
JP 2010-529991 A5 2010.11.4

10

20

30

40

50

【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成22年11月4日(2010.11.4)

【公表番号】特表2010-529991(P2010-529991A)
【公表日】平成22年9月2日(2010.9.2)
【年通号数】公開・登録公報2010-035
【出願番号】特願2010-512311(P2010-512311)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 257/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   7/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/41     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 401/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4439   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 403/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4155   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 417/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/427    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/454    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/167    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4178   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/496    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4709   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/501    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4196   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 405/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5377   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/541    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4725   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 413/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4245   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/433    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 471/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/423    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5513   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/55     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 409/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/428    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5415   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 401/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/506    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/498    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/497    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 498/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5383   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5365   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/437    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 417/14     (2006.01)



(2) JP 2010-529991 A5 2010.11.4

10

20

30

40

   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｆ   9/6524   (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 257/04    ＣＳＰＺ
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   7/02    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/41    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 401/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4439  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 403/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4155  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 417/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/427   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/454   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/167   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4178  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/496   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4709  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/501   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4196  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 405/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/5377  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/541   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4725  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 413/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4245  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/433   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １０６Ｃ
   Ａ６１Ｋ  31/423   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １０１　
   Ａ６１Ｋ  31/5513  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/55    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 409/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/428   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/5415  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 401/14    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/506   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/498   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/497   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 498/04    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/5383  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/5365  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １０４Ｚ
   Ａ６１Ｋ  31/437   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 417/14    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １１３　
   Ｃ０７Ｄ 487/04    １４４　
   Ｃ０７Ｆ   9/6524  　　　　



(3) JP 2010-529991 A5 2010.11.4

【手続補正書】
【提出日】平成22年9月16日(2010.9.16)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）、（ＩＩ）、または（ＩＩＩ）：
【化１－１】

【化１－２】

【化１－３】

［式中、
　Ａは、０～３個のＲ1でさらに置換されたＣ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、ＮＲ13

、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む５～１０員のヘテ
ロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲ1で置換されており；
　ただし、Ａが１つまたは複数の窒素原子を含むヘテロ環である場合、Ａは、Ａ環上の窒
素原子のいずれを介してもＬと結合しておらず；
　Ｌ1は、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ（ＮＲ7Ｒ8）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－
、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝Ｃ（Ｒ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－Ｃ（Ｒ5）
＝Ｃ（Ｒ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2－、－Ｃ≡ＣＣ（Ｏ）ＮＨ－、
－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2ＳＯ2Ｎ
Ｈ－、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＳＯ2ＮＨ－、－ＣＨ2ＳＯ2ＮＨＣＨ2－、－ＳＯ2ＮＨＣＨ2Ｃ
Ｈ2－、－ＮＨＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＮＨ－、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2

ＣＨ2ＮＲ10－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2ＣＨ2－、－Ｎ（Ｒ7

）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＮＨＣＨ2－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＯＣＨ2－、－Ｃ
Ｈ2ＮＨＳＯ2ＣＨ2－、－ＮＨＳＯ2ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ2ＯＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣＨ2

Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、または－Ｓ（Ｏ）pＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－であり；
　Ｌ2は、－ＮＨＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＨ（Ｎ
Ｒ7Ｒ8）ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ
）ＣＨ2－、－Ｃ≡ＣＮＨＣ（Ｏ）－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ
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2ＮＨＳＯ2－、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＮＨＳＯ2－、－ＣＨ2ＮＨＳＯ2ＣＨ2－、－ＮＨＳＯ2

ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ2ＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＯＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、または－ＣＯ
ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－であり；
　Ｍは、０～３個のＲ3で置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環または炭素原子とＮ、
ＮＲ13、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）

r－５～１２員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲ3で置換されており；
　Ｒ1は、各々独立して、＝Ｏ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＯＣＦ3、ＣＦ3、ＣＨＦ2、ＯＣＦ3、
ＣＮ、ＮＯ2、－（ＣＨ2）rＯＲa、－（ＣＨ2）rＳＲa、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）Ｒa、－（
ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＯＲa、－（ＣＨ2）rＯＣ（Ｏ）Ｒa、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8、－Ｃ（＝
ＮＲ8）ＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－
（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＲ7Ｒ8、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒc

、－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒc、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）p

ＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｓ（Ｏ）pＲ
c、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）Ｒc、－（ＣＨ2）rＳ

（Ｏ）2Ｒ
c、０～１個のＲ2で置換されたＣ1～6アルキル、０～２個のＲ2aで適宜置換さ

れた－（ＣＨ2）r－３～７員の炭素環、または炭素原子とＮ、ＮＲ13、Ｏ、およびＳ（Ｏ
）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～７員のヘテロ環で
あり、前記ヘテロ環は、０～２個のＲ2aで置換されており；
　Ｒ2は、Ｆ、ＯＣＦ3、ＣＦ3、ＯＲa、ＳＲa、ＣＮ、－ＮＲ7Ｒ8、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9

、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒc、－Ｓ（Ｏ）p

ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8ＳＯ2Ｒ
c、または－（ＣＦ2）rＣＦ3であり；

　Ｒ2aは、各々独立して、＝Ｏ、Ｆ、Ｂｒ、Ｃｌ、ＯＣＦ3、ＣＦ3、－（ＣＨ2）rＯＲa

、－（ＣＨ2）rＳＲa、－（ＣＨ2）rＣＮ、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ
）ＯＲa、－（ＣＨ2）rＯＣ（Ｏ）Ｒa、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮ
Ｒ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、
－（ＣＨ2）rＮＲ8ＳＯ2Ｒ

c、Ｃ1～4アルキルまたは－（ＣＦ2）rＣＦ3であり；
　Ｒ3は、各々独立して、＝Ｏ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＯＣＦ3、ＣＦ3、－（ＣＨ2）rＣ
Ｎ、ＮＯ2、－（ＣＨ2）rＯＲ3b、－（ＣＨ2）rＳＲ3b、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8、－（Ｃ
Ｈ2）rＮＨＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｃ（＝ＮＲ8）ＮＲ8Ｒ9、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨＯＲ3b、
－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＯＲ3b、－Ｃ（Ｏ）Ｃ1～4アルキル、－ＳＯ2ＮＨＲ3b、－ＳＯ2Ｎ
ＨＣＯＲ3c、－ＳＯ2ＮＨＣＯ2Ｒ

