピ リ ジ ル 基 （ １ 又 は ２ 個 の メ チ ン 基 が 窒 素
原 子 で 置 き 換 わ っ て い る ） 、
　 又 は イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 若 し く は イ ソ キ ノ
リ ニ ル 基 （ １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る ） を 意 味 し 、 か つ
　 上 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 Ｒ h で 一 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ く 、 置 換 基 は 同 一 又 は 異
な っ て よ く 、 か つ Ｒ h は 前 記 定 義 ど お り で あ り 、
　 同 時 に 、 特 に 言 及 し な い 限 り 、 上 記 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 及 び ア ル キ ニ ル 基 は 直 鎖 又 は
分 岐 し て い て よ く 、
　 か つ 前 記 定 義 に 含 ま れ る メ チ ル 又 は エ チ ル 基 の 水 素 原 子 は 、 す べ て 又 は 一 部 が フ ッ 素 原
子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い 。 ）
【 請 求 項 ２ 】
　 式 中 、
　 Ｒ 1 が 、 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 基 を 表 し （ こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ニ ル 基 、
3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ニ ル 基 、
1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 基 、
3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 基 、
1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
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4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ  [1,4]チ ア ジ ニ ル 基 、
2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2]チ ア
ジ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン
ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン
ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]オ キ
サ ゼ ピ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]チ ア ゼ
ピ ニ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 11-オ キ ソ -11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 基 、
11H-ベ ン ゾ [e]ピ リ ド [3,2-b]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5H-1,9,10-ト リ ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク
ロ ヘ プ テ ニ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [b,e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 基 、
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 、 5-オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5
,5-ジ オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [b,f]ア ゼ ピ ニ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,5]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [h][1,6]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、
ベ ン ゾ [c][1,8]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [f][1,7]ナ フ チ リ ジ ニ ル 若 し く は 1,5,9-ト リ ア ザ
-フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 、
1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト
リ ジ ニ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ チ ル 若 し く は 8,9,10,11-テ ト ラ
ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ チ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1
H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 、 ベ ン ゾ [h]キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ [f]キ ノ リ ニ ル 若 し く は ベ ン ゾ [f]キ ノ
キ サ リ ニ ル 基 、
5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ キ サ ゼ ピ ニ ル
、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,c]シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 基 、
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]チ ア ゾ リ ル 、
ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ニ ル 若 し く
は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ニ ル 基 、
又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 1H-ペ リ ミ ジ ニ
ル 基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の ベ ン ゾ 基 は 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て お り 、 上 記 基 Ｒ a の ア ル キ レ
ン 単 位 は 、 １ 若 し く は ２ 個 の フ ッ 素 原 子 又 は １ 若 し く は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 上 記 基 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、
ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し く は シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 基 、
ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 若 し く は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 、
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Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 若 し く は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル ス ル ホ ニ ル 若 し く は ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 又 は
ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 を 表 し 、 か つ
Ｒ 1 1 、 Ｒ 1 2 及 び Ｒ 1 3 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 各 場 合 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く
は 臭 素 原 子 、 メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 又 は メ ト キ シ 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 2 が 、 水 素 原 子 又 は
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ メ チ ル 若 し く は 2-シ ア ノ
-エ チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ Ｒ 5 は 水 素 原 子 又 は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 す ）
、
　 Ｒ 3 が 、 2-ブ テ ン -1-イ ル 若 し く は 3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
1-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
2-ブ チ ン -1-イ ル 基 又 は
1-シ ク ロ ペ ン テ ン -1-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 特 に 言 及 し な い 限 り 、 上 記 ア ル キ ル 基 は 直 鎖 又 は 分 岐 し て い て よ い 、 請 求 項 １
記 載 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 、 そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混
合 物 及 び そ の 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
　 式 中 、
　 Ｒ 1 が 、 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 基 を 表 し （ こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ン -2-イ ル 基 、
3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ン -1-イ ル 基 、
1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 基
、
3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 基
、
1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ン -4-イ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ン -4
-イ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-イ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-イ ル 基 、
2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -3-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -3-イ ル
基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ン -2-イ
ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ン -2-イ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]チ ア ジ ン -3-イ ル 基 、
2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -4-イ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2
]チ ア ジ ン -4-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-
ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 基 、
4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-
ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
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2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -4-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]
チ ア ゼ ピ ン -4-イ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 11-オ キ ソ -11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ン -6-イ
ル 基 、
11H-ベ ン ゾ [e]ピ リ ド [3,2-b]ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 5H-1,9,10-ト リ ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,d
]シ ク ロ ヘ プ テ ン -11-イ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [b,e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 若 し く は ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11
-イ ル 基 、
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 、 5-オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-
イ ル 若 し く は 5,5-ジ オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ン -10-イ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [b,f]ア ゼ ピ ン -10-イ ル 基
、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,5]ナ フ チ リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [h][1,6]ナ フ チ
リ ジ ン -5-イ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,8]ナ フ チ リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [f][1,7]ナ フ チ リ ジ ン -5-
イ ル 若 し く は 1,5,9-ト リ ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -10-イ ル 基 、
1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ
ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ タ -5-イ ル 若 し く は 8,
9,10,11-テ ト ラ ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ タ -5-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ
ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 、 ベ ン ゾ [h]キ ノ リ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [f]キ ノ リ ン -6-イ ル 若 し く
は ベ ン ゾ [f]キ ノ キ サ リ ン -6-イ ル 基 、
5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ キ サ ア
ゼ ピ ン -9-イ ル 、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ
ベ ン ゾ [a,c]シ ク ロ ヘ プ テ ン -6-イ ル 基 、 　 　 　 　
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [1,2-d
]チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ ー ル -2-
イ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ン -2-イ ル 若 し く は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ン -2-イ ル 基 、
又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ン -5-イ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ン -5-イ ル 若 し く は 1H-
ペ リ ミ ジ ン -2-イ ル 基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の ベ ン ゾ 基 は 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て お り 、 上 記 Ｒ a の ア ル キ レ ン
単 位 は １ 若 し く は ２ 個 の フ ッ 素 原 子 又 は １ 若 し く は ２ 個 の メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 か つ 上 記 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
メ チ ル 若 し く は エ チ ル 基 、
ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ 若 し く は エ ト キ シ 基 又 は
ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ
ト キ シ 基 を 表 し 、 か つ
　 Ｒ 1 1 、 Ｒ 1 2 及 び Ｒ 1 3 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 そ れ ぞ れ 水 素 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は
臭 素 原 子 又 は メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 若 し く は メ ト キ シ 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 2 が 、 水 素 原 子 又 は
メ チ ル 、 シ ア ノ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 エ チ ル 、 2-シ ア ノ -エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 シ
ク ロ プ ロ ピ ル 若 し く は イ ソ プ ロ ピ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ Ｒ 5 は 水 素 原 子 又 は メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
若 し く は イ ソ プ ロ ピ ル 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 3 が 、 2-ブ テ ン -1-イ ル 若 し く は 3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
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1-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
2-ブ チ ン -1-イ ル 基 又 は
1-シ ク ロ ペ ン テ ン -1-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 す 、 請 求 項 ２ 記 載 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 、 そ
の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 式 中 、
　 Ｒ 1 が 、 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル メ チ ル 基 、
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル メ チ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル メ チ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル メ チ ル 基 又 は
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル メ チ ル 若 し く は ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル メ
チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｒ 2 が 水 素 原 子 又 は メ チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 を 表 し 、
　 Ｒ 3 が 2-ブ チ ン -1-イ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 す 、 請 求 項 １ 記 載 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 、 そ
の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 。
【 請 求 項 ５ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 一 般 式 Ｉ の 以 下 の 化 合 物 ：
(1) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ
キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
(2) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ
ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
(3) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル
)メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
(4) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -
6-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
(5) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-
オ ン
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
(6) 2-((S)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
(7) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
(8) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [2,1-d]オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
(9) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [1,2-d]オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
(10) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(4-オ キ ソ -3,4-ジ
ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン 、
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
そ の エ ナ ン チ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 。
【 請 求 項 ６ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 無 機 酸 又 は 有 機 酸 と の 医 薬 的 に 許 容 し う
る 塩 。
【 請 求 項 ７ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 請 求 項 ６ 記 載 の 塩 を 、 １ 種 以 上 の 不 活
性 担 体 及 び ／ 又 は 希 釈 剤 と 共 に 含 有 す る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｉ 型 糖 尿 病 、 II型 糖 尿 病 、 関 節 炎 、 肥 満 症 、 同 種 移 植 片 移 植 及 び カ ル シ ト ニ ン 誘 発 骨 粗
し ょ う 症 の 治 療 に 好 適 な 医 薬 組 成 物 を 製 造 す る た め の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載
の 化 合 物 又 は 請 求 項 ６ 記 載 の 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 ７ 記 載 の 医 薬 組 成 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 １ 種 以 上 の 不 活 性 担 体 及 び ／ 又 は 希 釈
剤 に 、 非 化 学 的 方 法 で 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 請 求 項 ６ 記 載 の 塩
を 含 ま せ る こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
　 ａ ） 下 記 一 般 式 の 化 合 物
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 、 Ｙ 及 び Ｒ 3 は 前 記 定 義 ど お り で あ り 、 か つ
Ｒ 4 ''は 、 前 記 Ｒ 4 に つ い て 述 べ た 基 （ イ ミ ノ 、 ア ミ ノ 又 は ア ル キ ル ア ミ ノ 基 を 含 み 、 該 イ
ミ ノ 、 ア ミ ノ 又 は ア ル キ ル ア ミ ノ 基 が 保 護 基 で 置 換 さ れ て い る ） の １ つ を 表 す ）
を 脱 保 護 し 、 か つ
　 引 き 続 き 、 所 望 に よ り 、 反 応 中 に 反 応 性 基 を 保 護 す る た め に 用 い た 保 護 基 を 切 断 し 、 及
び ／ 又 は
　 こ の よ う に し て 得 た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を そ の 立 体 異 性 体 に 分 割 し 、 及 び ／ 又 は
　 こ の よ う に し て 得 た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を そ の 塩 、 特 に 医 薬 用 途 の た め 、 無 機 酸 又 は 有 機
酸 と の そ の 生 理 学 的 に 許 容 し う る 塩 に 変 換 す る こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 有 益 な 薬 理 学 的 特 性 、 特 に 酵 素 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV（ DPP-IV） の
活 性 に 対 す る 阻 害 効 果 を 有 す る 下 記 一 般 式 (Ｉ )の 新 規 な 置 換 イ ミ ダ ゾ ピ リ ダ ジ ノ ン 及 び イ
ミ ダ ゾ ピ リ ド ン 、 そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 、 そ
の プ ロ ド ラ ッ グ 並 び に そ の 塩 、 特 に そ の 無 機 酸 若 し く は 有 機 酸 又 は 無 機 塩 基 若 し く は 有 機
塩 基 と の 生 理 学 的 に 許 容 し う る 塩 、 そ の 製 法 、 そ の DPP-IV活 性 の 増 加 に 関 連 す る 病 気 若 し
く は 状 態 、 又 は DPP-IV活 性 を 低 減 す る こ と に よ っ て 予 防 又 は 軽 減 で き る 病 気 若 し く は 状 態
、 特 に Ｉ 型 糖 尿 病 若 し く は II型 糖 尿 病 の 予 防 又 は 治 療 の た め の 使 用 、 一 般 式 (Ｉ )の 化 合 物
を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 又 は そ の 生 理 学 的 に 許 容 し う る 塩 並 び に そ の 製 造 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 従 っ て 、 本 発 明 は 、 有 益 な 薬 理 学 的 特 性 を 有 す る 上 記 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 、 こ の 薬 理 学 的
に 有 効 な 化 合 物 を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 、 そ の 使 用 及 び そ の 製 造 方 法 に 関 す る 。
　 上 記 一 般 式 Ｉ 中 、
　 Ｒ 1 は 、 基 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 し 、 こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ニ ル 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ
ゾ リ ニ ル 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 、 1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [e]
[1,3]オ キ サ ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ
ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て
い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ）
、
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　 4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 、 4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]
チ ア ジ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き
換 わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て
も よ く 、 該 イ オ ウ 原 子 が ス ル フ ィ ニ ル 又 は ス ル ホ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2]チ
ア ジ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換
わ っ て い て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア
ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、
該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 該
ヘ テ ロ 環 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]オ
キ サ ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い
て も よ い ） 、
　 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア
ゼ ピ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換
わ っ て い て も よ く 、 該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も
よ く 、 該 イ オ ウ 原 子 が ス ル フ ィ ニ ル 又 は ス ル ホ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 （ 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １
～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 基 （ 各 場 合
、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、
該 ヘ テ ロ 環 部 分 中 の メ チ レ ン 基 が 酸 素 若 し く は イ オ ウ 原 子 、 カ ル ボ ニ ル 、 ス ル フ ィ ニ ル 若
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 又 は Ｒ x で 置 換 さ れ て い る イ ミ ノ 基 （ こ こ で 、 Ｒ x は 、 水 素 原 子 又 は
Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 6 -
シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 2

