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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ２ 】

【 請 求 項 ３ 】

【 請 求 項 ４ 】
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式 （ Ｉ ） に お い て 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ 、 Ｒ １ １ 、 Ｒ １ ２ 、 Ｒ

１ ５ 、 Ｒ １ ６ 、 お よ び Ｒ ２ ０ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 オ キ ソ 、 ス ル ホ ン 酸 、 ま た は － Ｎ Ｈ － 、 － Ｎ （ ア
ル キ ル ） － 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｓ Ｏ － 、 － Ｓ Ｏ ２ － 、 － Ｏ － Ｓ Ｏ ２ － 、 － Ｓ Ｏ ２ － Ｏ －
、 － Ｓ Ｏ ３ － Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 － Ｏ － Ｃ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ ’ － 、 も し く
は － Ｎ Ｒ ’ － Ｃ Ｏ － に よ っ て １ 箇 所 ま た は 複 数 の 位 置 が 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る ア ル キ
ル で あ り 、
　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ 、 Ｒ １ ３ 、 お よ び Ｒ １ ４ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ
ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ま た は ア ミ ノ で あ り
、
　 ｎ は 、 ０ 、 １ 、 ま た は ２ で あ り 、
　 Ａ は 、 ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン 、 ま た は ア ル キ ニ レ ン で あ り 、
　 Ｘ 、 Ｙ 、 お よ び Ｚ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 － Ｓ Ｒ ’
、 － Ｎ Ｒ ’ Ｒ ” 、 － Ｎ （ Ｏ Ｒ ’ ） Ｒ ” 、 ま た は － Ｎ （ Ｓ Ｒ ’ ） Ｒ ” で あ り 、 あ る い は Ｘ と
Ｙ が 一 緒 に な っ て 、 ＝ Ｏ 、 ＝ Ｓ 、 ま た は ＝ Ｎ Ｒ ’ で あ り 、
　 Ｒ ’ お よ び Ｒ ” は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ ア ル キ ル で あ る 、 式
（ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 エ ス テ ル 、 ア ミ ド 、 鏡 像 異 性 体 、 異 性 体 、 互 変 異 性 体 、 多
形 、 プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は 誘 導 体 。

Ｒ ５ が β 水 素 で あ り 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ６ が α ヒ ド ロ キ シ で あ り 、 ｎ が ０ で あ り 、 Ａ が ア ル キ
レ ン で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。

Ｘ 、 Ｙ 、 お よ び Ｚ が 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 ま た は － Ｓ Ｒ ’ で あ り 、 あ る
い は Ｘ と Ｙ が 一 緒 に な っ て 、 ＝ Ｏ ま た は ＝ Ｓ で あ り 、 Ｚ が 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 － Ｓ Ｒ ’ 、 － Ｎ Ｒ
’ Ｒ ” 、 － Ｎ （ Ｏ Ｒ ’ ） Ｒ ” 、 ま た は － Ｎ （ Ｓ Ｒ ’ ） Ｒ ” で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物
。

前 記 化 合 物 が



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ５ 】

【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ６ 】
【 化 ４ 】
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で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。

前 記 化 合 物 が

で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。

　 式 （ Ｉ ） に お い て 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ 、 Ｒ １ １ 、 Ｒ １ ２ 、 Ｒ

１ ５ 、 Ｒ １ ６ 、 お よ び Ｒ ２ ０ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 オ キ ソ 、 ス ル ホ ン 酸 、 ま た は － Ｎ Ｈ － 、 － Ｎ （ ア
ル キ ル ） － 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｓ Ｏ － 、 － Ｓ Ｏ ２ － 、 － Ｏ － Ｓ Ｏ ２ － 、 － Ｓ Ｏ ２ － Ｏ －
、 － Ｓ Ｏ ３ － Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 － Ｏ － Ｃ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ ’ － 、 も し く
は － Ｎ Ｒ ’ － Ｃ Ｏ － に よ っ て １ 箇 所 ま た は 複 数 の 位 置 が 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る ア ル キ
ル で あ り 、
　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ 、 Ｒ １ ３ 、 お よ び Ｒ １ ４ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ
ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ま た は ア ミ ノ で あ り
、
　 ｎ は 、 ０ 、 １ 、 ま た は ２ で あ り 、
　 Ａ は 、 ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン 、 ま た は ア ル キ ニ レ ン で あ り 、
　 Ｘ 、 Ｙ 、 お よ び Ｚ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 － Ｓ Ｒ ’