3c、－ＣＯＮＨＳＯ2Ｒ
3c、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）

Ｒ3b、－（ＣＨ2）rＮＲ8ＣＯ2Ｒ
3c、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮ

Ｒ8Ｓ（Ｏ）pＲ
3c、－ＮＨＳＯ2ＣＦ3、－Ｓ（Ｏ）Ｒ3c、－Ｓ（Ｏ）2Ｒ

3c、－（ＣＨ2）

rＯＣ（Ｏ）Ｒ3b、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）（ＣＨ2）rＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＯＣ（Ｏ）
ＮＲ8Ｒ9、－ＮＨＣＯＣＦ3、－ＣＯＮＨＯＲ3b、－（ＣＨ2）rＰ（Ｏ）（ＯＨ）2、－（
ＣＨ2）rＰ（Ｏ）（ＯＣ1～4アルキル）2、Ｃ1～4ハロアルキル、Ｃ1～4ハロアルキルオ
キシ－、Ｒ3eによって置換されたＣ1～6アルキル、Ｒ3eによって置換されたＣ2～6アルケ
ニル、Ｒ3eによって置換されたＣ1～6アルキニル、０～１個のＲ3dによって置換されたＣ

3～6シクロアルキル、０～３個のＲ3dによって置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環
もしくは炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを
含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲ3dで置
換されているか；
　または、２個のＲ3基が隣接原子上で置換されている場合、これらは、それらが結合し
ている原子と一緒になって、０～２個のＲ3dで置換されたＣ3～10炭素環、もしくは炭素
原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む５～１０
員のヘテロ環を形成することができ、前記ヘテロ環は、０～２個のＲ3dで置換されており
；
　Ｒ3bは、各々独立して、Ｈ、０～２個のＲ3dで置換されたＣ1～6アルキル、０～２個の
Ｒ3dで置換されたＣ2～6アルケニル、０～２個のＲ3dで置換されたＣ2～6アルキニル、０
～３個のＲ3dで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、Ｏ、お
よびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員
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のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲ3dで置換されており；
　Ｒ3cは、各々独立して、０～２個のＲ3dで置換されたＣ1～6アルキル、０～２個のＲ3d

で置換されたＣ2～6アルケニル、０～２個のＲ3dで置換されたＣ2～6アルキニル、０～３
個のＲ3dで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、Ｏ、および
Ｓ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘ
テロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲ3dで置換されており；
　Ｒ3dは、各々独立して、＝Ｏ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＮ、ＮＯ2、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8

、－（ＣＨ2）rＯＲa、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＯＣ（Ｏ）Ｒa、－ＮＲ8Ｃ
（Ｏ）Ｒc、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｓ（Ｏ）2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）2ＮＲ8Ｒ9、－
ＮＲ8Ｓ（Ｏ）2Ｒ

c、－Ｓ（Ｏ）pＲ
c、－（ＣＦ2）rＣＦ3、－（ＣＨ2）rＰ（Ｏ）（ＯＨ

）2、－（ＣＨ2）rＰ（Ｏ）（ＯＣ1～4アルキル）2、０～２個のＲeで置換されたＣ1～6

アルキル、０～２個のＲeで置換されたＣ2～6アルケニル、０～２個のＲeで置換されたＣ

2～6アルキニル、０～３個のＲdで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素
原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2

）r－５～１０員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３個のＲdで置換されており；
　Ｒ3eは、各々独立して、－（ＣＨ2）rＯＲa、Ｆ、＝Ｏ、ＣＮ、ＮＯ2、－（ＣＨ2）rＮ
Ｒ7Ｒ8、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＯＣ（Ｏ）Ｒa、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－
Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｓ（Ｏ）2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）

2Ｒ
c、－Ｓ（Ｏ）pＲ

c、－（ＣＦ2）rＣＦ3、０～３個のＲdで置換された－（ＣＨ2）r－
Ｃ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘ
テロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～３
個のＲdで置換されており；
　Ｒ5は、各々独立して、Ｈ、Ｆ、ＣＦ3、－（ＣＨ2）rＯＲa、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8、
－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＣＯ2Ｒ

a、－（ＣＨ2）rＣＯＮＲ8Ｒ9、またはＣ1～

4アルキルであり；
　Ｒ7は、各々独立して、Ｈ、Ｃ1～6アルキル、－（ＣＨ2）n－Ｃ3～10炭素環、－（ＣＨ

2）n－（５～１０員のヘテロアリール）、－Ｃ（Ｏ）Ｒc、－ＣＨＯ、－Ｃ（Ｏ）2Ｒ
c、

－Ｓ（Ｏ）2Ｒ
c、－ＣＯＮＲ8Ｒc、－ＯＣＯＮＨＲc、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－（Ｃ1～4アルキル

）ＯＣ（Ｏ）－（Ｃ1～4アルキル）、または－Ｃ（Ｏ）Ｏ－（Ｃ1～4アルキル）ＯＣ（Ｏ
）－（Ｃ6～10アリール）であり；前記アルキル、炭素環、ヘテロアリール、およびアリ
ールは、０～２個のＲfで置換されており；前記ヘテロアリールは、炭素原子とＮ、Ｏ、
およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含み；
　Ｒ8は、各々独立して、Ｈ、Ｃ1～6アルキル、－（ＣＨ2）n－フェニル、もしくは炭素
原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2

）n－５～１０員のヘテロ環であり；前記アルキル、フェニルおよびヘテロ環は、０～２
個のＲfで適宜置換されているか；
　または、Ｒ7とＲ8は、同じ窒素と結合している場合は、合わさって、炭素原子とＮ、Ｏ
、およびＳ（Ｏ）pから選択される０～３個の追加のヘテロ原子とを含む５～１０員のヘ
テロ環を形成し、前記ヘテロ環は、０～２個のＲfで置換されており；
　Ｒ9は、各々独立して、Ｈ、Ｃ1～6アルキル、もしくは－（ＣＨ2）n－フェニルであり
；前記アルキルおよびフェニルは、０～２個のＲfで適宜置換されているか；
　または、Ｒ8とＲ9は、同じ窒素と結合している場合は、合わさって、炭素原子とＮ、Ｏ
、およびＳ（Ｏ）pから選択される０～２個の追加のヘテロ原子とを含む５～１２員のヘ
テロ環を形成し、前記ヘテロ環は、０～２個のＲdで置換されており；
　Ｒ10は、各々独立して、Ｈまたは０～３個のＲ10aで置換されたＣ1～6アルキルであり
；
　Ｒ10aは、各々独立して、Ｈ、＝Ｏ、Ｃ1～4アルキル、ＯＲa、ＳＲa、Ｆ、ＣＦ3、ＣＮ
、ＮＯ2、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc

、－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）pＲ
c、または－Ｓ（Ｏ）pＲ

cであり；
　Ｒ11は、Ｃ1～4ハロアルキル、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｃ
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Ｈ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｒa、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ
）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＲa、０～３
個のＲ11cで置換されたＣ1～6アルキル、０～３個のＲ11aで置換されたＣ2～6アルケニル
、０～３個のＲ11aで置換されたＣ2～6アルキニル、０～３個のＲ11bで置換された－（Ｃ
Ｈ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～
４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は
、０～３個のＲ11bで置換されており；
　Ｒ11aは、各々独立して、＝Ｏ、ＯＲa、ＳＲa、Ｆ、ＣＦ3、ＣＮ、ＮＯ2、－Ｃ（Ｏ）
Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＮＲ7Ｒ8、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－ＮＲ
8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＮＲ8ＣＨＯ、－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）pＲ

c、－Ｓ（
Ｏ）pＲ

c、Ｃ1～4アルキル、Ｃ3～6シクロアルキル、Ｃ1～4ハロアルキル、Ｃ1～4ハロア
ルキルオキシ－、０～３個のＲdで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素
原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含み、０～３
個のＲdで置換されている、－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり；
　Ｒ11bは、各々独立して、＝Ｏ、＝ＮＲ8、ＯＲa、－ＣＨ2ＯＲa、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｃ
Ｎ、ＮＯ2、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＯＣＨＦ2、－Ｃ（ＣＨ3）2ＯＲa、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（
Ｏ）ＯＲa、－ＮＲ7Ｒ8、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ7Ｃ（Ｏ）Ｒb、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）2

Ｒc、－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）pＲ
c、－Ｓ（Ｏ）pＲ

c、Ｃ1～6アルキル、
Ｃ2～6アルケニル、Ｃ2～6アルキニル、Ｃ3～6シクロアルキル、Ｃ1～4ハロアルキル、Ｃ

1～4ハロアルキルオキシ－、０～３個のＲdで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、
もしくは炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを
含み、０～３個のＲdで置換されている、－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であるか
；
　または、２個のＲ11b基が隣接原子上の置換基である場合、これらは、それらが結合し
ている原子と一緒になって、炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４
個のヘテロ原子とを含み、０～２個のＲgで置換されている、５～７員のヘテロ環を形成
してもよく；
　Ｒ11cは、各々独立して、＝Ｏ、ＯＲa、ＳＲa、Ｆ、ＣＦ3、ＣＮ、ＮＯ2、－ＮＲ7Ｒ8

、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＮＲ8ＣＨＯ、－ＮＨＣ（ＮＨ2）＝Ｎ
（ＮＯ2）、－Ｃ（＝ＮＲ8）ＮＲ8Ｒ9、－Ｓ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｓ（Ｏ）pＲ

c、－
Ｓ（Ｏ）pＲ

c、Ｃ1～4アルキル、Ｃ3～6シクロアルキル、Ｃ1～4ハロアルキル、Ｃ1～4ハ
ロアルキルオキシ－、０～３個のＲdで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または
炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含み、０
～３個のＲdで置換されている、－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり；
　Ｒ12は、各々独立して、Ｈ、Ｆ、またはＣ1～4アルキルであり；
　Ｒ13は、各々独立して、Ｈ、Ｃ1～4アルキル、ＣＯ2Ｒ

a、またはベンジルであり；
　Ｒaは、各々独立して、Ｈ、ＣＦ3、Ｃ1～6アルキル、－（ＣＨ2）r－Ｃ3～7シクロアル
キル、－（ＣＨ2）r－Ｃ6～10アリール、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから
選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり、
前記シクロアルキル、アリールまたはヘテロ環基は、０～２個のＲfで適宜置換されてお
り；
　Ｒbは、各々独立して、ＣＦ3、ＯＨ、Ｃ1～4アルコキシ、Ｃ1～6アルキル、０～２個の
Ｒdで置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～10炭素環、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ
）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含み、０～３個のＲdで置換されている、－
（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり；
　Ｒcは、各々独立して、ＣＦ3、０～２個のＲfで置換されたＣ1～6アルキル、０～２個
のＲfで置換されたＣ3～6シクロアルキル、Ｃ6～10アリール、５～１０員のヘテロアリー
ル、（Ｃ6～10アリール）－Ｃ1～4アルキル、または（５～１０員のヘテロアリール）－
Ｃ1～4アルキルであり、前記アリールは０～３個のＲfで置換されており、前記ヘテロア
リールは、炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子と
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を含み、０～３個のＲfで置換されており；
　Ｒdは、各々独立して、Ｈ、＝Ｏ、＝ＮＲ8、ＯＲa、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＣＮ、ＮＯ2

、－ＮＲ7Ｒ8、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＯＣ（Ｏ）Ｒa、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒ
c、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＳＯ2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8ＳＯ2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8ＳＯ2－Ｃ1

～4アルキル、－ＮＲ8ＳＯ2ＣＦ3、－ＮＲ8ＳＯ2－フェニル、－Ｓ（Ｏ）2ＣＦ3、－Ｓ（
Ｏ）p－Ｃ1～4アルキル、－Ｓ（Ｏ）p－フェニル、－（ＣＦ2）rＣＦ3、０～２個のＲeで
置換されたＣ1～6アルキル、０～２個のＲeで置換されたＣ2～6アルケニル、または０～
２個のＲeで置換されたＣ2～6アルキニルであり；
　Ｒeは、各々独立して、＝Ｏ、ＯＲa、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＣＮ、ＮＯ2、－ＮＲ7Ｒ8

、－Ｃ（Ｏ）Ｒa、－Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＳＯ

2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8ＳＯ2ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8ＳＯ2－Ｃ1～4アルキル、－ＮＲ8ＳＯ2ＣＦ3