- 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2

- 4 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ
キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア リ ー ル -カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル 若 し く は ア リ ー ル -ス ル ホ ニ ル 基 を 表 す ） で 置 き 換 わ っ
て い て も よ い ） 、
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 基 （ 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ い ） 、 及 び
　 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン
ト リ ジ ニ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ チ ル 若 し く は 8,9,10,11-テ ト
ラ ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ チ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の
メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 １ 又 は ２ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ
ぞ れ 酸 素 原 子 又 は カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 同 時 に 、 ２ 個 の メ チ レ ン 基 が
そ れ ぞ れ 酸 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る 場 合 、 そ れ ら 酸 素 原 子 は 相 互 に 少 な く と も ２ 個 の メ
チ レ ン 単 位 で 隔 て ら れ て い な け れ ば な ら な い ） 、
　 フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 １ ～ ４ 位 及 び ５ ～ ８ 位 の メ チ ン 基 の １ ～ ３ 個 が そ れ ぞ れ
窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 若 し く は 1,2,3,4,5,6,7,8-オ ク タ ヒ ド ロ -フ ェ
ナ ン ト レ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 １ ～ ４ 位 及 び ５ ～ ８ 位 の メ チ レ ン 基 の １ 又 は ２ 個 が そ れ ぞ れ 酸
素 原 子 又 は カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 同 時 に 、 ２ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ
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れ 酸 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る 場 合 、 そ れ ら 酸 素 原 子 は 相 互 に 少 な く と も ２ 個 の メ チ レ ン
単 位 で 隔 て ら れ て い な け れ ば な ら な い ） 、
　 5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ オ キ サ ゼ ピ
ニ ル 、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,c]シ ク
ロ ヘ プ テ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ベ ン ゾ 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ ぞ れ 窒 素 原 子 で 置
き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]チ ア ゾ リ ル
、 ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ニ ル 若 し
く は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ニ ル 基 （ 各 場 合 、 該 ナ フ チ ル 部 分 中 、 １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が そ れ
ぞ れ 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い ） 、
　 又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 1H-ペ リ ミ ジ
ニ ル 基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の メ チ レ ン 基 及 び メ チ ン 基 は 、 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 さ ら に Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 上 記 基 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は 、 前 記 定
義 ど お り の 基 Ｒ x で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
　 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル オ キ シ 基 、
ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-
イ ル 基 、
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は
4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ビ ス -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル )-ア ミ ノ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ
リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 モ ル フ ォ リ ン
-4-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 (Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ )チ オ カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 、 (Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル ス ル ホ
ニ ル ア ミ ノ 若 し く は ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー
ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )
-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
、 N-[ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ]-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル )-Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ
、 若 し く は N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
　 2-オ キ ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 、 2,4-ジ オ キ ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 、 2,5-ジ オ キ
ソ -イ ミ ダ ゾ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -ヘ キ サ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ン -1-イ ル 基 （ 各 場 合
、 ３ 位 の 窒 素 原 子 が メ チ ル 又 は エ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -
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ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ
ル -カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ
ル 基 、
　 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 若 し く は ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 基 、
【 ０ ０ １ ０ 】
　 カ ル ボ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ
ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ロ
リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ
ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 基 、
　 カ ル ボ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ 、 シ ア ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ
、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ
ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し
く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 、
　 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 モ
ル フ ォ リ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
【 ０ ０ １ １ 】
　 ヒ ド ロ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ
ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ
ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-
イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 基 、
　 メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ 、 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ 、 ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル ス ル ホ ニ ル 基 、
　 ス ル ホ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )
-ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、
モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル -ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 若 し く は 4-(Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -ス ル ホ ニ ル 基 、
【 ０ ０ １ ２ 】
　 １ ～ ３ 個 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 若 し く は メ ト キ シ 基 、
　 １ ～ ５ 個 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て い る エ チ ル 若 し く は エ ト キ シ 基 、
　 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 若 し く は Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 4 -ア ル ケ ニ ル オ キ シ 若 し く は Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ニ ル オ キ シ 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 若 し く は Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
オ キ シ 基 又 は
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　 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル オ キ シ 基 を 表 し 、
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 各 場 合 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し
く は ヨ ウ 素 原 子 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ
キ シ  若 し く は シ ア ノ 基 を 表 し 、 又 は
　 Ｒ 1 1 と Ｒ 1 2 が 隣 接 炭 素 原 子 に 結 合 し て い る 場 合 、 Ｒ 1 1 と Ｒ 1 2 が 一 緒 に メ チ レ ン ジ オ キ シ
、 ジ フ ル オ ロ メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 又 は 直 鎖 Ｃ 3 - 5 -ア ル キ レ ン 基 を も 表 し
、 か つ
【 ０ ０ １ ３ 】
　 Ｒ 1 3 は 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は 臭 素 原 子 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 を 表 し 、
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 フ ッ 素 若 し く は 塩 素 原 子 、
　 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -3-イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル メ チ ル 若 し く は テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル メ チ ル 基 、
　 ア リ ー ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ｃ 2 - 3 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 基 、
【 ０ ０ １ ４ 】
　 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、
　 フ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 若 し く は ピ リ ジ ル カ
ル ボ ニ ル 基 、
　 フ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 、 チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 、 チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル
若 し く は ピ リ ジ ル カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 基 、
　 Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 、
　 ア リ ー ル -Ａ 若 し く は ア リ ー ル -Ａ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ こ で 、 Ａ は 酸 素 若 し く は イ オ
ウ 原 子 、 イ ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル イ ミ ノ 、 ス ル フ ィ ニ ル 若 し く は ス ル ホ ニ ル 基 を 表 す ） 、
【 ０ ０ １ ５ 】
　 基 Ｒ b （ こ こ で 、 Ｒ b は 、 シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4
-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ
ル 、 4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル カ ル ボ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
オ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン -1
-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 、 モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 4-メ チ ル -ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル 若 し く は 4-エ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 基 を 表 す ） 、
　 又 は 基 Ｒ b で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 4 -ア ル キ ル 基 （ Ｒ b は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） を 表 し 、
　 Ｙ は 、 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ こ の と き 、 Ｒ 5 は Ｒ 2 と 同 様 に 定 義 さ れ 、 各 場
合 、 ２ 個 の 基 Ｒ 2 と Ｒ 5 の １ つ は 水 素 原 子 又 は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で な け れ ば な ら な い ） 、
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　 Ｒ 3 は 、 Ｃ 3 - 8 -ア ル キ ル 基 、
【 ０ ０ １ ６ 】
　 基 Ｒ c で 置 換 さ れ て い る Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ こ で 、
　 Ｒ c は 、 任 意 に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、
　 任 意 に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ 5 - 7 -シ ク ロ ア ル ケ ニ ル
基 、
　 ア リ ー ル 基 又 は
　 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 若 し く は ピ ラ ジ ニ ル 基 （ こ の と き 、 上 記 ヘ テ ロ 環
式 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素
原 子 又 は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い ） を 表 す ） 、
　 Ｃ 3 - 8 -ア ル ケ ニ ル 基 、
　 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は 臭 素 原 子 又 は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い る Ｃ 3 - 6 ア ル
ケ ニ ル 基 、
　 Ｃ 3 - 8 -ア ル キ ニ ル 基 、
　 ア リ ー ル 基 又 は
　 ア リ ー ル -Ｃ 2 - 4 -ア ル ケ ニ ル 基 を 表 し 、
か つ
【 ０ ０ １ ７ 】
　 Ｒ 4 は 、 ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 さ ら に １ 又 は ２
個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 又 は ４ 位 で ア ミ ノ 、
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 さ ら
に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ 該 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 部 分 は 、 さ ら に ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 、 Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ジ -(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ
ジ ン -1-イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 (2-シ ア ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -)カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ン -3-
イ ル -カ ル ボ ニ ル 、 (4-シ ア ノ -チ ア ゾ リ ジ ン -3-イ ル )カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル カ ル
ボ ニ ル 又 は モ ル フ ォ リ ン -4-イ ル カ ル ボ ニ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ 該 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 部 分 は 、 ４ 位 又 は ５ 位 で ヒ ド ロ
キ シ 又 は メ ト キ シ 基 に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い る ） 、
　 3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 基 （ ２ 位 又 は ６ 位 の メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 で 置 き 換 わ
っ て い る ） 、
【 ０ ０ １ ８ 】
　 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ３ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り 、 各 場 合 、 該
ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -1-イ ル -基 の 炭 素 骨 格 上 の ２ 個 の 水 素
原 子 が 直 鎖 ア ル キ レ ン ブ リ ッ ジ で 置 き 換 わ っ て お り 、 こ の ブ リ ッ ジ は 、 ２ 個 の 水 素 原 子 が
同 じ 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は ２ ～ ５ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が 隣 接 炭 素
原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が １ 個 の 原 子 で 隔 て
ら れ た 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 み 、 又 は ２ 個 の 水 素 原 子 が ２ 個 の
原 子 で 隔 て ら れ た 炭 素 原 子 上 に あ る 場 合 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む ） 、
　 ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア
ゼ ピ ン -1-イ ル 基 （ ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は
ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 若 し く は [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 該 炭 素 骨 格 で １ 又 は
２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
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　 3-イ ミ ノ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 3-イ ミ ノ -[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 若 し く は 5-イ ミ ノ -[1
,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 該 炭 素 骨 格 で １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ っ て
置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
【 ０ ０ １ ９ 】
　 [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル 基 （ 任 意 に 、 １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ く 、 ６ 位 で ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア
ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ
ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 同 時 に 、 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分
の ２ 個 の 窒 素 原 子 は 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 相 互 に 隔 て ら れ て い る ） 、
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 同 時
に 、 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 の ２ 個 の 窒 素 原 子 は 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 相 互 に 隔 て ら
れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で
置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア
ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )
ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
【 ０ ０ ２ １ 】
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ
ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 で 置 換
さ れ て い る ） 、
　 Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル -ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ

1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 N-(Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-N-(Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 （ 該 シ ク ロ
ア ル キ ル 部 分 が ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は ジ -(
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 式 中 、 Ｒ 1 9 は 、 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 該 Ｃ 2 - 4 -
ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 か ら 隔 て ら れ て お り 、 か つ Ｒ 1 9 が ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル
ア ミ ノ 又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 （ 式 中 、 該 Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 は Ｃ 1 - 3

-ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て お り 、 か つ Ｒ 1 9 は 、 少 な く と も ２ 個 の 炭 素 原 子 で 該 Ｃ 2 - 4 -ア ル
キ ル ア ミ ノ 部 分 の 窒 素 原 子 か ら 隔 て ら れ て お り 、 Ｒ 1 9 は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） 、
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 基 Ｒ 2 0 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 （ こ こ で 、
　 Ｒ 2 0 は 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 、
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ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -
3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -2-イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル メ チ ル 又 は
ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、 Ｒ 2 0 に つ い て 述 べ た 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1