【 請 求 項 ７ 】

【 請 求 項 ８ 】

【 請 求 項 ９ 】

【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 １ ０ 】

【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 １ １ 】

【 請 求 項 １ ２ 】

【 請 求 項 １ ３ 】

【 請 求 項 １ ４ 】
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、 － Ｎ Ｒ ’ Ｒ ” 、 － Ｎ （ Ｏ Ｒ ’ ） Ｒ ” 、 ま た は － Ｎ （ Ｓ Ｒ ’ ） Ｒ ” で あ り 、 あ る い は Ｘ と
Ｙ が 一 緒 に な っ て 、 ＝ Ｏ 、 ＝ Ｓ 、 ま た は ＝ Ｎ Ｒ ’ で あ り 、
　 Ｒ ’ お よ び Ｒ ” は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ ア ル キ ル で あ る 、 式
（ Ｉ ） の 化 合 物 、 ま た は そ の 塩 、 エ ス テ ル 、 ア ミ ド 、 鏡 像 異 性 体 、 異 性 体 、 互 変 異 性 体 、
多 形 、 プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る 治 療 有 効 量 の 化 合 物 を 含 む 薬 剤 組 成
物 。

Ｒ ５ が β 水 素 で あ り 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ６ が α ヒ ド ロ キ シ で あ り 、 ｎ が ０ で あ り 、 Ａ が ア ル キ
レ ン で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物 。

Ｘ 、 Ｙ 、 お よ び Ｚ が 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 ま た は － Ｓ Ｒ ’ で あ り 、 あ る
い は Ｘ と Ｙ が 一 緒 に な っ て 、 ＝ Ｏ ま た は ＝ Ｓ で あ り 、 Ｚ が 、 － Ｏ Ｒ ’ 、 － Ｓ Ｒ ’ 、 － Ｎ Ｒ
’ Ｒ ” 、 － Ｎ （ Ｏ Ｒ ’ ） Ｒ ” 、 ま た は － Ｎ （ Ｓ Ｒ ’ ） Ｒ ” で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物
。

前 記 化 合 物 が

で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 化 合 物 が

で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 組 成 物 が 剤 形 で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 、 錠 剤 、 軟 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 、 硬 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 、 懸 濁 性 錠 剤 、 発 泡 性 錠 剤
、 粉 末 、 発 泡 性 粉 末 、 チ ュ ア ブ ル 錠 、 溶 液 、 懸 濁 液 、 乳 濁 液 、 ク リ ー ム 、 ゲ ル 、 パ ッ チ 、
お よ び 座 剤 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 錠 剤 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。



【 請 求 項 １ ５ 】

【 請 求 項 １ ６ 】

【 請 求 項 １ ７ 】

【 請 求 項 １ ８ 】

【 請 求 項 １ ９ 】

【 請 求 項 ２ ０ 】

【 請 求 項 ２ １ 】

【 請 求 項 ２ ２ 】

【 請 求 項 ２ ３ 】

【 請 求 項 ２ ４ 】

【 請 求 項 ２ ５ 】

【 請 求 項 ２ ６ 】

【 請 求 項 ２ ７ 】

【 請 求 項 ２ ８ 】

【 請 求 項 ２ ９ 】
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前 記 剤 形 が 軟 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 硬 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 懸 濁 製 錠 剤 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 発 泡 性 錠 剤 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 粉 末 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 発 泡 性 粉 末 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が チ ュ ア ブ ル 錠 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 溶 液 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 懸 濁 液 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 乳 濁 液 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が ク リ ー ム で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が ゲ ル で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が パ ッ チ で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 剤 形 が 座 剤 で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

製 薬 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 を さ ら に 含 む 請 求 項 １ １ に 記 載 の 組 成 物 。

前 記 製 薬 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 が 、 結 合 剤 、 崩 壊 剤 、 充 填 剤 、 界 面 活 性 剤 、 可 溶 化 剤 、 安
定 剤 、 滑 沢 剤 、 湿 潤 剤 、 希 釈 剤 、 粘 着 防 止 剤 、 流 動 促 進 剤 、 ま た は 、 製 薬 的 適 合 性 の あ る
担 体 を 含 む 請 求 項 ２ ８ に 記 載 の 組 成 物 。
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