、－ＮＲ8ＳＯ2－フェニル、－Ｓ（Ｏ）2ＣＦ3、－Ｓ（Ｏ）p－Ｃ1～4アルキル、－Ｓ（
Ｏ）p－フェニル、または－（ＣＦ2）rＣＦ3であり；
　Ｒfは、各々独立して、Ｈ、＝Ｏ、－（ＣＨ2）rＯＲg、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＣＮ、Ｎ
Ｏ2、－ＮＲgＲg、－Ｃ（Ｏ）Ｒg、－Ｃ（Ｏ）ＯＲg、－ＮＲgＣ（Ｏ）Ｒg、－Ｃ（Ｏ）
ＮＲgＲg、－ＳＯ2ＮＲgＲg、－ＮＲgＳＯ2ＮＲgＲg、－ＮＲgＳＯ2－Ｃ1～4アルキル、
－ＮＲgＳＯ2ＣＦ3、－ＮＲgＳＯ2－フェニル、－Ｓ（Ｏ）2ＣＦ3、－Ｓ（Ｏ）p－Ｃ1～4

アルキル、－Ｓ（Ｏ）p－フェニル、－（ＣＦ2）rＣＦ3、Ｃ1～6アルキル、Ｃ2～6アルケ
ニル、Ｃ2～6アルキニル、－（ＣＨ2）n－フェニル、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ
（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）n－５～１０員のヘテ
ロ環であり；
　Ｒgは、各々独立して、Ｈ、Ｃ1～6アルキル、または－（ＣＨ2）n－フェニルであり；
　ｎは、各々、０、１、２、３、および４から選択され；
　ｐは、各々、０、１、および２から選択され；
　ｒは、各々、０、１、２、３、および４から選択される］
の化合物、またはその立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩。
【請求項２】
　Ｌ1が、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ（ＮＲ7Ｒ8）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－
、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝Ｃ（Ｒ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－Ｃ≡ＣＣ（
Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＮＨＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－ＣＨ（Ｒ5）
ＣＨ2ＣＨ2ＮＲ10－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＯＣＨ2－、ＯＣＨ2

Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、または－Ｓ（Ｏ）pＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－であり；
　Ｌ2が、－ＣＨ（Ｒ5）ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｒ5）＝ＣＨＮＨＣ（Ｏ）－、－Ｃ
Ｈ2ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－Ｃ≡ＣＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＨ2ＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、－Ｃ
ＯＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、または－ＣＯＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－であり；
　Ａが、０～３個のＲ1で置換されており、Ｃ3～7シクロアルキル、フェニル、ナフチル
、１，２，３，４－テトラヒドロナフチル、ピロリジニル、ピリジル、インダゾリル、イ
ンドリル、イミダゾリル、フラニル、チエニル、ベンズイミダゾリル、ベンズイソオキサ
ゾリル、ベンゾチアゾリル、ベンゾチオフェニル、３，４－メチレンジオキシ－フェニル
、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、およびピラゾリルか
らなる群から選択され；
　Ｍが、０～３個のＲ3で置換されており、シクロヘキシル、フェニル、ベンジル、ピリ
ジル、ピリミジニル、ピラジニル、フラニル、チエニル、ピロリル、ピラゾリル、イミダ
ゾリル、オキサゾリル、チアゾリル、チアジアゾリル、インドリル、インドリニル、イソ
インドリル、インダゾリル、ベンゾフラニル、ベンゾチエニル、ベンズイミダゾリル、ベ
ンゾチアゾリル、ベンゾイソチアゾリル、ベンゾオキサゾリル、ベンズイソオキサゾリル
、テトラヒドロイソキノリニル、ジヒドロイソキノリニル、イソキノリニル、テトラヒド
ロキノリニル、ジヒドロキノリニル、キノリニル、
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【化２】

からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｌ1が、－ＣＨ（Ｍｅ）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－Ｃ（Ｍ
ｅ）＝ＣＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝Ｃ（Ｍｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨＣ（Ｏ）
ＮＨ－、－Ｃ≡ＣＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＮＨＮＨＣ（Ｏ）Ｃ
Ｈ2－、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＮＨ－、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ2ＮＲ10－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）
ＣＨ2－、－ＮＨＣ（Ｏ）ＯＣＨ2－、－ＯＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ2ＯＣ（Ｏ）ＮＨ
－、または－Ｓ（Ｏ）pＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－であり；
　Ｌ2が、－ＣＨ（Ｍｅ）ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－、ＣＨ2ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＨ＝Ｃ
ＨＮＨＣ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｍｅ）＝ＣＨＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＨ2ＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、
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－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＣＨ2－、－Ｃ≡ＣＮＨＣ（Ｏ）－、－ＣＯＮＨＮＨＣ（Ｏ）－、ま
たは－ＣＯＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－であり；
　Ｒ1が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＮＯ2、ＣＮ、－（ＣＨ2）r

ＯＲa、－（ＣＨ2）rＳＲa、－（ＣＨ2）rＣＯＲa、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＯＲa、－（Ｃ
Ｈ2）rＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－Ｃ（＝ＮＨ）ＮＨ2、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－（
ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＲ7Ｒ8、－（ＣＨ2）rＮＲ8Ｃ（Ｏ）
ＮＲ8Ｒc、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）pＮＲ8Ｒ9、－（ＣＨ2）rＮＲ8ＳＯ2Ｒ

c、－（ＣＨ2）r

ＮＲ7Ｒ8、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）Ｒc、－（ＣＨ2）rＳ（Ｏ）2Ｒ
c、０～１個のＲ1aで置

換されたＣ1～6アルキル、または炭素原子とＮ、ＮＲ13、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択
される１～４個のヘテロ原子とを含む５～７員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～
２個のＲ1bで置換されており；
　Ｒ11が、Ｃ1～4ハロアルキル、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8

Ｒ9、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｒa、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｒa、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＣＨ2

ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＲa、０～２個のＲ11cで置換されたＣ1～6アルキル、０～２個のＲ11bで
置換された－（ＣＨ2）r－Ｃ3～7シクロアルキル、０～２個のＲ11bで置換された－（Ｃ
Ｈ2）r－インダニル、０～２個のＲ11bで置換された－（ＣＨ2）r－インデニル、０～２
個のＲ11bで置換された－（ＣＨ2）r－フェニル、０～２個のＲ11bで置換された－（ＣＨ

2）r－ナフチル、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個の
ヘテロ原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～１０員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～
２個のＲ11bで置換されており；
　Ｒ12が、Ｈである、
請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
　Ａが、０～３個のＲ1で置換されたフェニルであり；
　Ｌ1が、－ＣＨ2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－Ｃ≡ＣＣ（Ｏ
）ＮＨ－、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、－ＳＣＨ2Ｃ（Ｏ）
ＮＨ－、－Ｓ（Ｏ）ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－、または－Ｓ（Ｏ）2ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ－であ
り；
　Ｌ2が、－ＣＨ2ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）－または－ＣＨ＝ＣＨＮＨＣ（Ｏ）－であり；
　Ｍが、０～２個のＲ3で置換されており、シクロヘキシル、フェニル、ピリジル、ピリ
ミジニル、チエニル、チアゾリル、
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【化３】