- 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 基 Ｒ 2 0 と Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 （ こ こ で 、 Ｒ 2 0 は 前 記 定 義 ど お り
で あ り 、 Ｒ 2 0 に つ い て 述 べ た 基 は 、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て
い て も よ い ） 、
　 Ｒ 1 9 -Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ル 基 （ 該 Ｃ 3 - 4 -ア ル キ ル 部 分 は 直 鎖 で あ り 、 か つ さ ら に １ 又 は ２ 個
の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ 1 9 は 前 記 定 義 ど お り で あ る ） 、
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 3-ア ミ ノ -2-オ キ ソ -ピ ペ リ ジ ン -5-イ ル 若 し く は 3-ア ミ ノ -2-オ キ ソ -1-メ チ ル -ピ ペ リ ジ
ン -5-イ ル 基 、
　 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 、 ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -
3-イ ル 若 し く は ヘ キ サ ヒ ド ロ ア ゼ ピ ン -4-イ ル 基 （ １ 位 で ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
又 は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い る ） 、
　 又 は ア ゼ チ ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ロ リ
ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル
、 ピ ペ リ ジ ン -2-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル -Ｃ 1 - 2 -
ア ル キ ル 、 ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル 若 し く は ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル -Ｃ 1 - 2 -ア ル キ ル 基 （ 上 記 基 は
、 そ れ ぞ れ １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た ア リ ー ル 基 は 、 フ ェ ニ ル 又 は ナ フ チ ル 基 （ Ｒ h で 一 若 し
く は 二 置 換 さ れ て い て も よ く 、 置 換 基 は 同 一 又 は 異 な っ て よ い 、 か つ Ｒ h は 、 フ ッ 素 、 塩
素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 エ テ ニ ル 、 エ チ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル
キ ル オ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 を 表 す ） を 意 味 し 、
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 ピ ロ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ リ ジ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 若 し く は イ ソ キ ノ リ ニ
ル 基 、
　 又 は ピ ロ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 若 し く は ピ リ ジ ル 基 （ １ 又 は ２ 個 の メ チ ン 基 が 窒 素
原 子 で 置 き 換 わ っ て い る ） 、
　 又 は イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 若 し く は イ ソ キ ノ
リ ニ ル 基 （ １ ～ ３ 個 の メ チ ン 基 が 窒 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い る ） を 意 味 し 、 か つ
　 上 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 Ｒ h で 一 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ く 、 置 換 基 は 同 一 又 は 異
な っ て よ く 、 か つ Ｒ h は 前 記 定 義 ど お り で あ り 、
　 同 時 に 、 特 に 言 及 し な い 限 り 、 上 記 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 及 び ア ル キ ニ ル 基 は 直 鎖 又 は
分 岐 し て い て よ く 、
　 か つ 前 記 定 義 に 含 ま れ る メ チ ル 又 は エ チ ル 基 の 水 素 原 子 は 、 す べ て 又 は 一 部 が フ ッ 素 原
子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 イ ン ビ ボ 切 断 さ れ う る １ 個 以 上 の 基 を 含 む 上 記 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 い わ ゆ る プ ロ ド ラ
ッ グ で あ る 。
　 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た カ ル ボ キ シ 基 は 、 カ ル ボ キ シ 基 に イ ン ビ ボ 変 換 し う る 基 又 は 生 理
的 条 件 下 で 負 に 荷 電 す る 基 で 置 き 換 え る こ と が で き 、
か つ さ ら に 上 記 基 の 定 義 で 述 べ た ア ミ ノ 基 及 び イ ミ ノ 基 は 、 イ ン ビ ボ 切 断 さ れ う る 基 で 置
換 さ れ て い て も よ い 。 こ の よ う な 基 は 、 例 え ば WO 98/46576に 記 載 さ れ て お り 、 ま た N.M. 
Nielsenら に よ っ て International Journal of Pharmaceutics 39, 75-85 (1987)に 記 載 さ
れ て い る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
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　 カ ル ボ キ シ 基 に イ ン ビ ボ 変 換 し う る 基 は 、 例 え ば 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ア ル コ ー ル で
エ ス テ ル 化 さ れ て い る カ ル ボ キ シ 基 を 意 味 す る 。 こ こ で 、 前 記 ア ル コ ー ル 部 分 は 、 好 ま し
く は Ｃ 1 - 6 -ア ル カ ノ ー ル 、 フ ェ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル カ ノ ー ル 、 Ｃ 3 - 9 -シ ク ロ ア ル カ ノ ー ル （
こ の と き 、 Ｃ 5 - 8 -シ ク ロ ア ル カ ノ ー ル は さ ら に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ
て い て も よ い ） 、 Ｃ 5 - 8 -シ ク ロ ア ル カ ノ ー ル （ ３ 又 は ４ 位 の メ チ レ ン 基 が 酸 素 原 子 、 又 は
任 意 に Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ カ ル
ボ ニ ル 若 し く は Ｃ 2 - 6 -ア ル カ ノ イ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い イ ミ ノ 基 で 置 き 換 わ っ て お
り 、 か つ 該 シ ク ロ ア ル カ ノ ー ル 部 分 が さ ら に １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て
い て も よ い ） 、 Ｃ 4 - 7 -シ ク ロ ア ル ケ ノ ー ル 、 Ｃ 3 - 5 -ア ル ケ ノ ー ル 、 フ ェ ニ ル -Ｃ 3 - 5 -ア ル
ケ ノ ー ル 、 Ｃ 3 - 5 -ア ル キ ノ ー ル 若 し く は フ ェ ニ ル -Ｃ 3 - 5 -ア ル キ ノ ー ル （ 但 し 、 二 重 結 合
又 は 三 重 結 合 を 有 す る 炭 素 原 子 か ら 始 ま る 酸 素 原 子 へ の 結 合 は な い こ と を 条 件 と す る ） 、
Ｃ 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル カ ノ ー ル 、 ビ シ ク ロ ア ル カ ノ ー ル （ 全 部 で ８ ～ 10個 の
炭 素 原 子 を 有 し 、 さ ら に 該 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 内 で １ 又 は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 で 置
換 さ れ て い て も よ い ） 、 1,3-ジ ヒ ド ロ -3-オ キ ソ -1-イ ソ ベ ン ゾ フ ラ ノ ー ル 又 は 下 記 式 の ア
ル コ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 　 　 Ｒ p -Ｃ Ｏ -Ｏ -(Ｒ q Ｃ Ｒ r )-Ｏ Ｈ 、
（ 式 中 、
　 Ｒ p は 、 Ｃ 1 - 8 -ア ル キ ル 、 Ｃ 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 8 -ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ 5 - 7 -シ ク
ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル 又 は フ ェ ニ ル -Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 し 、
　 Ｒ q は 、 水 素 原 子 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 Ｃ 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル 基 を 表 し 、 か
つ
　 Ｒ r は 、 水 素 原 子 又 は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 す 。 ）
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 生 理 的 条 件 下 で 負 に 荷 電 す る 基 は 、 例 え ば 、 テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル
ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ベ ン ジ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ス ル
ホ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ベ ン ジ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は ペ ル フ ル オ ロ -Ｃ 1 - 6

-ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 イ ミ ノ 基 又 は ア ミ ノ 基 か ら イ ン ビ ボ 切 断 さ れ う る 基 は 、 例 え ば 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 又 は 任
意 に フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ
キ シ 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 基 の よ う な ア シ ル 基 （ こ の と き 、 前 記
置 換 基 は 同 一 又 は 異 な っ て よ い ） 、 ピ リ ジ ノ イ ル 基 又 は Ｃ 1 - 1 6 -ア ル カ ノ イ ル 基 （ 例 え ば
ホ ル ミ ル 、 ア セ チ ル 、 プ ロ ピ オ ニ ル 、 ブ タ ノ イ ル 、 ペ ン タ ノ イ ル 又 は ヘ キ サ ノ イ ル ） 、 3,
3,3-ト リ ク ロ ロ プ ロ ピ オ ニ ル 又 は ア リ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 Ｃ 1 - 1 6 -ア ル キ ル オ キ シ カ
ル ボ ニ ル 又 は Ｃ 1 - 1 6 -ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 （ 水 素 原 子 は す べ て 又 は 一 部 が フ ッ 素  
若 し く は 塩 素 原 子 で 置 き 換 わ っ て い て も よ く 、 例 え ば メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、  ter
t.ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ サ オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 オ ク チ ル オ キ
シ カ ル ボ ニ ル 、 ノ ニ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 デ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ウ ン デ シ ル オ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 ド デ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ サ デ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル カ ル ボ ニ
ル オ キ シ 、 エ チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 2,2,2-ト リ ク ロ ロ エ チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ
ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 イ ソ プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ブ チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 tert.
ブ チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ペ ン チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 オ ク
チ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ノ ニ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 デ シ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ウ ン デ シ ル
カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 ド デ シ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 若 し く は ヘ キ サ デ シ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基
） 、 フ ェ ニ ル -Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ 例 え ば ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 又 は フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 ） 、 3-ア ミ ノ -プ ロ ピ
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オ ニ ル 基 （ 該 ア ミ ノ 基 は 、 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル 又 は Ｃ 3 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 で 一 又 は 二 置 換 さ
れ て い て も よ く 、 置 換 基 は 同 一 又 は 異 な っ て よ い ） 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -Ｃ 2 - 4 -
ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ ル オ キ シ -Ｃ 2 - 4 -ア ル キ
ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 Ｒ p -Ｃ Ｏ -Ｏ -(Ｒ q Ｃ Ｒ r )-Ｏ -Ｃ Ｏ 、 Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル -Ｃ Ｏ -Ｎ Ｈ -(Ｒ

s Ｃ Ｒ t )-Ｏ -Ｃ Ｏ 又 は Ｃ 1 - 6 -ア ル キ ル -Ｃ Ｏ -Ｏ -(Ｒ s Ｃ Ｒ t )-(Ｒ s Ｃ Ｒ t )-Ｏ -Ｃ Ｏ 基 （ 式 中
、 Ｒ p ～ Ｒ r は 前 記 定 義 ど お り で あ り 、 Ｒ s 及 び Ｒ t は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 水 素 原 子 又
は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 す ） を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 さ ら に 、 前 記 定 義 で 述 べ た 、 ま た 後 述 す る ２ 個 よ り 多 く の 炭 素 原 子 を 含 む 置 換 ア ル キ ル
及 び ア ル キ ル オ キ シ 部 分 は 、 特 に 言 及 し な い 限 り 、 例 え ば イ ソ プ ロ ピ ル 、 tert.ブ チ ル 、
イ ソ ブ チ ル 基 な ど の よ う な 、 そ の 分 岐 異 性 体 を も 包 含 す る 。
　 上 記 一 般 式 Ｉ の 好 ま し い 化 合 物 は 、 式 中 、  
　 Ｒ 1 が 、 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 基 を 表 し （ こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ニ ル 基 、
3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ニ ル 基 、
1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 基 、
3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ニ ル 基 、
1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ニ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ニ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ  [1,4]チ ア ジ ニ ル 基 、
【 ０ ０ ３ １ 】
2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ニ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2]チ ア
ジ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン
ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン
ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]オ キ
サ ゼ ピ ニ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]チ ア ゼ
ピ ニ ル 基 、
【 ０ ０ ３ ２ 】
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 11-オ キ ソ -11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ニ ル 基 、
11H-ベ ン ゾ [e]ピ リ ド [3,2-b]ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5H-1,9,10-ト リ ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク
ロ ヘ プ テ ニ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [b,e][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ニ ル 基 、
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 、 5-オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5
,5-ジ オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ニ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [b,f]ア ゼ ピ ニ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,5]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [h][1,6]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、
ベ ン ゾ [c][1,8]ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ [f][1,7]ナ フ チ リ ジ ニ ル 若 し く は 1,5,9-ト リ ア ザ
-フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 、
1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ニ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト
リ ジ ニ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ チ ル 若 し く は 8,9,10,11-テ ト ラ
ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ チ ル 基 、
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2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1
H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 基 、
【 ０ ０ ３ ３ 】
フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 、 ベ ン ゾ [h]キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ [f]キ ノ リ ニ ル 若 し く は ベ ン ゾ [f]キ ノ
キ サ リ ニ ル 基 、
5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ニ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ キ サ ゼ ピ ニ ル
、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ニ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,c]シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 基 、
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]チ ア ゾ リ ル 、
ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ニ ル 若 し く
は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ニ ル 基 、
又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ニ ル 若 し く は 1H-ペ リ ミ ジ ニ
ル 基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の ベ ン ゾ 基 は 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て お り 、 上 記 基 Ｒ a の ア ル キ レ
ン 単 位 は 、 １ 若 し く は ２ 個 の フ ッ 素 原 子 又 は １ 若 し く は ２ 個 の Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 -
ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 上 記 基 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は Ｃ 1 -

