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【 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：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

[式 中 、
　 Yは 、 -C(O)-、 -CH 2 -、 -CH 2 C(O)-、 -C(O)CH 2 -、 ま た は SO 2 で あ る ；
　 Zは 、 -H、 -C(O)R 3 、 -(C 0 - 1 -ア ル キ ル )-SO 2 -(C 1 - 4 -ア ル キ ル )、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -CH 2 OH
、 -CH 2 (O)(C 1 - 8 -ア ル キ ル )ま た は -CNで あ る ；
　 R 1 お よ び R 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -CHF 2 、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -C 3 - 1 8 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま
た は -(C 1 - 1 0 -ア ル キ ル )(C 3 - 1 8 -シ ク ロ ア ル キ ル )で あ っ て 、 R 1 お よ び R 2 の う ち 少 な く と も
１ つ は CHF 2 で あ る ；
　 R 3 は 、 -NR 4 R 5 、 ア ル キ ル 、 -OH、 -O-ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 ま
た は 置 換 ベ ン ジ ル で あ る ；
　 R 4 お よ び R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -H、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -OH、 -OC(O)R 6 で あ る ；
　 R 6 は 、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -ア ミ ノ (C 1 - 8 -ア ル キ ル )、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は ア リ ー
ル で あ る ；
　 X 1 、 X 2 、 X 3 お よ び X 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -H、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 -NH 2 、 -CF 3 、 -C 1 - 6 -
ア ル キ ル 、 -(C 0 - 4 -ア ル キ ル )-(C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NR 7 R 8 、 (C 0 - 4 -
ア ル キ ル )-N(H)C(O)-(R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-N(H)C(O)N(R 7 R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-N(H)C(
O)O(R 7 R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-OR 8 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-ピ
ロ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 ま た は (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-ト リ ア ゾ リ ル で あ
る 、 ま た は 、 X 1 お よ び X 2 、 ま た は X 2 お よ び X 3 、 ま た は X 3 お よ び X 4 が こ れ ら と 結 合 す る 原 子
と 共 に 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 原 子 の シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 環 を
形 成 す る ； な ら び に
　 R 7 お よ び R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 C 1 - 9 -ア ル キ ル 、 C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 (C 1 - 6 -ア
ル キ ル )-(C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル )、 (C 1 - 6 -ア ル キ ル )-N(R 7 R 8 )、 (C 1 - 6 -ア ル キ ル )-OR 8 、 フ
ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は ア リ ー ル で あ る ]
を 有 す る 化 合 物 、 ま た は こ れ ら の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、
包 接 化 合 物 、 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ 。
【 請 求 項 ２ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NR 7 R 8 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の
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化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NHC(O)(R 8 )で あ る 、 請 求 項 １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NHC(O)(R 8 )で あ っ て 、 X 1 、 X 2 、
X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が ハ ロ ゲ ン で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NHC(O)NR 7 R 8 で あ る 、 請 求 項 １
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NHC(O)O(R 7 R 8 )で あ る 、 請 求 項
１ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-OR 8 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル
)-ピ ロ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 ま た は (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-ト リ ア ゾ リ ル
で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-シ ク ロ プ ロ ピ ル で あ る 、 請 求 項
１ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の １ つ が NH 2 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 X 1 、 X 2 、 X 3 、 お よ び X 4 の う ち の ３ つ が Hで あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 X 1 お よ び X 2 が H、 ま た は X 3 お よ び X 4 が Hで あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 実 質 的 に そ の R異 性 体 を 含 ま な い 、 鏡 像 異 性 的 に 純 粋 な 式 Iの 化 合 物 の S異 性 体 、 ま た は
そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ
ッ グ 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 実 質 的 に そ の S異 性 体 を 含 ま な い 、 鏡 像 異 性 的 に 純 粋 な 式 Iの 化 合 物 の R異 性 体 、 ま た は
そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ
ッ グ 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 下 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 ：
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(3-シ ク ロ
プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(3-シ ク ロ
プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(3-シ ク ロ
プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ
ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ
ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-N-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(7-ニ ト ロ -1-オ キ ソ -1
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,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(7-ニ ト ロ -1-オ キ ソ -1
,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(7-ニ ト ロ -1-オ キ ソ -1
,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-)-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(7-ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(3-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト
キ シ -4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(7-ニ ト ロ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ
ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(7-ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -
3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-[7-(シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル
]-3-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(7-ア セ チ ル ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ
メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(7-ア セ チ ル ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ
メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
3-[7-(シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル
]-3-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[2-カ ル バ モ イ ル -1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ
ェ ニ ル )-エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-ジ メ チ
ル カ ル バ モ イ ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-ヒ ド ロ
キ シ カ ル バ モ イ ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
3-(7-ア セ チ ル ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ
メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(7-ア セ チ ル ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ
メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(7-ア セ チ ル ア ミ ノ -1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル オ ロ
メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル
オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン 酸 ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル
オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル
オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(4-ジ フ ル
オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-メ タ ン
ス ル ホ ニ ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
N-{2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-メ タ ン ス ル ホ ニ ル エ チ ル ]-1,3-
ジ オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア セ ト ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[2-カ ル バ モ イ ル -1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ
ェ ニ ル )-エ チ ル ]-7-ク ロ ロ -3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド
；
N-{2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -3-オ キ ソ プ
ロ ピ ル ]-1,3-ジ オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア セ ト ア ミ ド ；
N-{2-[1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -3-オ キ ソ プ
ロ ピ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア セ ト ア ミ ド ；
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3-(4-ア セ チ ル ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル )-3-(3,4-ビ ス
ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N,N-ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
3-(3,4-ビ ス ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-[4-ク ロ ロ -7-(シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ )-1-オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル ]-プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(3,4-ビ ス ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-ジ メ チ ル カ
ル バ モ イ ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(3,4-ビ ス ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-カ ル バ モ イ
ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ；
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ン 酸 {2-[1-(3,4-ビ ス ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-ヒ ド ロ キ シ
カ ル バ モ イ ル エ チ ル ]-3-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -4-イ ル }-ア ミ ド ； お よ
び
3-(3,4-ビ ス ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-[7-(シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )-1-
オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ イ ソ イ ン ド ー ル -2-イ ル ]-プ ロ ピ オ ン 酸 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 製 薬 上 許 容 さ れ る 担 体 、 添 加 剤 、 ま た は 希 釈 剤 、 お よ び 式 I：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

[式 中 、
　 Yは 、 -C(O)-、 -CH 2 -、 -CH 2 C(O)-、 -C(O)CH 2 -、 ま た は SO 2 で あ る ；
　 Zは 、 -H、 -C(O)R 3 、 -(C 0 - 1 -ア ル キ ル )-SO 2 -(C 1 - 4 -ア ル キ ル )、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -CH 2 OH
、 -CH 2 (O)(C 1 - 8 -ア ル キ ル )ま た は -CNで あ る ；
　 R 1 お よ び R 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -CHF 2 、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -C 3 - 1 8 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま
た は -(C 1 - 1 0 -ア ル キ ル )(C 3 - 1 8 -シ ク ロ ア ル キ ル )で あ っ て 、 R 1 お よ び R 2 の う ち 少 な く と も
１ つ は CHF 2 で あ る ；
　 R 3 は 、 -NR 4 R 5 、 ア ル キ ル 、 -OH、 -O-ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 ま
た は 置 換 ベ ン ジ ル で あ る ；
　 R 4 お よ び R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -H、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -OH、 -OC(O)R 6 で あ る ；
　 R 6 は 、 -C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 -ア ミ ノ (C 1 - 8 -ア ル キ ル )、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は ア リ ー
ル で あ る ；
　 X 1 、 X 2 、 X 3 お よ び X 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 -H、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 -NH 2 、 -CF 3 、 -C 1 - 6 -
ア ル キ ル 、 -(C 0 - 4 -ア ル キ ル )-(C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-NR 7 R 8 、 (C 0 - 4 -
ア ル キ ル )-N(H)C(O)-(R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-N(H)C(O)N(R 7 R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-N(H)C(
O)O(R 7 R 8 )、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-OR 8 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-ピ
ロ リ ル 、 (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 ま た は (C 0 - 4 -ア ル キ ル )-ト リ ア ゾ リ ル ト リ
ア ゾ リ ル で あ る 、 ま た は 、 X 1 お よ び X 2 、 ま た は X 2 お よ び X 3 、 ま た は X 3 お よ び X 4 が こ れ ら と
結 合 す る 原 子 と 共 に 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 原 子 の シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 す る ； な ら び に
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　 R 7 お よ び R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 C 1 - 9 -ア ル キ ル 、 C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル 、 (C 1 - 6 -ア
ル キ ル )-(C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル )、 (C 1 - 6 -ア ル キ ル )-N(R 7 R 8 )、 (C 1 - 6 -ア ル キ ル )-OR 8 、 フ
ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は ア リ ー ル で あ る ]
を 有 す る 化 合 物 、 ま た は こ れ ら の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、