からなる群から選択され；
　Ｒ1が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＯＲa、ＳＲa、－ＣＨ2ＯＲ
a、－ＣＨ2ＳＲa、ＳＯ2Ｍｅ、ＳＯ2ＮＨ2、ＣＮ、ＮＲ7Ｒ8、－ＣＨ2ＮＲ7Ｒ8、ＮＯ2、
ＣＯＲa、Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＲa、－Ｃ（＝ＮＨ）ＮＨ2、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｒ8Ｒ9、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－ＣＨ2ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒc、－
ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＣＨ2ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＯＲc、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＲ7Ｒ8、－ＮＲ
8Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒc、－ＣＨ2ＮＲ8Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒc、－ＮＲ8ＳＯ2Ｒ

c、－ＣＨ2ＮＲ8Ｓ
Ｏ2Ｒ

c、０～１個のＲ1aで置換されたＣ1～6アルキル、または炭素原子とＮ、ＮＲ13、Ｏ
、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ原子とを含む５～７員のヘテロ環で
あり、前記ヘテロ環は、０～２個のＲ1bで置換されており；
　Ｒ3が、各々独立して、＝Ｏ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、ＯＣＦ3、ＣＦ3、ＣＮ、－ＣＨ2ＣＮ、
ＯＲ3b、－ＣＨ2ＯＲ3b、ＳＲ3b、－ＣＨ2ＳＲ3b、－Ｃ（Ｏ）Ｃ1～4アルキル、－ＯＣ（
Ｏ）（Ｃ1～4アルキル）、－（ＣＨ2）rＣ（Ｏ）ＯＲ3b、－（ＣＨ2）rＮＲ7Ｒ8、Ｃ（Ｏ
）ＮＲ8Ｒ9、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒ3b、－ＣＨ2ＮＲ8Ｃ（Ｏ）Ｒ
3b、－ＮＲ8ＣＯ2Ｒ

3c、－ＣＨ2ＮＲ8ＣＯ2Ｒ
3c、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨ2、－（Ｃ＝ＮＨ）

ＮＨＯＨ、－ＮＨＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＣＨ2ＮＨＣ（Ｏ）ＮＲ8Ｒ9、－ＳＯ2ＮＲ8Ｒ9、
－ＮＨＳＯ2Ｒ

3c、－ＣＯＮＨＳＯ2Ｒ
3c、Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、Ｐ（Ｏ）（ＯＣ1～4アル

キル）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＣ1～4アルキル）2、Ｃ1～4

アルキル、または炭素原子とＮ、Ｏ、およびＳ（Ｏ）pから選択される１～４個のヘテロ
原子とを含む－（ＣＨ2）r－５～６員のヘテロ環であり、前記ヘテロ環は、０～１個のＲ
3dで置換されている、
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請求項２または請求項３に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ1が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｍｅ、Ｅｔ、ＯＭｅ、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＣＮ
、ＮＨ2、ＣＯ2Ｈ、ＣＯ2Ｍｅ、ＣＯ2Ｅｔ、ＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、Ｃ（Ｏ）Ｍｅ、－ＣＨ2

ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＨ2ＮＨ2、－ＣＯＮＨ2、－ＣＯＮ
ＨＭｅ、－ＮＨＣＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、－ＣＯ2（ＣＨ2

）2ＮＥｔ2、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－ＳＯ2ＮＨ2、－Ｃ（＝ＮＨ）ＮＨ2

、ピラゾール－１－イル、３－カルボキシ－ピラゾール－１－イル、４－カルボキシ－ピ
ラゾール－１－イル、４－（エトキシカルボニル）－ピラゾール－１－イル、１，２，３
－トリアゾール－１－イル、１，２，４－トリアゾール－１－イル、１，３，４－トリア
ゾール－１－イル、１，２，３－トリアゾール－２－イル、４－カルボキシ－１，２，３
－トリアゾール－１－イル、４－（エトキシカルボニル）－１，２，３－トリアゾール－
１－イル、テトラゾール－１－イル、テトラゾール－５－イル、５－Ｍｅ－テトラゾール
－１－イル、５－ＣＦ3－テトラゾール－１－イル、５－ＮＨ2－テトラゾール－１－イル
、５－ＮＨ2－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル、２－オキソ－１，３，４－ト
リザオリル－５－イル、４－アミノカルボニル－１，２，３－トリアゾール－１－イル、
４－ジメチルアミノカルボニル－１，２，３－トリアゾール－１－イル、または４－ヒド
ロキシメチル－１，２，３－トリアゾール－１－イルであり；
　Ｒ3が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｍｅ、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＯＨ、ＣＮ、ＮＨ2、ＣＯ2

Ｈ、ＣＯ2Ｍｅ、ＣＯ2Ｅｔ、ＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、
－ＣＨ2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ2、－ＣＯＮ（Ｍｅ）2、－ＮＨＣＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2Ｍ
ｅ、－ＮＨＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨ2、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨＯＨ、－ＣＯ
ＮＨＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮ（Ｍｅ）ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－
ＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3Ｃ
Ｏ2Ｅｔ、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＥｔ2、－ＣＯ2（ＣＨ2）3Ｎ（Ｂｕ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯ

2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＮＨＣＯ

2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅ
ｔ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯＮＨ2、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ

2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｍ
ｅ、－ＣＯＮＨＳＯ2Ｍｅ、－ＳＯ2ＮＨ2、Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、
－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、２－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミ
ノメチル）－フェニル、ピリジン－４－イル－、テトラヒドロフラン－２－イルメトキシ
－、２－オキソ－ピペリジン－１－イル、２－オキソ－２Ｈ－ピリジン－１－イル、イミ
ダゾール－１－イル、２－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノメチル）－イミダゾール－１－イル
、１，２，４－トリアゾール－１－イル、テトラゾール－１－イル、テトラゾール－５－
イル、
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【化４】

である、請求項１から４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項６】
　式（Ｉａ）または（ＩＩａ）：
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【化５－１】

【化５－２】

［式中、
　Ｌ3は、－ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ＝ＣＨ－、－Ｃ≡Ｃ－または－Ｓ（Ｏ）ＣＨ2－であり
；
　Ｌ4は、－ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ＝ＣＨ－、－Ｃ≡Ｃ－、－ＣＯＮＨ－、または－ＣＯ
ＣＨ2－であり；
　Ｍは、０～２個のＲ3で置換されており、シクロヘキシル、フェニル、ピリジル、ピリ
ミジニル、チエニルチアゾリル、
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【化６】