3 -ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 若 し く は シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、
ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ 若 し く は シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 基 、
ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 若 し く は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )ア ミ ノ 基 、
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 若 し く は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、
シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア
ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 若 し く は ジ -(Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
メ ル カ プ ト 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 -ア ル キ
ル ス ル ホ ニ ル 若 し く は ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 又 は
ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 を 表 し 、 か つ
Ｒ 1 1 、 Ｒ 1 2 及 び Ｒ 1 3 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 各 場 合 、 水 素 原 子 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く
は 臭 素 原 子 、 メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 又 は メ ト キ シ 基 を 表 す ） 、
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 Ｒ 2 が 、 水 素 原 子 又 は
Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ メ チ ル 若 し く は 2-シ ア ノ
-エ チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ Ｒ 5 は 水 素 原 子 又 は Ｃ 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 す ）
、
　 Ｒ 3 が 、 2-ブ テ ン -1-イ ル 若 し く は 3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
1-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
2-ブ チ ン -1-イ ル 基 又 は
1-シ ク ロ ペ ン テ ン -1-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 し 、
　 同 時 に 、 特 に 言 及 し な い 限 り 、 上 記 ア ル キ ル 基 は 直 鎖 又 は 分 岐 し て い て よ い 、 化 合 物 、
そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 特 に 好 ま し く は 、 上 記 一 般 式 Ｉ 中 、
　 Ｒ 1 が 、 Ｒ a で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 基 を 表 し （ こ こ で 、
　 Ｒ a は 、 3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ン -2-イ ル 基 、  
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3,4-ジ ヒ ド ロ -イ ソ キ ノ リ ン -1-イ ル 基 、
1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 基
、
3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル 基
、
1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ン -4-イ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [d][1,2]オ キ サ ジ ン -4
-イ ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-イ ル 基 、
【 ０ ０ ３ ７ 】
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-イ ル 基 、
2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -3-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -3-イ ル
基 、
4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4H-ベ ン ゾ [e][1,3]チ ア ジ ン -2-イ
ル 基 、
4H-ベ ン ゾ [d][1,3]チ ア ジ ン -2-イ ル 若 し く は 2H-ベ ン ゾ [1,4]チ ア ジ ン -3-イ ル 基 、
2-オ キ ソ -2H-ベ ン ゾ [e][1,3]オ キ サ ジ ン -4-イ ル 若 し く は 2,2-ジ オ キ ソ -1H-ベ ン ゾ [c][1,2
]チ ア ジ ン -4-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-
ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 基 、
4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 若 し く は 4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-
ベ ン ゾ [b][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -3H-ベ ン ゾ [e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -4-イ ル 基 、
【 ０ ０ ３ ８ 】
2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -5-イ ル 若 し く は 2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b][1,4]
チ ア ゼ ピ ン -4-イ ル 基 、
5-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [f][1,3,4]オ キ サ ジ ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、
11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 11-オ キ ソ -11H-ジ ベ ン ゾ [b,e]ア ゼ ピ ン -6-イ
ル 基 、
11H-ベ ン ゾ [e]ピ リ ド [3,2-b]ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 5H-1,9,10-ト リ ア ザ -ジ ベ ン ゾ [a,d
]シ ク ロ ヘ プ テ ン -11-イ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [b,e][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 若 し く は ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11
-イ ル 基 、
【 ０ ０ ３ ９ 】
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 、 5-オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-
イ ル 若 し く は 5,5-ジ オ キ ソ -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]チ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 基 、
5H-ジ ベ ン ゾ [a,d]シ ク ロ ヘ プ テ ン -10-イ ル 若 し く は 5H-ジ ベ ン ゾ [b,f]ア ゼ ピ ン -10-イ ル 基
、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,5]ナ フ チ リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [h][1,6]ナ フ チ
リ ジ ン -5-イ ル 、 ベ ン ゾ [c][1,8]ナ フ チ リ ジ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [f][1,7]ナ フ チ リ ジ ン -5-
イ ル 若 し く は 1,5,9-ト リ ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -10-イ ル 基 、
1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 1,2,3,4,4a,10b-ヘ キ サ ヒ ド ロ -フ ェ ナ
ン ト リ ジ ン -6-イ ル 、 2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-ア ザ -シ ク ロ ペ ン タ [a]ナ フ タ -5-イ ル 若 し く は 8,
9,10,11-テ ト ラ ヒ ド ロ -7H-6-ア ザ -シ ク ロ ヘ プ タ [a]ナ フ タ -5-イ ル 基 、
2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 若 し く は 1-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ
ド ロ -1H-4-オ キ サ -10-ア ザ -フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 基 、
【 ０ ０ ４ ０ 】
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フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル 、 ベ ン ゾ [h]キ ノ リ ン -6-イ ル 、 ベ ン ゾ [f]キ ノ リ ン -6-イ ル 若 し く
は ベ ン ゾ [f]キ ノ キ サ リ ン -6-イ ル 基 、
5H-ベ ン ゾ [e]ピ ロ ロ [1,2-a][1,4]ジ ア ゼ ピ ン -11-イ ル 、 チ エ ノ [3,2-b][1,4]ベ ン ゾ キ サ ア
ゼ ピ ン -9-イ ル 、 5H-ジ ベ ン ゾ [d,f][1,3]ジ ア ゼ ピ ン -6-イ ル 若 し く は 5-オ キ サ -7-ア ザ -ジ
ベ ン ゾ [a,c]シ ク ロ ヘ プ テ ン -6-イ ル 基 、
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [1,2-d
]チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [2,1-d]チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 ナ フ ト [1,2-d]イ ミ ダ ゾ ー ル -2-
イ ル 、 ナ フ ト [1,2-b]フ ラ ン -2-イ ル 若 し く は ナ フ ト [2,1-b]フ ラ ン -2-イ ル 基 、
又 は フ ロ [3,2-c]イ ソ キ ノ リ ン -5-イ ル 、 ピ ラ ゾ ロ [1,5-c]キ ナ ゾ リ ン -5-イ ル 若 し く は 1H-
ペ リ ミ ジ ン -2-イ ル 基 を 表 し 、
【 ０ ０ ４ １ 】
　 同 時 に 、 上 記 基 Ｒ a の ベ ン ゾ 基 は 基 Ｒ 1 0 ～ Ｒ 1 3 で 置 換 さ れ て お り 、 上 記 Ｒ a の ア ル キ レ ン
単 位 は １ 若 し く は ２ 個 の フ ッ 素 原 子 又 は １ 若 し く は ２ 個 の メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 か つ 上 記 Ｒ a の イ ミ ノ 基 は メ チ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ
　 Ｒ 1 0 は 、 水 素 原 子 、
フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 若 し く は ヨ ウ 素 原 子 、
メ チ ル 若 し く は エ チ ル 基 、
ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ 若 し く は エ ト キ シ 基 又 は
ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 若 し く は ト リ フ ル オ ロ メ
ト キ シ 基 を 表 し 、 か つ
　 Ｒ 1 1 、 Ｒ 1 2 及 び Ｒ 1 3 は 、 同 一 又 は 異 な っ て よ く 、 そ れ ぞ れ 水 素 、 フ ッ 素 、 塩 素 若 し く は
臭 素 原 子 又 は メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 若 し く は メ ト キ シ 基 を 表 す ） 、
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 Ｒ 2 が 、 水 素 原 子 又 は
メ チ ル 、 シ ア ノ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 エ チ ル 、 2-シ ア ノ -エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 シ
ク ロ プ ロ ピ ル 若 し く は イ ソ プ ロ ピ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 又 は 式 Ｃ -Ｒ 5 の 基 を 表 し （ Ｒ 5 は 水 素 原 子 又 は メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
若 し く は イ ソ プ ロ ピ ル 基 を 表 す ） 、
　 Ｒ 3 が 、 2-ブ テ ン -1-イ ル 若 し く は 3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
1-ブ テ ン -1-イ ル 基 、
2-ブ チ ン -1-イ ル 基 又 は
1-シ ク ロ ペ ン テ ン -1-イ ル メ チ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 す 、 化 合 物 、
そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 最 も 特 に 好 ま し く は 、 上 記 一 般 式 Ｉ 中 、
　 Ｒ 1 が 、 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル メ チ ル 基 、
ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル メ チ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル メ チ ル 基 、
フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル メ チ ル 基 又 は
ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル メ チ ル 若 し く は ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル メ
チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｒ 2 が 水 素 原 子 又 は メ チ ル 基 を 表 し 、
　 Ｙ が 窒 素 原 子 を 表 し 、
　 Ｒ 3 が 2-ブ チ ン -1-イ ル 基 を 表 し 、
か つ
　 Ｒ 4 が (3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )基 を 表 す 、 化 合 物 、
そ の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
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　 一 般 式 Ｉ の 以 下 の 化 合 物 が 特 筆 す べ き 化 合 物 で あ る 。
(1) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ
キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ４ ５ 】
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ６ 】
 (2) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-
イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ４ ７ 】
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ８ 】
 (3) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ
ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ４ ９ 】
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ０ 】
 (4) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン
-6-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ５ １ 】
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ２ 】
 (5) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,
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4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4
-オ ン
【 ０ ０ ５ ３ 】
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ４ 】
 (6) 2-((S)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,
4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン

【 ０ ０ ５ ５ 】
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ６ 】
 (7) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,
4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ５ ７ 】
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ８ 】
 (8) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [2,1-d]オ
キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ５ ９ 】
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ０ 】
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 (9) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [1,2-d]オ
キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ６ １ 】
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ２ 】
 (10) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(4-オ キ ソ -3,4-ジ
ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン 、