包 接 化 合 物 、 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 さ ら に 別 の 治 療 薬 を 含 む 、 請 求 項 16記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 別 の 治 療 薬 が 抗 癌 剤 、 抗 炎 症 剤 で あ る 、 請 求 項 17記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 抗 癌 剤 が 、 パ ク リ タ キ セ ル 、 シ ス プ ラ チ ン 、 タ モ キ シ フ ェ ン 、 ド セ タ キ セ ル 、 ピ ル ビ シ
ン 、 ド キ ソ ル ビ シ ン 、 イ リ ノ テ カ ン 、 ロ イ プ ロ リ ド 、 ビ カ ル タ ミ ド 、 ゴ セ ル リ ン 植 込 錠 、
ゲ ム シ タ ビ ン 、 サ ル グ ラ モ ス チ ム ま た は ス テ ロ イ ド で あ る 、 請 求 項 18記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る PDE4を 阻 害 す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 ま た は そ の 製 薬
上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使
用 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る TNF-α 生 産 を モ ジ ュ レ ー ト す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物
ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ
ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る MMPを 阻 害 す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 ま た は そ の 製 薬
上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使
用 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 MDS治 療 ま た は 予 防 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ
れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 骨 髄 増 殖 性 疾 患 (MPD)治 療 ま た は 予 防 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は
そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ
ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 複 合 性 局 所 疼 痛 症 候 群 治 療 、 予 防 ま た は 管 理 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、
ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ
ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 治 療 上 ま た は 予 防 上 有 効 な 量 の 請 求 項 １ の 化 合 物 を 、 患 者 に お け る 複 合 性 局 所 疼 痛 症 候
群 の 症 状 を 軽 減 ま た は 回 避 す る た め の 手 術 ま た は 物 理 療 法 の 前 、 間 ま た は 後 に 投 与 す る 、
請 求 項 25記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 望 ま し く な い 脈 管 形 成 を 治 療 す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合
物 、 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た
は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 癌 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬 上 許
容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 癌 が 固 形 腫 瘍 ま た は 血 液 運 搬 腫 瘍 で あ る 、 請 求 項 28記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
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　 癌 が 、 皮 膚 ； リ ン パ 節 ； 乳 ； 頸 ； 子 宮 ； 胃 腸 管 ； 肺 ； 卵 巣 ； 前 立 腺 ； 結 腸 ； 直 腸 ； 口 ；
脳 ； 頭 お よ び 首 ； 咽 喉 ； 精 巣 ； 腎 臓 ； 膵 臓 ； 骨 ； 脾 臓 ； 肝 臓 ； 膀 胱 ； 喉 頭 ； ま た は 鼻 管 の
癌 で あ る 、 請 求 項 29記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 、 炎 症 性 疾 患 、 自 己 免 疫 疾 患 、 関 節 炎 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 炎 症 性 腸
疾 患 、 ク ロ ー ン 病 、 ア フ タ 性 潰 瘍 、 悪 液 質 、 対 宿 主 性 移 植 片 病 、 喘 息 、 成 人 呼 吸 窮 迫 症 候
群 、 お よ び 後 天 性 免 疫 不 全 症 候 群 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 疾 病 の 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た
め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体
、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 肺 の 炎 症 の 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の
製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ
を 投 与 す る こ と を 含 む 前 記 方 法 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る う つ 病 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬
上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使
用 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た
は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド
ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 炎 症 性 腸 疾 患 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ
の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ
グ の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る ア ト ピ ー 性 皮 膚 炎 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た
は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド
ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 乾 癬 を 治 療 す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製
薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の
使 用 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る ク ロ ー ン 病 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の
製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ
の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 治 療 用 医 薬 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は
そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ
ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 喘 息 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬 上
許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用
。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 多 発 性 硬 化 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ の 化 合 物 、 ま た は そ の
製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ
の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
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　 哺 乳 動 物 に お け る 心 臓 病 治 療 用 医 薬 の 製 造 の た め の 化 合 物 、 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ
る 塩 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 立 体 異 性 体 、 包 接 化 合 物 、 ま た は プ ロ ド ラ ッ グ の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 請 求 項 １ の 化 合 物 の 有 効 量 が １ 日 あ た り 約 0.1mg～ 約 300mgで あ る 請 求 項 20-42の い ず れ
か １ 項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 有 効 量 が １ 日 あ た り 約 1mg～ 約 250mgで あ る 、 請 求 項 43記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 請 求 項 １ の 化 合 物 が 経 口 投 与 さ れ る 請 求 項 20～ 42の い ず れ か １ 項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 請 求 項 １ の 化 合 物 が 粘 膜 投 与 さ れ る 、 請 求 項 20～ 42の い ず れ か １ 項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 哺 乳 動 物 ま た は 哺 乳 動 物 細 胞 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 20～ 42の い ず れ か １ 項 記 載 の 使 用 。
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