からなる群から選択され；
　Ｒ1aは、各々独立して、Ｈ、Ｆ、Ｃ（Ｏ）Ｍｅ、－ＣＨ2ＮＨ2、１，２，３－トリアゾ
ール－１－イル、１，２，４－トリアゾール－１－イル、１，３，４－トリアゾール－１
－イル、１，２，３－トリアゾール－２－イル、４－カルボキシ－１，２，３－トリアゾ
ール－１－イル、４－（エトキシカルボニル）－１，２，３－トリアゾール－１－イル、
テトラゾール－１－イル、テトラゾール－５－イル、５－Ｍｅ－テトラゾール－１－イル
、または５－ＣＦ3－テトラゾール－１－イルであり；
　Ｒ1b、Ｒ1c、Ｒ1dは、各々独立して、Ｈ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｍｅ、Ｅｔ、ＯＭｅ、ＣＦ

3、ＯＣＦ3、ＣＮ、ＮＨ2、ＣＯ2Ｈ、ＣＯ2Ｍｅ、ＣＯ2Ｅｔ、ＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、Ｃ（
Ｏ）Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＨ2ＮＨ2、－Ｃ
ＯＮＨ2、－ＣＯＮＨＭｅ、－ＮＨＣＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ｔ－Ｂｕ
）、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＥｔ2、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－ＳＯ2ＮＨ2、－
Ｃ（＝ＮＨ）ＮＨ2であり；
　Ｒ1eは、各々独立して、ＨまたはＦであり；
　Ｒ3は、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｍｅ、ＣＦ3、ＯＣＦ3、ＯＨ、ＣＮ、ＮＨ2、ＣＯ2

Ｈ、ＣＯ2Ｍｅ、ＣＯ2Ｅｔ、ＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、
－ＣＨ2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ2、－ＣＯＮ（Ｍｅ）2、－ＮＨＣＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2Ｍ



(15) JP 2010-529991 A5 2010.11.4

ｅ、－ＮＨＣＯ2（ｔ－Ｂｕ）、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨ2、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨＯＨ、－ＣＯ
ＮＨＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮ（Ｍｅ）ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－
ＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3Ｃ
Ｏ2Ｅｔ、－ＣＯ2（ＣＨ2）2ＮＥｔ2、－ＣＯ2（ＣＨ2）3Ｎ（Ｂｕ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯ

2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＮＨＣＯ

2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅ
ｔ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯＮＨ2、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ

2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｍ
ｅ、－ＣＯＮＨＳＯ2Ｍｅ、－ＳＯ2ＮＨ2、Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、
－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、２－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミ
ノメチル）－フェニル、ピリジン－４－イル－、テトラヒドロフラン－２－イルメトキシ
－、２－オキソ－ピペリジン－１－イル、２－オキソ－２Ｈ－ピリジン－１－イル、イミ
ダゾール－１－イル、２－（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノメチル）－イミダゾール－１－イル
、１，２，４－トリアゾール－１－イル、テトラゾール－１－イル、テトラゾール－５－
イル、
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【化７】

であり；
　Ｒ11は、メチル、エチル、ネオペンチル、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ

2ＣＯＮＭｅ、－ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＨ2ＣＨ2ＳＭｅ、－ＣＨ2Ｓ（ｔ
－Ｂｕ）、－ＣＨ2ＣＨ2Ｓ（Ｏ）Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＨ2Ｓ（Ｏ）2Ｍｅ、－（ＣＨ2）4Ｎ（
Ｍｅ）2、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｍｅ）（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－（ＣＨ2）3ＮＨＣ（Ｎ
Ｈ2）＝Ｎ（ＮＯ2）、（２－モルホリノエチル）カルバモイルメチル、フェニルカルバモ
イルメチル、ベンジル、２－フルオロベンジル、３－フルオロベンジル、４－フルオロベ
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ンジル、３，５－ジフルオロベンジル、３－カルボキシベンジル、３－カルバモイルベン
ジル、３－（Ｎ－メチルカルバモイル）－ベンジル、３－メトキシカルボニルベンジル、
３－メチルカルボニルアミノ－ベンジル、３－（イソプロピル－メチル－カルバモイル）
－ベンジル、３－（メチル－フェニル－カルバモイル）－ベンジル、３－（Ｎ，Ｎ－ジメ
チルカルバモイル）－ベンジル、３－（モルホリン－４－イルカルボニル）ベンジル、フ
ェネチル、チエン－２－イルメチル、（ジメチルアミノ）－カルボニルメチル、ベンジル
オキシメチル、ベンジルチオメチル、１－ナフチルメチル、２－ナフチルメチル、チアゾ
ール－２－イルメチル、チアゾール－４－イルメチル、ピリド－２－イルメチル、ピリド
－３－イルメチル、ピリド－４－イルメチル、Ｎ－オキシド－ピリド－２－イルメチル、
Ｎ－オキシド－ピリド－３－イルメチル、Ｎ－オキシド－ピリド－４－イルメチル、（２
－ヒドロキシ－ピリド－５－イル）メチル、（ベンジルオキシカルボニル）メチル、（１
－メチルピラゾール－３－イル）メチル、（１－メチルピラゾール－５－イル）メチル、
（３－メチルピラゾール－５－イル）メチル、（１－エチルピラゾール－３－イル）メチ
ル、３－ピラゾリルメチル、［１－（４－メトキシベンジル）－ピラゾール－３－イル］
メチル、（１，５－ジメチルピラゾール－３－イル）メチル、（１，３－ジメチルピラゾ
ール－５－イル）メチル、［１－（４－メトキシベンジル）－５－メチル－ピラゾール－
３－イル］メチル、（３－トリフルオロメチルピラゾール－５－イル）メチル、［１－（
４－メトキシベンジル）－３－トリフルオロメチルピラゾール－５－イル］メチル、（１
－（２－ヒドロキシエチル）－５－メチル－１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、（１
－メチル－５－（メチルスルフィニル）－１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、（１－
メチル－５－（メチルスルホニル）－１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、１Ｈ－イミ
ダゾール－４－イルメチル、１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－４－イルメチル、１－メ
チル－１Ｈ－イミダゾール－５－イルメチル、アゼチジン－３－イルメチル、（１－アセ
チル－アゼチジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－アゼチジン－３－イル）メチ
ル、ピロリジン－２－イルメチル、ピロリジン－３－イルメチル、（１－アセチル－ピロ
リジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピロリジン－３－イル）メチル、（３－
（２－エトキシエトキシ）ピロリジン－１－イル）カルボニルメチル、（１－ベンゾイル
ピロリジン－３－イル）メチル、ピロリジン－１－イルカルボニルメチル、２－メトキシ
ピロリジン－１－イルカルボニルメチル、ピペリジン－３－イルメチル、ピペリジン－４
－イルメチル、ピペリジン－４－イルエチル、（１－アセチル－ピペリジン－４－イル）
エチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピペリジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピペリジ
ン－４－イル）メチル、（２－メトキシピリジン－３－イル）メチル、（２－メトキシピ
リジン－５－イル）メチル、（４－（メトキシカルボニル）－オキサゾール－２－イル）
メチル、モルホリン－４－イルカルボニルメチル、（２，６－ジメチル－モルホリン－４
－イル）カルボニルメチル、Ｎ－（（５－メチルピラジン－２－イル）メチル）－アミノ
カルボニルメチル、４－メチルピペラジン－１－イルカルボニルメチル、ピペラジン－１
－イルカルボニルメチル、４－メチルカルボニルピペラジン－１－イルカルボニルメチル
、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イルメチル、（１，１－ジオキソ－１λ6－チオモ
ルホリン－４－イル）メチル、（１，１－ジオキソ－１λ6－チオモルホリン－４－イル
）カルボニルメチル、Ｎ－（ピラジン－２－イルメチル）アミノカルボニルメチル、１Ｈ
－インドール－３－イル、キノキサリン－２－イルメチル、
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【化８】