【 ０ ０ ６ ３ 】
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ４ 】
そ の 互 変 異 性 体 、 そ の 混 合 物 及 び そ の 塩 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 本 発 明 に よ り 、 そ れ 自 体 公 知 の 方 法 、 例 え ば 、 以 下 の 方 法 で 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 が 得 ら れ
る 。
　 ａ ） 下 記 一 般 式 (II)の 化 合 物 を 脱 保 護 す る 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ７ 】
（ 式 中 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 、 Ｙ 及 び Ｒ 3 は 前 記 定 義 ど お り で あ り 、 か つ
Ｒ 4 ''は 、 前 記 Ｒ 4 に つ い て 述 べ た 基 （ イ ミ ノ 、 ア ミ ノ 又 は ア ル キ ル ア ミ ノ 基 を 含 み 、 該 イ
ミ ノ 、 ア ミ ノ 又 は ア ル キ ル ア ミ ノ 基 が 保 護 基 で 置 換 さ れ て い る ） の １ つ を 表 す 。 ）
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 保 護 さ れ た 前 駆 体 か ら の ア ミ ノ 基 の 遊 離 は 、 合 成 有 機 化 合 物 の 標 準 的 な 反 応 で あ る 。 好
適 な 保 護 基 の 多 く の 例 が あ る 。 保 護 基 の 化 学 の 概 要 は Theodora W. Greene and Peter G. 
M. Wuts, Protective Groups in Organic Synthesis, Second Edition, 1991, published
 by John Wiley and Sons, and in Philip J. Kocienski, Protecting Groups（ Georg Th
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ieme出 版 , 1994） で 見 つ け ら れ る 。
　 以 下 は 保 護 基 の 例 で あ る 。
　 tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ 任 意 に 塩 化 メ チ レ ン 、 酢 酸 エ チ ル 、 ジ オ キ サ ン 、 メ
タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 又 は ジ エ チ ル エ ー テ ル の よ う な 溶 媒 を 用 い 、 ０ ℃ ～ 80℃ の 温
度 範 囲 で 、 例 え ば ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 又 は 塩 酸 の よ う な 酸 で 処 理 し 、 或 い は ブ ロ モ ト リ メ チ
ル シ ラ ン 又 は ヨ ー ド ト リ メ チ ル シ ラ ン で 処 理 す る こ と に よ っ て 切 断 で き る ） 、
　 2,2,2-ト リ ク ロ ロ エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ 酢 酸 又 は テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン と 弱 酸 水 溶 液 の
混 合 物 の よ う な 溶 媒 中 、 ０ ℃ ～ 使 用 溶 媒 の 沸 点 の 温 度 で 、 例 え ば 亜 鉛 又 は カ ド ミ ウ ム の よ
う な 金 属 で 処 理 す る こ と に よ っ て 切 断 で き る ） 及 び
　 カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ 例 え ば パ ラ ジ ウ ム -木 炭 の よ う な 貴 金 属 触 媒 と 例
え ば ア ル コ ー ル 、 酢 酸 エ チ ル 、 ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 又 は こ れ ら 溶 媒 の 混 合 物
の よ う な 溶 媒 の 存 在 下 、 ０ ℃ ～ 溶 媒 の 沸 点 の 温 度 で の 加 水 分 解 に よ っ て 、 或 い は 塩 化 メ チ
レ ン 中 、 -20℃ ～ 周 囲 温 度 の 温 度 に て 三 臭 化 ホ ウ 素 で 処 理 す る こ と に よ っ て 、 或 い は ０ ℃
～ 周 囲 温 度 の 温 度 に て 塩 化 ア ル ミ ニ ウ ム /ア ニ ソ ー ル ） で 処 理 す る こ と に よ っ て 切 断 で き
る ） 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 ま た 、 上 述 し た よ う に 、 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 そ の エ ナ ン チ オ マ ー 及 び ／ 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー に 分 割 す る こ と が で き る 。 従 っ て 、 例 え ば 、 シ ス /ト ラ ン ス 混 合 物 を そ
の シ ス 異 性 体 と ト ラ ン ス 異 性 体 に 分 割 す る こ と が で き 、 ま た 少 な く と も １ 個 の 立 体 中 心 の
あ る 化 合 物 を そ の エ ナ ン チ オ マ ー に 分 離 す る こ と が で き る 。
　 従 っ て 、 例 え ば 、 得 ら れ た シ ス /ト ラ ン ス 混 合 物 は 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で そ の シ ス 異
性 体 と ト ラ ン ス 異 性 体 に 分 割 す る こ と が で き 、 ま た ラ セ ミ 化 合 物 と し て 存 在 す る 一 般 式 Ｉ
の 化 合 物 は 、 そ れ 自 体 公 知 の 方 法 （ Allinger N. L. and Eliel E. L. in "Topics in Ste
reochemistry", Vol. 6, Wiley Interscience, 1971参 照 ） で そ の 光 学 対 掌 体 に 分 離 す る
こ と が で き 、 ま た 少 な く と も ２ 個 の 不 斉 炭 素 原 子 を 有 す る 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 そ れ 自 体
公 知 の 方 法 、 例 え ば ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 及 び ／ 又 は 分 別 結 晶 に よ っ て 、 そ の 物 理 的 -化 学
的 差 異 に 基 づ い て そ の ジ ア ス テ レ オ マ ー に 分 割 す る こ と が で き 、 か つ こ れ ら 化 合 物 が ラ セ
ミ 形 態 で 得 ら れ る 場 合 、 そ れ ら を 引 き 続 き 上 述 し た よ う に エ ナ ン チ オ マ ー に 分 割 す る こ と
が で き る 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 好 ま し く は 、 キ ラ ル 相 上 の カ ラ ム 分 離 に よ っ て 、 或 い は 又 は 光 学 活 性 溶 媒 か ら の 再 結 晶
に よ っ て 、 或 い は 該 ラ セ ミ 化 合 物 と 塩 又 は 例 え ば エ ス テ ル 若 し く は ア ミ ド の よ う な 誘 導 体
を 形 成 す る 光 学 活 性 物 質 、 特 に 酸 及 び そ の 活 性 化 誘 導 体 又 は ア ル コ ー ル で 処 理 し 、 こ う し
て 得 ら れ た 塩 又 は 誘 導 体 の ジ ア ス テ レ オ マ ー 混 合 物 を 例 え ば 溶 解 度 の 差 に 基 づ い て 分 離 す
る こ と に よ っ て （ 同 時 に こ の 純 粋 な ジ ア ス テ レ オ マ ー 塩 又 は 誘 導 体 か ら 適 切 な 薬 剤 の 作 用
で フ リ ー な 対 掌 体 を 遊 離 さ せ う る ） エ ナ ン チ オ マ ー を 分 離 し す る 。 一 般 的 に 使 用 さ れ る 光
学 活 性 酸 は 、 例 え ば 、 D-及 び L-型 の 酒 石 酸 又 は ジ ベ ン ゾ イ ル 酒 石 酸 、 ジ -O-p-ト ル オ イ ル
酒 石 酸 、 リ ン ゴ 酸 、 マ ン デ ル 酸 、 樟 脳 ス ル ホ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 又 は キ
ナ 酸 で あ る 。 光 学 活 性 ア ル コ ー ル は 、 例 え ば (+)-又 は (-)-メ ン ト ー ル で よ く 、 ア ミ ド 中 の
光 学 活 性 な ア シ ル 基 は 、 例 え ば (+)-又 は (-)-メ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル で よ い 。
　 さ ら に 、 得 ら れ た 式 Ｉ の 化 合 物 を 塩 、 特 に 医 薬 用 途 の た め 、 無 機 酸 又 は 有 機 酸 と の 生 理
学 的 に 許 容 し う る 塩 に 変 換 す る こ と が で き る 。 こ の 目 的 で 使 用 し う る 酸 と し て 、 例 え ば 塩
酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 リ ン 酸 、 フ マ ル 酸 、 コ ハ ク 酸 、 乳 酸 、 ク エ ン
酸 、 酒 石 酸 又 は マ レ イ ン 酸 が 挙 げ ら れ る 。
　 ま た 、 こ の よ う に し て 得 ら れ た 式 Ｉ の 新 規 化 合 物 が カ ル ボ キ シ 基 を 含 む 場 合 、 所 望 に よ
り 、 引 き 続 き 無 機 又 は 有 機 塩 基 と の そ の 塩 、 特 に 医 薬 用 途 の た め 、 生 理 学 的 に 許 容 し う る
塩 に 変 換 す る こ と が で き る 。 こ の 目 的 に 好 適 な 塩 基 と し て 、 例 え ば 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 、 水
酸 化 カ リ ウ ム 、 ア ル ギ ニ ン 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ン 、 エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 ジ エ タ ノ ー ル ア
ミ ン 及 び ト リ エ タ ノ ー ル ア ミ ン が 挙 げ ら れ る 。
　 出 発 原 料 と し て 使 用 す る 一 般 式 IIの 化 合 物 は 文 献 公 知 で あ り 、 或 い は 文 献 公 知 の 方 法 で
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得 る こ と が で き る （ 実 施 例 Ｉ ～ XVI参 照 ） 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 既 に 前 述 し た よ う に 、 本 発 明 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 及 び そ の 生 理 学 的 に 許 容 し う る 塩 は 、
有 益 な 薬 理 学 的 特 性 、 特 に 酵 素 DPP-IVに 対 す る 阻 害 効 果 を 有 す る 。
　 こ の 新 規 化 合 物 の 生 物 学 的 性 質 を 以 下 の よ う に 調 べ た 。
　 本 物 質 及 び そ の 対 応 す る 塩 の DPP-IV活 性 を 阻 害 す る 能 力 は 、 ヒ ト 大 腸 癌 細 胞 系 Caco-2の
抽 出 物 を DDP-IV源 と し て 用 い る 試 験 装 備 で 実 証 す る こ と が で き る 。 DPP-IV発 現 を 誘 発 す る
た め の 前 記 細 胞 の 分 化 は 、 Reiherら に よ っ て 論 文 （ 表 題 “ 腸 細 胞 系 Caco-2の 発 現 の 増 加 ”
、 Proc. Natl. Acad. Sci. Vol. 90, 5757-5761ペ ー ジ (1993)） に 記 載 さ れ て い る と お り
に 行 っ た 。 緩 衝 液 （ 10mM Tris HCl,0.15M NaCl,0.04t.i.u. ア プ ロ チ ニ ン (aprotinin), 0
.5% Nonidet-P40, pH 8.0） に 可 溶 化 し た 細 胞 か ら 、 35,000gで 30分 間 ４ ℃ で 遠 心 分 離 （ 細
胞 デ ブ リ を 除 去 ） し て 細 胞 抽 出 物 を 得 た 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 以 下 の よ う に DPP-IVア ッ セ イ を 行 っ た 。
　 50μ lの 基 質 溶 液 (AFC； AFCは ア ミ ド -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ク マ リ ン で あ る )、 最 終 濃 度
100μ Mを 黒 色 微 量 定 量 プ レ ー ト に 置 い た 。 20μ lの ア ッ セ イ 緩 衝 液 (最 終 濃 度 50mM Tris HC
l pH 7.8,50mM NaCl,1% DMSO)を ピ ペ ッ ト で 入 れ た 。 30μ lの 可 溶 化 Caco-2タ ン パ ク 質 (最
終 濃 度 0.14μ gの タ ン パ ク 質 /１ ウ ェ ル )を 添 加 し て 反 応 を 開 始 さ せ た 。 調 べ る べ き 試 験 物
質 は 、 通 常 20μ l中 で 予 備 希 釈 し て 加 え 、 そ れ に 応 じ て ア ッ セ イ 緩 衝 液 の 量 を 減 ら し た 。
反 応 は 周 囲 温 度 で 行 い 、 60分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 次 に Victor 1420 Multilabel Count
er（ 励 起 波 長 405nm、 発 光 波 長 535nm） で 蛍 光 を 測 定 し た 。 Caco-2タ ン パ ク 質 の な い 混 合 物
（ ア ッ セ イ 緩 衝 液 で 体 積 を 置 き 換 え た ） で ブ ラ ン ク の 読 み （ ０ ％ の 活 性 に 相 当 す る ） を 得
、 物 質 を 加 え な い 混 合 物 で 対 照 値 （ 100％ の 活 性 に 相 当 す る ） を 得 た 。 問 題 の 試 験 物 質 の
効 力 （ IC 5 0 値 で 表 さ れ る ） は 、 各 場 合 に 11の 測 定 点 か ら 成 る 用 量 /活 性 曲 線 か ら 計 算 し た
。 以 下 の 結 果 を 得 た 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 本 発 明 に 従 っ て 調 製 し た 化 合 物 は 、 例 え ば 10mg/kgの 実 施 例 １ の 化 合 物 を ラ ッ ト に 経 口
投 与 し た 場 合 、 動 物 の 挙 動 に 変 化 が 検 出 さ れ な か っ た と い う よ う に 、 よ く 耐 え ら れ る 。
　 DPP-IV活 性 を 阻 害 す る 能 力 を 考 え る と 、 本 発 明 の 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 及 び そ の 対 応 す る 医
薬 的 に 許 容 し う る 塩 は 、 DPP-IV活 性 の 阻 害 に よ っ て 影 響 を 受 け う る す べ て の 状 態 又 は 病 気
の 治 療 に 好 適 で あ る 。 従 っ て 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 Ｉ 型 及 び II型 糖 尿 病 、 糖 尿 病 合 併 症 、
代 謝 性 ア シ ド ー シ ス 又 は ケ ト ー シ ス 、 イ ン シ ュ リ ン 耐 性 、 種 々 の 原 因 の 異 脂 肪 血 症 、 関 節
炎 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 と 関 連 疾 患 、 肥 満 症 、 同 種 移 植 片 移 植 及 び カ ル シ ト ニ ン 誘 発
骨 粗 し ょ う 症 の よ う な 病 気 又 は 状 態 の 予 防 又 は 治 療 に 適 す る と 期 待 さ れ る 。 さ ら に 、 こ れ
ら 物 質 は 、 膵 臓 Ｂ 細 胞 の ア ポ ト ー シ ス 又 は 壊 死 の よ う な Ｂ 細 胞 の 変 性 を 予 防 す る こ と が で
き る 。 本 物 質 は 、 膵 臓 細 胞 の 機 能 を 改 善 又 は 回 復 さ せ 、 ま た 膵 臓 Ｂ 細 胞 の 数 と 大 き さ を 増
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や す た め に も 好 適 で あ る 。 さ ら に 、 か つ 例 え ば GLP-1及 び GLP-2の よ う な グ ル カ ゴ ン 様 ペ プ
チ ド の 役 割 及 び そ の DPP-IV阻 害 と の 連 鎖 に 基 づ き 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 と り わ け 鎮 痛 又 は
不 安 軽 減 効 果 を 達 成 す る た め に 好 適 で あ り 、 ま た 手 術 後 の 異 化 状 態 又 は ホ ル モ ン ス ト レ ス
反 応 に 有 利 に 作 用 し 、 或 い は 心 筋 梗 塞 後 の 死 亡 率 又 は 罹 患 率 を 下 げ る 化 合 物 で も あ る よ う
だ 。 本 化 合 物 は 、 上 記 効 果 に 関 連 す る す べ て の 状 態 及 び GLP-1又 は GLP-2で 媒 介 さ れ る す べ
て の 状 態 の 治 療 に も 好 適 で あ る 。 本 発 明 の 化 合 物 は 、 利 尿 剤 又 は 抗 高 血 圧 症 薬 と し て も 使
用 で き 、 急 性 腎 不 全 の 予 防 と 治 療 に も 好 適 で あ る 。 本 化 合 物 は 、 慢 性 炎 症 性 腸 疾 患 の 予 防
と 治 療 に も 好 適 で あ る 。 ま た 、 DPP-IVイ ン ヒ ビ タ ー 、 よ っ て 本 発 明 の 化 合 物 を 用 い て も ヒ
ト 又 は 哺 乳 類 の 不 妊 症 （ 特 に 不 妊 症 が イ ン シ ュ リ ン 耐 性 又 は 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 に 関 係 し
て い る 場 合 ） を 治 療 し 、 又 は 繁 殖 を 高 め う る と 予 想 さ れ る 。 本 物 質 は 、 低 身 長 に 関 連 す る
成 長 ホ ル モ ン の 欠 乏 症 の 治 療 に も 好 適 で あ る 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 を 他 の 活 性 物 質 と 併 用 す る こ と も で き る 。 こ の よ う な 併 用 に 好 適 な 治 療
薬 と し て 、 例 え ば 、 メ ト ホ ル ミ ン 、 ス ル ホ ニ ル ウ レ ア （ 例 え ば グ リ ベ ン ク ラ ミ ド 、 ト ル ブ
タ ミ ド 、 グ リ メ ピ リ ド ） 、 ナ テ グ リ ニ ド (nateglinide)、 レ パ グ リ ニ ド (repaglinide)、 チ
ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン (例 え ば ロ シ グ リ タ ゾ ン (rosiglitazone)、 ピ オ グ リ タ ゾ ン (pioglitazon
e))、 PPAR-γ ア ゴ ニ ス ト (例 え ば GI 262570)、 α -グ ル コ シ ダ ー ゼ イ ン ヒ ビ タ ー (例 え ば ア
カ ボ ー ス (acarbose)、 ボ グ リ ボ ー ス (voglibose))、 α 2ア ン タ ゴ ニ ス ト 、 イ ン シ ュ リ ン 及
び イ ン シ ュ リ ン 類 似 体 、 GLP-1及 び GLP-1類 似 体 (例 え ば エ ク セ ン ジ ン (exendin-4))又 は ア
ミ リ ン の よ う な 抗 糖 尿 病 薬 が 挙 げ ら れ る 。 ま た 、 タ ン パ ク 質 チ ロ シ ン ホ ス フ ァ タ ー ゼ 1の
イ ン ヒ ビ タ ー 、 肝 臓 内 に お け る 調 節 解 除 さ れ た グ ル コ ー ス 生 産 に 影 響 を 与 え る 物 質 、 例 え
ば 、 グ ル コ ー ス -6-ホ ス フ ァ タ ー ゼ の イ ン ヒ ビ タ ー 、 又 は フ ル ク ト ー ス -1,6-ビ ホ ス フ ァ タ
ー ゼ 、 グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ リ ラ ー ゼ 、 グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト 及 び ホ ス ホ フ ェ ノ
ー ル ピ ル ビ ン 酸 カ ル ボ キ シ キ ナ ー ゼ 、 グ リ コ ー ゲ ン 合 成 キ ナ ー ゼ 又 は ピ ル ビ ン 酸 デ ヒ ド ロ
キ ナ ー ゼ の イ ン ヒ ビ タ ー 、 脂 質 低 減 剤 、 例 え ば HMG-CoA-レ ダ ク タ ー ゼ イ ン ヒ ビ タ ー (例 え
ば シ ム バ ス タ チ ン (simvastatin)、 ア ト ル バ ス タ チ ン (atorvastatin))、 フ ィ ブ ラ ー ト (fib
rates)(例 え ば ベ ン ザ フ ィ ブ ラ ー ト (bezafibrate） 、 フ ェ ノ フ ィ ブ ラ ー ト (fenofibrate))
、 ニ コ チ ン 酸 及 び そ の 誘 導 体 、 コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 イ ン ヒ ビ タ ー （ 例 え ば エ ゼ タ ミ ベ (eze
timibe)、 胆 汁 酸 -結 合 物 質 （ 例 え ば コ レ ス チ ラ ミ ン ） 、 HDL-上 昇 化 合 物 （ 例 え ば CETPの イ
ン ヒ ビ タ ー ） 又 は ABC1の 調 節 薬 又 は 肥 満 症 の 治 療 用 活 性 物 質 （ 例 え ば 、 シ ブ ト ラ ミ ン (sib
utramine)又 は テ ト ラ ヒ ド ロ リ ポ ス タ チ ン ） 、 又 は SB-418790若 し く は AD-9677の よ う な β 3

-ア ゴ ニ ス ト が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 高 血 圧 を 治 療 す る た め の 薬 物 、 例 え ば す べ て の ア ン タ ゴ ニ ス ト 又 は ACEイ ン ヒ ビ タ ー 、
利 尿 薬 、 β -ブ ロ ッ カ ー 等 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ を 本 化 合 物 と 併 用 す る こ と も で き る 。
　 こ の よ う な 効 果 を 果 た す た め に 必 要 な 薬 用 量 は 、 便 宜 上 、 静 脈 内 経 路 で は １ ～ 100mg、
好 ま し く は １ ～ 30mg、 経 口 で は １ ～ 1000mg、 好 ま し く は １ ～ 100mg、 各 場 合 １ 日 １ ～ ４ 回
で あ る 。 こ の 目 的 で は 、 本 発 明 に 従 っ て 調 製 さ れ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 、 任 意 に 他 の 活 性 物 質
と 併 用 し て 、 １ 種 以 上 の 不 活 性 な 通 常 の 担 体 及 び ／ 又 は 希 釈 剤 、 例 え ば 、 コ ー ン ス タ ー チ
、 ラ ク ト ー ス 、 グ ル コ ー ス 、 微 結 晶 性 セ ル ロ ー ス 、 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、 ポ リ ビ ニ
ル ピ ロ リ ド ン 、 ク エ ン 酸 、 酒 石 酸 、 水 、 水 /エ タ ノ ー ル 、 水 /グ リ セ ロ ー ル 、 水 /ソ ル ビ ト
ー ル 、 水 /ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 セ チ ル ス テ ア リ ル ア ル コ ー
ル 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル セ ル ロ ー ス 又 は 脂 肪 物 質 （ 例 え ば ハ ー ド フ ァ ッ ト ） 又 は そ れ ら の 適
宜 の 混 合 物 と 一 緒 に 組 み 入 れ て 、 プ レ ー ン 若 し く は コ ー テ ィ ン グ 錠 剤 、 カ プ セ ル 剤 、 散 剤
、 懸 濁 剤 若 し く は 座 剤 の よ う な 通 常 の ガ レ ヌ ス 剤 に す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 以 下 の 実 施 例 は 、 本 発 明 を 説 明 す る こ と を 意 図 し て い る 。
　 〔 出 発 化 合 物 の 調 製 〕
　 〔 実 施 例 Ｉ 〕
　 2-[3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-イ
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ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5
-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 317mgの 11-ク ロ ロ メ チ ル -ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン を 、 4mlの N,N-ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド 中 の 400mgの 2-[3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-
3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン と 276mgの 炭 酸 カ
リ ウ ム に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を ２ 時 間 80℃ で 撹 拌 す る 。 仕 上 げ に 混 合 物 を 水 と 混 ぜ 合 わ せ
、 生 じ た 沈 殿 を 吸 引 ろ 過 す る 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル カ ラ ム 上 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で 溶 出
液 と し て 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル (100:0→ 70:30)を 用 い て 精 製 す る 。
収 量 ： 120mg(理 論 の 20%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 594 [M+H] +

【 ０ ０ ７ ８ 】
　 実 施 例 Ｉ と 同 様 に 以 下 の 化 合 物 を 得 る 。
(1) 2-[3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-
イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン
-4-オ ン
(2) 2-[3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-
イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4
-オ ン
(3) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-
d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.41(シ リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル ＝ 3:7)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 592 [M+H] +

(4) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド
ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.50(シ リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル ＝ 2:8)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 608 [M+H] +

(5) 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ
ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 474, 476 [M+H]+

(6) 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,
5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.80(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /エ タ ノ ー ル ＝ 9:1)
(7) 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,
5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.50(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル ＝ 19:1)
(8) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-シ ア ノ メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.40(シ リ カ ゲ ル 、 石 油 エ ー テ ル /酢 酸 エ チ ル ＝ 1:4)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 426 [M+H] +

【 ０ ０ ７ ９ 】
　 〔 実 施 例 II〕
2-[3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )
-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 2.50gの 3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン を 、 5mlの ジ メ チ ル ス ル
ホ キ シ ド 中 の 2.65gの 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ
ダ ジ ン -4-オ ン と 2.12gの 炭 酸 ナ ト リ ウ ム に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を 一 晩 85℃ で 撹 拌 す る 。
　 周 囲 温 度 に 冷 ま し た 後 、 混 合 物 を 水 と 混 ぜ 合 わ せ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ
た 有 機 相 を 炭 素 マ グ ネ シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。 粗 生 成 物 は さ ら に 精 製 せ
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ず に さ ら に 反 応 さ せ る 。
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 387 [M+H] +

　 実 施 例 IIと 同 様 に 以 下 の 化 合 物 を 得 る 。
(1) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.15(シ リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル ＝ 3:7)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 401 [M+H] +

(2) 2-[(S)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ
ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 594 [M+H] +

(3) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ
ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 594 [M+H] +

(4) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-
d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.70(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /エ タ ノ ー ル ＝ 9:1)
(5) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-
d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
Ｒ f 値 ： 0.65(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル ＝ 9:1)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 568 [M+H] +

(6) 2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン
-1-イ ル )-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 387 [M+H] +

Ｒ f 値 ： 0.50(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /エ タ ノ ー ル ＝ 9:1)
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 〔 実 施 例 III〕
2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 0.63mlの ヒ ド ラ ジ ン 水 和 物 を 、 50mlの エ タ ノ ー ル 中 の 3.68gの 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-
イ ル )-5-ホ ル ミ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル に 一 滴 ず つ 加 え る 。 反 応 混 合 物
を １ 時 間 周 囲 温 度 で 撹 拌 し て か ら 、 3mlの 酢 酸 を 加 え 、 反 応 混 合 物 を さ ら に １ 時 間 還 流 さ
せ る 。 生 じ た 沈 殿 を 吸 引 ろ 過 し 、 エ タ ノ ー ル と ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ る 。
収 量 ： 2.65g(理 論 の 77%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 267, 269 [M+H]+

【 ０ ０ ８ １ 】
　 〔 実 施 例 IV〕
2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-ホ ル ミ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル
　 45mlの ジ イ ソ ブ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム ヒ ド リ ド (ト ル エ ン 中 1M)を 、 ア ル ゴ ン 雰 囲 気 下 -65℃
で 150mlの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 の 12.45gの 2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-1H-イ ミ ダ ゾ
ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル に 一 滴 ず つ 加 え る 。 反 応 混 合 物 を ２ 時 間 -65℃ で 撹 拌 し て
か ら 、 さ ら に 9mlの ジ イ ソ ブ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム ヒ ド リ ド 溶 液 を 加 え る 。 さ ら に １ 時 間 後 、
反 応 混 合 物 を -65℃ に て 1Mの 塩 酸 と テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (1:1)で ク エ ン チ し て 10分 間 撹 拌 す
る 。 次 い で 冷 浴 を 除 去 し 、 反 応 混 合 物 を 水 で 希 釈 し 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ
た 有 機 相 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル カ
ラ ム 上 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で シ ク ロ ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル (2:1→ 1:1)で 精 製 す る 。
収 量 ： 9.58g(理 論 の 85%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 285, 287 [M+H]+
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　 実 施 例 IVと 同 様 に 以 下 の 化 合 物 を 得 る 。
(1) 2-ブ ロ モ -3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-5-ホ ル ミ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン
酸 ジ メ チ ル
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 301, 303 [M+H]+

【 ０ ０ ８ ２ 】
　 〔 実 施 例 Ｖ 〕
2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル
　 4.53mlの 1-ブ ロ モ -2-ブ チ ン を 、 70mlの N,N-ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 中 の 13.20gの 2-ブ ロ
モ -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル と 8.57gの 炭 酸 カ リ ウ ム に 加 え 、 反 応 混 合
物 を 一 晩 周 囲 温 度 で 撹 拌 す る 。
　 仕 上 げ に 、 混 合 物 を 水 と 混 ぜ 合 わ せ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 、 混 ぜ 合 わ せ た 有 機 相 を 硫
酸 マ グ ネ シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。
収 量 ： 14.58g(理 論 の 92%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 315, 317 [M+H]+

　 実 施 例 Ｖ と 同 様 に 以 下 の 化 合 物 を 得 る 。
(1) 2-ブ ロ モ -3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ
ル
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 331, 333 [M+H]+

　 〔 実 施 例 VI〕
2-ブ ロ モ -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル
　 6.11mlの 臭 素 を 、 600mlの 塩 化 メ チ レ ン 中 の 19.80gの 1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4,5-ジ カ ル ボ ン
酸 ジ メ チ ル と 14.92gの 炭 酸 カ リ ウ ム に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を １ 時 間 周 囲 温 度 で 撹 拌 し て か
ら 、 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 と 塩 化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 の 混 合 物 (1:1)を 加 え る 。 有 機
相 を 大 部 分 分 離 し 、 水 相 を 酢 酸 エ チ ル で 数 回 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ た 有 機 相 を 硫 酸 マ グ ネ
シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る と 約 7.40gの 粗 生 成 物 が 残 る 。 水 相 を 酢 酸 エ チ ル
と 混 ぜ 合 わ せ 、 抽 出 装 置 内 で 一 晩 抽 出 す る 。 酢 酸 エ チ ル 抽 出 液 を エ バ ポ レ ー ト し 、 既 に 得
て い た 粗 生 成 物 と フ ラ ス コ 残 渣 を 混 ぜ 合 わ せ る 。
収 量 ： 13.10g(理 論 の 46%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 263, 265 [M+H]+