である］
を有する化合物、またはその立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩であ
る、請求項１から５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項７】
　式（Ｉｂ）または（ＩＩｂ）：
【化９－１】

【化９－２】

［式中、
　Ｒ1dは、各々独立して、ＣｌまたはＭｅであり；
　Ｒ1eは、各々独立して、ＨまたはＦである］
を有する化合物、またはその立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩であ
る、請求項１から６のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項８】
　式（Ｉｃ）または（ＩＩｃ）：
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【化１０－１】

【化１０－２】

［式中、Ｒ1eは、各々独立して、ＨまたはＦである］
を有する化合物、またはその立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩であ
る、請求項１から７のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項９】
　Ｌ3が、－ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ＝ＣＨ－、－Ｃ≡Ｃ－または－Ｓ（Ｏ）ＣＨ2－であり
；
　Ｌ4が、－ＣＨ2ＣＨ2－、－ＣＨ＝ＣＨ－、または－ＣＯＣＨ2－であり；
　Ｍが、０～２個のＲ3で置換されており、フェニル、ピリジル、チエニル、
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【化１１】

からなる群から選択され；
　Ｒ3が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、Ｍｅ、ＣＦ3、ＯＨ、ＣＮ、ＮＨ2、ＣＯ2Ｈ、ＣＯ2

Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ2、－ＣＯＮ
（Ｍｅ）2、－ＮＨＣＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2Ｍｅ、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨＯＨ、－ＣＯＮＨＣ
Ｈ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮ（Ｍｅ）ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮ
Ｈ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｅ
ｔ、－ＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｅｔ）2、－ＣＯ2（ＣＨ2）3Ｎ（Ｂｕ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2

Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2

（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅ
ｔ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－ＣＨ2ＮＨＣＯＮＨ2、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ

2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｍ
ｅ、－ＣＯＮＨＳＯ2Ｍｅ、－ＳＯ2ＮＨ2、Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、
－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、ピリジン－４－イル－、テト
ラヒドロフラン－２－イルメトキシ－、２－オキソ－ピペリジン－１－イル、イミダゾー
ル－１－イル、１，２，４－トリアゾール－１－イル、テトラゾール－１－イル、テトラ
ゾール－５－イル、
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【化１２】

であり；
　Ｒ11が、ネオペンチル、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＨ2

ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＨ2ＣＨ2ＳＭｅ、－ＣＨ2Ｓ（ｔ－Ｂｕ）、－ＣＨ2ＣＨ2Ｓ（Ｏ）Ｍｅ
、－ＣＨ2ＣＨ2Ｓ（Ｏ）2Ｍｅ、－（ＣＨ2）4Ｎ（Ｍｅ）2、－ＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｍｅ）
（ＣＨ2）2Ｎ（Ｍｅ）2、－（ＣＨ2）3ＮＨＣ（ＮＨ2）＝Ｎ（ＮＯ2）、フェニルカルバ
モイルメチル、ベンジル、２－フルオロベンジル、３－フルオロベンジル、４－フルオロ
ベンジル、３，５－ジフルオロベンジル、３－カルボキシベンジル、３－カルバモイルベ
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ンジル、３－（モルホリン－４－イルカルボニル）ベンジル、フェネチル、（ジメチルア
ミノ）－カルボニルメチル、３－（Ｎ，Ｎ－ジメチルカルバモイル）－ベンジル、チエン
－２－イルメチル、（１－メチルピラゾール－３－イル）メチル、（１，３－ジメチルピ
ラゾール－５－イル）メチル、（１，５－ジメチルピラゾール－３－イル）メチル、（１
－エチルピラゾール－３－イル）メチル、（１－（２－ヒドロキシエチル）－５－メチル
－１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、（１－メチル－５－（メチルスルフィニル）－
１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、（１－メチル－５－（メチルスルホニル）－１Ｈ
－ピラゾール－３－イル）メチル、チアゾール－２－イルメチル、チアゾール－４－イル
メチル、１Ｈ－イミダゾール－４－イルメチル、１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－４－
イルメチル、１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－５－イルメチル、アゼチジン－３－イル
メチル、（１－アセチル－アゼチジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－アゼチジ
ン－３－イル）メチル、ピロリジン－２－イルメチル、ピロリジン－３－イルメチル、（
１－アセチル－ピロリジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピロリジン－３－イ
ル）メチル、（３－（２－エトキシエトキシ）ピロリジン－１－イル）カルボニルメチル
、（１－ベンゾイルピロリジン－３－イル）メチル、ピペリジン－３－イルメチル、ピペ
リジン－４－イルメチル、ピペリジン－４－イルエチル、（１－アセチル－ピペリジン－
４－イル）エチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピペリジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ
－ピペリジン－４－イル）メチル、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イルメチル、ピリ
ド－２－イルメチル、ピリド－３－イルメチル、ピリド－４－イルメチル、Ｎ－オキシド
－ピリド－２－イルメチル、Ｎ－オキシド－ピリド－３－イルメチル、Ｎ－オキシド－ピ
リド－４－イルメチル、（２－ヒドロキシ－ピリド－５－イル）メチル、モルホリン－４
－イルカルボニルメチル、４－メチルピペラジン－１－イルカルボニルメチル、４－メチ
ルカルボニルピペラジン－１－イルカルボニルメチル、（１，１－ジオキソ－１λ6－チ
オモルホリン－４－イル）メチル、（１，１－ジオキソ－１λ6－チオモルホリン－４－
イル）カルボニルメチル、Ｎ－（ピラジン－２－イルメチル）アミノカルボニルメチル、
１Ｈ－インドール－３－イル、キノキサリン－２－イルメチル、
【化１３】