【 ０ ０ ８ ３ 】
　 〔 実 施 例 VII〕
2-ブ ロ モ -3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-
オ ン
　 0.50mlの 1-ブ ロ モ -2-ブ チ ン を 、 30mlの N,N-ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 中 の 1.30gの 2-ブ ロ モ
-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン と 0.99mlの ヒ ュ ー ニ ッ ヒ 塩
基 に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を ３ 時 間 周 囲 温 度 で 撹 拌 す る 。 次 に 、 回 転 式 エ バ ポ レ ー タ ー を 用
い て 真 空 中 溶 媒 を 除 去 す る 。 フ ラ ス コ 残 渣 を 40mlの 水 及 び 0.5mlの 濃 ア ン モ ニ ア 水 溶 液 と
共 に 撹 拌 し 、 吸 引 ろ 過 し 、 エ タ ノ ー ル と ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 す る 。
収 量 ： 1.30g(理 論 の 82%)
Ｒ f 値 ： 0.60(シ リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル ＝ 3:7)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 281, 283 [M+H]+

【 ０ ０ ８ ４ 】
　 〔 実 施 例 VII〕
2-ブ ロ モ -7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 5.20mlの 1.8M臭 素 溶 液 （ ア セ ト ニ ト リ ル 中 ） を 、 40mlの ア セ ト ニ ト リ ル 中 の 1.40gの 7-
メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン と 1.30gの 炭 酸 カ リ ウ ム に ゆ っ
く り 一 滴 ず つ 加 え る 。 次 に 、 反 応 混 合 物 を 70℃ に 加 熱 す る と 、 混 合 物 が 急 速 に 脱 色 す る 。
さ ら に 反 応 が HPLC-MSで 終 了 す る ま で 臭 素 溶 液 と 炭 酸 カ リ ウ ム を バ ッ チ 形 式 で 加 え る 。 仕
上 げ に 、 反 応 混 合 物 を エ バ ポ レ ー ト し 、 100mlの 水 と 撹 拌 し 、 吸 引 ろ 過 す る 。 ろ 液 1Mの 塩
酸 で 酸 性 に し 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ た 抽 出 液 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 上 で 乾 燥 さ
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せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。
収 量 ： 1.30g(理 論 の 61%)
Ｒ f 値 ： 0.37(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル ＝ 9:1)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 229, 231 [M+H]+

【 ０ ０ ８ ５ 】
　 〔 実 施 例 IX〕
7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 15mlの 水 中 の 4.00gの 亜 硝 酸 ナ ト リ ウ ム の 溶 液 を 、 30mlの 酢 酸 、 5mlの 水 及 び 0.5mlの 濃
硫 酸 の 混 合 物 中 の 2.20gの 4-ア ミ ノ -7-メ チ ル -3H-イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン に 50℃ で 一
滴 ず つ 加 え る 。 反 応 混 合 物 を 50℃ で さ ら に ２ 時 間 撹 拌 し て か ら 90℃ に １ 時 間 加 熱 す る 。 周
囲 温 度 に 冷 却 後 、 反 応 混 合 物 を 30mlの 水 で 希 釈 す る 。 生 じ た 沈 殿 を 吸 引 ろ 過 し 、 水 、 エ タ
ノ ー ル 及 び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ る 。
収 量 ： 1.00g(理 論 の 45%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 151 [M+H] +

【 ０ ０ ８ ６ 】
　 〔 実 施 例 Ｘ 〕
4-ア ミ ノ -7-メ チ ル -3H-イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン
　 50mlの エ タ ノ ー ル 中 の 2.00gの 5-ア セ チ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ニ ト リ ル と 4.00ml
の ヒ ド ラ ジ ン 水 和 物 の 混 合 物 を 、 HPLC-MSで 反 応 が 完 了 す る ま で 100℃ に 加 熱 す る 。 周 囲 温
度 に 冷 却 後 、 反 応 混 合 物 を エ バ ポ レ ー ト し 、 20mlの 冷 エ タ ノ ー ル と 共 に 撹 拌 し 、 吸 引 ろ 過
す る 。 フ ィ ル タ ー ケ ー ク を ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ る 。
収 量 ： 2.10g(理 論 の 95%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 150 [M+H] +

【 ０ ０ ８ ７ 】
　 〔 実 施 例 XI〕
5-ア セ チ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ニ ト リ ル
　 臭 化 メ チ ル マ グ ネ シ ウ ム の 3M溶 液 (57ml,ジ エ チ ル エ ー テ ル 中 )を 、 ア ル ゴ ン 雰 囲 気 下 で
温 度 を ５ ℃ ～ 15℃ に 維 持 し な が ら 、 80mlの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 7.00gの 4,5-ジ シ ア ノ -イ
ミ ダ ゾ ー ル を 加 え る 。
　 ２ 時 間 後 、 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で 反 応 を 完 了 さ せ 、 反 応 混 合 物 を 400mlの 酢 酸 エ チ
ル で 希 釈 す る 。 次 い で 400mlの 飽 和 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 溶 液 を ゆ っ く り 添 加 す る 。 10分 後 、
混 合 物 を 半 濃 硫 酸 で 酸 性 に し 、 さ ら に 20分 間 撹 拌 後 、 有 機 相 を 分 離 す る 。 水 相 を 酢 酸 エ チ
ル で 抽 出 し 、 混 ぜ 合 わ せ た 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。 フ
ラ ス コ 残 渣 を 酢 酸 エ チ ル と 撹 拌 し 、 吸 引 ろ 過 し 、 酢 酸 エ チ ル と ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 す
る 。
収 量 ： 3.30g(理 論 の 43%)
質 量 ス ペ ク ト ル  (ESI + ):m/z = 136 [M+H] +

【 ０ ０ ８ ８ 】
　 〔 実 施 例 XII〕
　 2-ク ロ ロ メ チ ル -ナ フ ト [2,1-d]オ キ サ ゾ ー ル  
　 2.93gの 2-ア ミ ノ -1-ナ フ ト ー ル を 、 5mlの エ タ ノ ー ル 中 の 3.54gの 2-ク ロ ロ -1,1,1-ト リ
エ ト キ シ -エ タ ン と 60℃ で 反 応 さ せ て 調 製 す る 。
収 量 ： 1.90g(理 論 の 58%)
Ｒ f 値 ： 0.55(シ リ カ ゲ ル ,石 油 エ ー テ ル /酢 酸 エ チ ル  = 9:1)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 218, 220 [M+H]+

　 実 施 例 XIIと 同 様 に 以 下 の 化 合 物 を 得 る 。
(1) 2-ク ロ ロ メ チ ル -ナ フ ト [1,2-d]オ キ サ ゾ ー ル
Ｒ f 値 ： 0.90 (シ リ カ ゲ ル ,塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル ＝ 19:1)
質 量 ス ペ ク ト ル  (ESI + )： m/z = 218, 220 [M+H]+

【 ０ ０ ８ ９ 】
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　 〔 実 施 例 XIII〕
2-ブ ロ モ -3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-c]ピ リ ジ ン -4-オ
ン
　 1.55gの バ ー ジ ェ ス (Burgess)試 薬 (メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ス ル フ ァ モ イ ル -ト リ エ チ ル ア ン
モ ニ ウ ム -N-ベ タ イ ン )を 、 20mlの 塩 化 メ チ レ ン と 4mlの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 の 1.60gの 2-
ブ ロ モ -7-ヒ ド ロ キ シ -3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-3,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4
,5-c]ピ リ ジ ン -4-オ ン に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を 60℃ で ８ 時 間 撹 拌 し て か ら さ ら に 0.3当 量
の バ ー ジ ェ ス 試 薬 を 加 え る 。 さ ら に ２ 時 間 後 、 冷 め た 反 応 混 合 物 を 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水
溶 液 と 混 ぜ 合 わ せ て 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ た 有 機 相 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム 上 で
乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。 溶 出 液 と し て 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル (1:0→ 10:1)を 用 い
、 シ リ カ ゲ ル カ ラ ム を 通 し て フ ラ ス コ 残 渣 を ク ロ マ ト グ ラ フ 処 理 す る 。
収 量 ： 1.06g(理 論 の 60%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 282, 284 [M+H]+

【 ０ ０ ９ ０ 】
　 〔 実 施 例 XIV〕
2-ブ ロ モ -7-ヒ ド ロ キ シ -3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-3,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ
[4,5-c]ピ リ ジ ン -4-オ ン
　 90mlの 水 と 5.40gの 鉄 粉 を 270mlの エ タ ノ ー ル 中 の 4.15g2-ブ ロ モ -5-(1-ヒ ド ロ キ シ -2-ニ
ト ロ -エ チ ル )-3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル に 加
え る 。 混 合 物 を 還 流 さ せ 、 36mlの 氷 酢 酸 と 混 ぜ 合 わ せ 、 還 流 温 度 で １ 時 間 半 撹 拌 す る 。 冷
め た 反 応 溶 液 を Celiteで ろ 過 す る 。 ろ 液 を エ バ ポ レ ー ト し 、 エ タ ノ ー ル と 混 ぜ 合 わ せ 、 固
体 炭 酸 ナ ト リ ウ ム で 塩 基 性 に す る 。 混 合 物 を 60℃ で ３ 時 間 撹 拌 す る 。 次 に 蒸 留 で エ タ ノ ー
ル を 除 去 し 、 フ ラ ス コ 残 渣 を 水 と 混 ぜ 合 わ せ 、 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 混 ぜ 合 わ せ た 抽 出
液 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。 溶 出 液 と し て 塩 化 メ チ レ ン /メ
タ ノ ー ル (1:1→ 7:1)を 用 い 、 シ リ カ ゲ ル 上 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で 粗 生 成 物 を 精 製 す る 。
収 量 ： 1.62g(理 論 の 47%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 300, 302 [M+H]+

【 ０ ０ ９ １ 】
　 〔 実 施 例 XV〕
2-ブ ロ モ -5-(1-ヒ ド ロ キ シ -2-ニ ト ロ -エ チ ル )-3-(3-メ チ ル -2-ブ テ ン -1-イ ル )-3H-イ ミ ダ
ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル
　 35mlの ニ ト ロ メ タ ン を 、 15mlの メ タ ノ ー ル 中 の 1.14gの 炭 酸 セ シ ウ ム に 周 囲 温 度 で 加 え
る 。 次 に 、 20mlの メ タ ノ ー ル と 5mlの 塩 化 メ チ レ ン 中 の 3.50gの 2-ブ ロ モ -3-(3-メ チ ル -2-
ブ テ ン -1-イ ル )-5-ホ ル ミ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル の 溶 液 と 混 合 物 を 混 ぜ
合 わ せ 、 周 囲 温 度 で 15分 間 撹 拌 す る 。 次 い で 0.5mlの 酢 酸 を 加 え 、 溶 液 を 真 空 中 エ バ ポ レ
ー ト す る 。 フ ラ ス コ 残 渣 を 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 と 混 ぜ 合 わ せ て 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。
混 ぜ 合 わ せ た 有 機 相 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム 上 で 乾 燥 さ せ 、 エ バ ポ レ ー ト す る 。  
収 量 ： 4.15g(理 論 の 99%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 362, 364 [M+H]+

【 ０ ０ ９ ２ 】
　 〔 実 施 例 XVI〕
2-[(R)-3-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-
イ ル )-5-[(4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [
4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 40mgの ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド (95%)を 9mlの メ タ ノ ー ル 中 の 605mgの 2-[(R)-3-(tert.-ブ
チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-シ ア ノ メ チ
ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン の 溶 液 に 加 え る 。 混 合 物 を 周 囲 温 度
で １ 時 間 撹 拌 し て か ら 41μ Lの 氷 酢 酸 で 中 和 す る 。 次 に 、 2mlの メ タ ノ ー ル 中 の 195mgの ア
ン ト ラ ニ ル 酸 の 溶 液 を 加 え 、 反 応 混 合 物 を 70℃ に 加 熱 す る 。 約 ２ 時 間 後 、 白 色 の か さ ば る
沈 殿 が 生 成 し 、 反 応 混 合 物 を 周 囲 温 度 に 冷 ま す 。 生 成 沈 殿 を 吸 引 ろ 過 し 、 冷 メ タ ノ ー ル で
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洗 浄 し て 乾 燥 さ せ る 。
収 量 ： 234mg(理 論 の 30%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 545 [M+H] +

【 ０ ０ ９ ３ 】
　 〔 最 終 化 合 物 の 調 製 〕
　 〔 実 施 例 １ 〕
2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ
ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
　 0.33mlの ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 、 氷 浴 で 冷 却 し な が ら 3mlの 塩 化 メ チ レ ン 中 の 120mgの 2-[3
-(tert.-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[
(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ
ダ ジ ン -4-オ ン に 加 え る 。 反 応 混 合 物 を 周 囲 温 度 で 一 晩 撹 拌 す る 。 仕 上 げ に 反 応 混 合 物 を
冷 炭 酸 カ リ ウ ム 飽 和 溶 液 に 注 ぎ 、 塩 化 メ チ レ ン で 抽 出 す る 。 有 機 相 を 分 離 し 、 エ バ ポ レ ー
ト す る 。 溶 出 液 と し て 塩 化 メ チ レ ン /メ タ ノ ー ル (100:0→ 70:30)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 ク
ロ マ ト グ ラ フ ィ ー で 粗 生 成 物 を 精 製 す る 。
収 量 ： 63mg(理 論 の 63%)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 494 [M+H] +

　 実 施 例 １ と 同 様 に 以 下 の 化 合 物 が 得 ら れ る 。
(1) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -6-イ
ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ９ ４ 】
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ５ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 478 [M+H] +

(2) 2-(3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト レ ン -9-イ ル
)メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ ０ ９ ６ 】
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ７ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 477 [M+H] +

(3) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(フ ェ ナ ン ト リ ジ ン -
6-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン  x ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸
【 ０ ０ ９ ８ 】
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【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ９ 】
Ｒ f 値 ： 0.45(既 製 の 逆 相 TLCプ レ ー ト (E. Merck)、 ア セ ト ニ ト リ ル /水 /ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
＝ 50:50:0.1)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 492 [M+H] +

(4) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-7-メ チ ル -3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-
オ ン

【 ０ １ ０ ０ 】
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ １ 】
塩 化 メ チ レ ン 中 の イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 性 塩 酸 (5～ 6M)で 実 施 。
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 508 [M+H] +

(5) 2-((S)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ １ ０ ２ 】
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ３ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 494 [M+H] +

(6) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ジ ベ ン ゾ [b,f][1,4
]オ キ サ ゼ ピ ン -11-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ １ ０ ４ 】
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【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ５ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 494 [M+H] +

(7) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [2,1-d]オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ １ ０ ６ 】
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ７ 】
Ｒ f 値 ： 0.40(シ リ カ ゲ ル 、 塩 化 メ チ レ ン /エ タ ノ ー ル /濃 ア ン モ ニ ア 水 ＝ 90： 10： 2)
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 468 [M+H] +

(8) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(ナ フ ト [1,2-d]オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ １ ０ ８ 】
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ９ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 468 [M+H] +

(9) 2-((R)-3-ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-3-(2-ブ チ ン -1-イ ル )-5-[(4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ
ド ロ -キ ナ ゾ リ ン -2-イ ル )メ チ ル ]-3,5-ジ ヒ ド ロ -イ ミ ダ ゾ [4,5-d]ピ リ ダ ジ ン -4-オ ン
【 ０ １ １ ０ 】
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ １ 】
質 量 ス ペ ク ト ル (ESI + )： m/z = 445 [M+H] +

　 上 記 実 施 例 １ 及 び 文 献 公 知 の 他 の 方 法 と 同 様 に し て 以 下 の 化 合 物 も 得 ら れ る 。
【 ０ １ １ ２ 】

10

20

30

40

50

(41) JP 2006-527717 A 2006.12.7



【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ３ 】
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

50

(42) JP 2006-527717 A 2006.12.7



【 ０ １ １ ４ 】
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【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ５ 】
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【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ６ 】
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【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ７ 】
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【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ８ 】
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【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ １ ９ 】
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【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ０ 】
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ １ 】
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【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ２ 】

10

20

30

40

50

(51) JP 2006-527717 A 2006.12.7



【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ３ 】
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【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ４ 】
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【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ５ 】
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【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ １ ２ ６ 】
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【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ７ 】
　 〔 実 施 例 ２ 〕
　 （ 75mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る コ ー テ ィ ン グ 錠 剤 ）
１ 錠 剤 コ ア は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 75.0mg
　 　 リ ン 酸 カ ル シ ウ ム 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 93.0mg
　 　 コ ー ン ス タ ー チ 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 35.5mg
　 　 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 　 　 　 　 　 　 　 　 　 10.0mg
　 　 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル メ チ ル セ ル ロ ー ス 　 　 15.0mg
　 　 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 　 　 　 　 　 　 　
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  230.0mg
【 ０ １ ２ ８ 】
　 調 製 ：
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 1.5mg



　 活 性 物 質 を リ ン 酸 カ ル シ ウ ム 、 コ ー ン ス タ ー チ 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 ヒ ド ロ キ シ プ
ロ ピ ル メ チ ル セ ル ロ ー ス 及 び 指 定 量 の 半 分 の ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム と 混 合 す る 。 錠 剤
製 造 機 で 直 径 13mmの ブ ラ ン ク を 作 り 、 適 宜 の 機 械 を 用 い て こ れ ら を メ ッ シ ュ サ イ ズ 1.5mm
の 篩 い で 裏 ご し し 、 残 り の ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム と 混 合 す る 。 こ の 顆 粒 を 錠 剤 製 造 機
で 圧 縮 し て 所 望 形 状 の 錠 剤 を 形 成 す る 。
　 　 コ ア の 重 量 ： 230mg
　 　 ダ イ ： ９ mm、 凸 状
　 こ の よ う に し て 製 造 し た 錠 剤 コ ア を 本 質 的 に ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル メ チ ル セ ル ロ ー ス か ら
成 る フ ィ ル ム で コ ー テ ィ ン グ す る 。 完 成 フ ィ ル ム コ ー テ ィ ン グ 錠 剤 を 蜜 蝋 で 磨 く 。
　 　 コ ー テ ィ ン グ 錠 剤 の 重 量 ： 245mg。
【 ０ １ ２ ９ 】
　 〔 実 施 例 ３ 〕
　 （ 100mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 錠 剤 ）
組 成 ：
　 １ 錠 は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  100.0mg
　 　 ラ ク ト ー ス 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 80.0mg
　 　 コ ー ン ス タ ー チ 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 34.0mg
　 　 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 　 　 　 　 　 　 　 　 　  4.0mg
　 　 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 　 　 　 　 　 　 　
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  220.0mg
【 ０ １ ３ ０ 】
　 調 製 方 法 ：
　 活 性 物 質 、 ラ ク ト ー ス 及 び コ ー ン ス タ ー チ を 一 緒 に 混 合 し 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン の 水
溶 液 で 均 一 に 湿 ら せ る 。 こ の 湿 潤 組 成 物 を 篩 い （ 2.0mmメ ッ シ ュ サ イ ズ ） 、 ラ ッ ク 型 乾 燥
器 内 50℃ で 乾 燥 さ せ た 後 、 再 び 篩 い （ 1.5mmメ ッ シ ュ サ イ ズ ） 、 潤 沢 剤 を 加 え る 。 完 成 混
合 物 を 圧 縮 し て 錠 剤 を 形 成 す る 。
　 　 錠 剤 の 重 量 ： 220mg
　 　 直 径 ： 10mm、 二 平 面 で 、 両 面 に 小 面 が 切 り 出 さ れ て お り 一 面 に ノ ッ チ が あ る 。
【 ０ １ ３ １ 】
　 〔 実 施 例 ４ 〕
　 （ 150mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 錠 剤 ）
組 成 ：
　 １ 錠 は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  150.0mg
　 　 粉 末 ラ ク ト ー ス 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 89.0mg
　 　 コ ー ン ス タ ー チ 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 40.0mg
　 　 コ ロ イ ド シ リ カ 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 10.0mg
　 　 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 　 　 　 　 　 　 　 　 　 10.0mg
　 　 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 　 　 　 　 　 　 　
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  300.0mg
【 ０ １ ３ ２ 】
　 調 製 ：
　 ラ ク ト ー ス 、 コ ー ン ス タ ー チ 及 び シ リ カ と 混 合 し た 活 性 物 質 を 20％ の ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ
ド ン 水 溶 液 で 湿 ら せ 、 メ ッ シ ュ サ イ ズ 1.5mmの 篩 い に 通 す 。 45℃ で 乾 燥 さ せ た 顆 粒 を 同 じ
篩 い に 再 び 通 し 、 指 定 量 の ス テ ア リ ン 酸 と 混 合 す る 。 こ の 混 合 物 か ら 打 錠 す る 。
　 　 錠 剤 の 重 量 ： 300mg
　 　 ダ イ ： 10mm、 フ ラ ッ ト 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 〔 実 施 例 ５ 〕
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 2.0mg

 1.0mg



　 （ 150mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 硬 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 剤 ）
　 １ カ プ セ ル は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  150.0mg
　 　 コ ー ン ス タ ー チ （ 乾 燥 ） 　 　 　 　 　 　 　 約 80.0mg
　 　 ラ ク ト ー ス （ 粉 末 ） 　 　 　 　 　 　 　 　 　 約 87.0mg
　 　 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 　 　 　 　 　 　 　
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  約 420.0mg
【 ０ １ ３ ４ 】
　 調 製 ：
　 活 性 物 質 を 賦 形 剤 と 混 合 し 、 メ ッ シ ュ サ イ ズ 0.75mmの 篩 い に 通 し 、 適 切 な 装 置 を 用 い て
均 質 に 混 合 す る 。 最 終 混 合 物 を １ 号 サ イ ズ の 硬 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル に 詰 め る 。
　 　 カ プ セ ル 充 填 物 ： 約 320mg
　 　 カ プ セ ル シ ェ ル ： １ 号 サ イ ズ の ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 。
【 ０ １ ３ ５ 】
　 〔 実 施 例 ６ 〕
　 （ 150mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 座 剤 ）
　 １ 座 剤 は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 150.0mg
　 　 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 1500　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 550.0mg
　 　 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 6000　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 460.0mg
　 　 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ソ ル ビ タ ン モ ノ ス テ ア レ ー ト 　
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 2,000.0mg
　 調 製 ：
　 座 剤 練 薬 を 融 か し た 後 、 活 性 物 質 を そ の 中 に 均 質 に 分 布 さ せ 、 溶 融 物 を 冷 却 鋳 型 中 に 注
ぐ 。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 〔 実 施 例 ７ 〕
　 （ 50mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 懸 濁 剤 ）
　 100mlの 懸 濁 剤 は 以 下 の 成 分 を 含 有 ：
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 1.00g
　 　 カ ル ボ キ メ チ ル セ ル ロ ー ス -Na塩 　 　 　 　  0.10g
　 　 p-ヒ ド ロ キ シ 安 息 香 酸 メ チ ル 　 　 　 　 　 　 0.05g
　 　 p-ヒ ド ロ キ シ 安 息 香 酸 プ ロ ピ ル 　 　 　 　 　 0.01g
　 　 グ ル コ ー ス 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　  10.00g
　 　 グ リ セ ロ ー ル 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 5.00g
　 　 70％ ソ ル ビ ト ー ル 溶 液 　 　 　 　 　 　 　 　  20.00g
　 　 調 味 料 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 0.30g
　 　 蒸 留 水 を 加 え て 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 100ml
【 ０ １ ３ ７ 】
　 調 製 ：
　 蒸 留 水 を 70℃ に 加 熱 す る 。 p-ヒ ド ロ キ シ 安 息 香 酸 メ チ ル 及 び p-ヒ ド ロ キ シ 安 息 香 酸 プ ロ
ピ ル を グ リ セ ロ ー ル 及 び カ ル ボ キ シ メ チ ル セ ル ロ ー ス の ナ ト リ ウ ム 塩 と 一 緒 に 撹 拌 し な が
ら 溶 か す 。 こ の 溶 液 を 周 囲 温 度 に 冷 ま し 、 活 性 物 質 を 加 え 、 撹 拌 し な が ら 溶 液 中 に 均 質 に
分 散 さ せ る 。 糖 、 ソ ル ビ ト ー ル 溶 液 及 び 調 味 料 を 添 加 か つ 溶 解 後 、 懸 濁 液 を 撹 拌 し な が ら
脱 気 し て 空 気 を 除 去 す る 。
　 ５ mlの 懸 濁 剤 は 50mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 〔 実 施 例 ８ 〕
　 （ 10mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る ア ン プ ル ）
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 10.0mg
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 3.0mg

　 840.0mg



　 　 0.01N 塩 酸 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 適 量
　 　 ２ 回 蒸 留 し た 水 を 加 え て 　 　 　 　 2.0ml
　 調 製 ：
　 活 性 物 質 を 必 要 量 の 0.01N 塩 酸 に 溶 か し 、 塩 化 ナ ト リ ウ ム で 等 張 に し 、 滅 菌 ろ 過 し て ２
mlの ア ン プ ル に 移 す 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　 〔 実 施 例 ９ 〕
　 （ 50mgの 活 性 物 質 を 含 有 す る ア ン プ ル ）
　 　 活 性 物 質 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 50.0mg
　 　 0.01N 塩 酸 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 適 量
　 　 ２ 回 蒸 留 し た 水 を 加 え て 　 　 　 　 10.0ml
　 調 製 ：
　 活 性 物 質 を 必 要 量 の 0.01N 塩 酸 に 溶 か し 、 塩 化 ナ ト リ ウ ム で 等 張 に し 、 滅 菌 ろ 過 し て 10
mlの ア ン プ ル に 移 す 。
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【 国 際 調 査 報 告 】
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