である、請求項７または請求項８に記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｍが、０～２個のＲ3で置換されており、フェニル、ピリジル、チエニル、



(23) JP 2010-529991 A5 2010.11.4

【化１４】

からなる群から選択され；
　Ｒ3が、各々独立して、Ｆ、Ｃｌ、ＣＮ、ＣＯ2Ｈ、ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－Ｃ
ＯＮＨ2、－ＮＨＣＯ2Ｍｅ、－（Ｃ＝ＮＨ）ＮＨＯＨ、－ＣＯＮＨＣＨ2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯ
ＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｈ、－ＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｅ
ｔ、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＯＭｅ、－ＣＨ2ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）

2ＯＭｅ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、－ＮＨＣＯ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣ
Ｏ2（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｅｔ、－ＣＨ2ＮＨＣＯＮＨ2、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｈ、
－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）2ＣＯ2Ｍｅ、－ＮＨＣＯＮＨ（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＯＮＨ
ＳＯ2Ｍｅ、Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、－ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＨ）2、－
ＣＨ2Ｐ（Ｏ）（ＯＥｔ）2、ピリジン－４－イル－、テトラヒドロフラン－２－イルメト
キシ－、イミダゾール－１－イル、１，２，４－トリアゾール－１－イル、テトラゾール
－１－イル、テトラゾール－５－イル、
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【化１５】

であり；
　Ｒ11が、－ＣＨ2ＣＯ2Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＨ2ＣＨ2ＳＭｅ、－ＣＨ2ＣＨ2

Ｓ（Ｏ）Ｍｅ、－ＣＨ2ＣＨ2Ｓ（Ｏ）2Ｍｅ、－（ＣＨ2）4Ｎ（Ｍｅ）2、－（ＣＨ2）3Ｎ
ＨＣ（ＮＨ2）＝Ｎ（ＮＯ2）、ベンジル、２－フルオロベンジル、３－フルオロベンジル
、４－フルオロベンジル、３，５－ジフルオロベンジル、３－カルボキシベンジル、３－
カルバモイルベンジル、３－（モルホリン－４－イルカルボニル）ベンジル、（ジメチル
アミノ）－カルボニルメチル、チエン－２－イルメチル、（１－メチルピラゾール－３－
イル）メチル、（１，３－ジメチルピラゾール－５－イル）メチル、（１，５－ジメチル
ピラゾール－３－イル）メチル、（１－エチルピラゾール－３－イル）メチル、（１－（
２－ヒドロキシエチル）－５－メチル－１Ｈ－ピラゾール－３－イル）メチル、チアゾー
ル－２－イルメチル、チアゾール－４－イルメチル、１Ｈ－イミダゾール－４－イルメチ
ル、１－メチル－１Ｈ－イミダゾール－４－イルメチル、１－メチル－１Ｈ－イミダゾー
ル－５－イルメチル、アゼチジン－３－イルメチル、（１－アセチル－アゼチジン－３－
イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－アゼチジン－３－イル）メチル、（３－（２－エトキ
シエトキシ）ピロリジン－１－イル）カルボニルメチル、（１－ベンゾイルピロリジン－
３－イル）メチル、ピペリジン－３－イルメチル、ピペリジン－４－イルメチル、ピペリ
ジン－４－イルエチル、（１－アセチル－ピペリジン－４－イル）エチル、（１－ＣＯ2

Ｍｅ－ピペリジン－３－イル）メチル、（１－ＣＯ2Ｍｅ－ピペリジン－４－イル）メチ
ル、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イルメチル、ピリド－２－イルメチル、ピリド－
３－イルメチル、ピリド－４－イルメチル、（２－ヒドロキシ－ピリド－５－イル）メチ
ル、（１，１－ジオキソ－１λ6－チオモルホリン－４－イル）メチル、（１，１－ジオ
キソ－１λ6－チオモルホリン－４－イル）カルボニルメチル、Ｎ－（ピラジン－２－イ
ルメチル）アミノカルボニルメチル、１Ｈ－インドール－３－イル、キノキサリン－２－
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イルメチル、
【化１６】

である、請求項９に記載の化合物。
【請求項１１】
　医薬上許容される担体および請求項１から１０のいずれか一項に記載の化合物、または
その立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩を含む医薬組成物。
【請求項１２】
　請求項１から１０のいずれか一項に記載の化合物、またはその立体異性体、互変異性体
、もしくは医薬上許容される塩を含む、血栓塞栓性障害の治療剤および／または予防剤。
【請求項１３】
　血栓塞栓性障害が、動脈心血管性血栓塞栓性障害、静脈心血管性血栓塞栓性障害、およ
び心房または末梢循環中の血栓塞栓性障害からなる群から選択される、請求項１２に記載
の薬剤。
【請求項１４】
　血栓塞栓性障害が、不安定狭心症、急性冠血管症候群、心房細動、心筋梗塞、一過性虚
血性発作、脳卒中、アテローム性動脈硬化症、末梢動脈閉塞性疾患、静脈血栓症、深部静
脈血栓症、血栓性静脈炎、動脈塞栓症、冠動脈血栓症、大脳動脈血栓症、大脳塞栓症、腎
臓塞栓症、肺性塞栓形成、および血液が血栓症を促進する人工表面に曝される医療移植片
、装置、または手順から生じる血栓症から選択される、請求項１２に記載の薬剤。
【請求項１５】
　血栓塞栓性障害を治療する医薬品を製造するための、請求項１から１０のいずれか一項
に記載の化合物、またはその立体異性体、互変異性体、もしくは医薬上許容される塩の使
用。
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