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【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 １ 】
下 記 の 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｑ は 任 意 で Ｒ １ に よ り 置 換 さ れ た チ ア ゾ ー ル ；
Ｚ は 一 重 結 合 ；
Ｘ １ お よ び Ｘ ２ は 一 緒 に な っ て ＝ Ｏ を 表 し ；
Ｒ １ は

(2) JP 2002-542193 A5 2006.3.23



　 (1)水 素 ま た は 、 Ｒ ６ で あ り 、
こ こ で 、 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル
ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ
ロ シ ク ロ 、 ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル で あ り 、 こ れ ら の そ れ ぞ れ は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ

ｌ 、 Ｚ ２ お よ び １ つ ま た は そ れ 以 上 の Ｚ ３ 基 で 置 換 さ れ て お り ；
　 (2)－ Ｏ Ｈ ま た は 、 － Ｏ Ｒ ６ ；
　 (3)－ Ｓ Ｈ ま た は 、 － Ｓ Ｒ ６ ；
　 (4)－ Ｃ (Ｏ )２ Ｈ 、 － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ 、 ま た は － Ｏ － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ 、 こ こ で 、 ｑ は 、 １ ま
た は ２ ；
　 (5)－ Ｓ Ｏ ３ Ｈ ま た は 、 － Ｓ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ ；
　 (6)ハ ロ ；
　 (7)シ ア ノ ；
　 (8)ニ ト ロ ；
　 (9)－ Ｚ ４ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ ；
　 (10)－ Ｚ ４ － Ｎ （ Ｒ ９ ） － Ｚ ５ － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ；
　 (11)－ Ｚ ４ － Ｎ （ Ｒ １ ２ ） － Ｚ ５ － Ｒ ６ ；
　 (12)－ Ｐ (Ｏ )(Ｏ Ｒ ６ )２ ；
Ｒ ２ は 水 素 、 Ｒ ６ 、 － Ｚ ４ － Ｒ ６ ま た は － Ｚ １ ３ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ ；
Ｒ ３ は 、 － Ｚ ４ － Ｒ ６ で あ り ；
　 こ こ で Ｚ ４ は 一 重 結 合 で あ っ て 、 Ｒ ６ は
　 (a)Ｚ １ お よ び Ｚ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ 、 ま た 少 な く と も 一 つ の 置 換 基 Ｚ ３ を 有 す る ア リ
ー ル で あ っ て Ｚ ３ は － Ｚ ４ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ で あ り 、 ま た は
　 (b)少 な く と も 一 つ の 置 換 基 Ｚ ３ を 有 し 、 さ ら に Ｚ １ お よ び Ｚ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ た ヘ
テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ま た は Ｒ ６ ；
　 (2)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｒ ９ )－ Ｚ ５ － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ；  
　 (3)－ Ｎ (Ｒ ９ )Ｚ ４ Ｒ ６ ； ま た は 、
　 (4)そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の ヘ
テ ロ 環 を 形 成 し 、 該 ヘ テ ロ 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て お
り 、 か つ 、 任 意 で 、 そ れ 自 体 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン
環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ 、 Ｒ １ １ お よ び Ｒ １ ２ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 ま た は 、 Ｒ ６ ；
　 (2)Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 共 に ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン 、 ま た は ヘ テ ロ ア ル キ ル で あ り
、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成
し 、 当 該 環 は 、 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い る か ； ま た は  
　 (3)Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン
で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環
を 形 成 し 、 当 該 環 は 、 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ １ ３ は ：
　 (1)シ ア ノ ；
　 (2)ニ ト ロ ；
　 (3)－ Ｎ Ｈ ２ ；
　 (4)－ Ｎ Ｈ Ｏ ア ル キ ル ；
　 (5)－ Ｏ Ｈ ；
　 (6)－ Ｎ Ｈ Ｏ ア リ ー ル ；
　 (7)－ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｏ ア ル キ ル ；
　 (8)－ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｏ ア リ ー ル ；
　 (9)－ Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア ル キ ル ；
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　 (10)－ Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル ；
　 (11)ア リ ー ル ；
　 (12)ヘ テ ロ ア リ ー ル ；
　 (13)－ Ｏ ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (14)－ Ｏ ア リ ー ル ；
Ｒ １ ４ は ：
　 (1)－ Ｎ Ｏ ２ ；
　 (2)－ Ｃ Ｏ Ｏ ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (3)－ Ｃ Ｏ Ｏ ア リ ー ル ；
Ｒ １ ５ は ：
　 (1)水 素 ；
　 (2)ア ル キ ル ；
　 (3)ア リ ー ル ；
　 (4)ア リ ー ル ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (5)シ ク ロ ア ル キ ル ；
Ｚ １ 、 Ｚ ２ お よ び Ｚ ３ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)Ｚ ６ 、
　 こ こ で 、 Ｚ ６ は 、 (i)ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル
、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル
キ ル ； (ii) (i)に 記 載 さ れ た 同 一 ま た は 異 な る 基 の １ つ ま た は そ れ 以 上 に よ っ て 、 そ れ 自
体 置 換 さ れ て い る 、 (i)に 記 載 さ れ た 基 ； ま た は 、 (iii)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の 定 義 の う
ち の 下 記 の 基 (2)～ (16)の １ つ ま た は そ れ 以 上 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 (i)ま た は (ii)に
記 載 さ れ た 基 ；
　 (2)－ Ｏ Ｈ 、 ま た は － Ｏ Ｚ ６ ；
　 (3)－ Ｓ Ｈ 、 ま た は － Ｓ Ｚ ６ ；
　 (4)－ Ｃ (Ｏ )qＨ 、 － Ｃ (Ｏ )qＺ ６ 、 ま た は － Ｏ － Ｃ (Ｏ )qＺ ６ ；
　 (5)－ Ｓ Ｏ ３ Ｈ 、 － Ｓ (Ｏ )qＺ ６ ； ま た は 、 Ｓ (Ｏ )qＮ (Ｚ ９ )Ｚ ６ ；
　 (6)ハ ロ ；
　 (7)シ ア ノ ；
　 (8)ニ ト ロ ；
　 (9)－ Ｚ ４ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ ；
　 (10)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ ９ )－ Ｚ ５ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ ；
　 (11)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ １ ０ )－ Ｚ ５ － Ｚ ６ ；
　 (12)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ １ ０ )－ Ｚ ５ － Ｈ ；
　 (13)オ キ ソ ；
　 (14)－ Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ ６ ；
　 (15)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン で あ
り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成 し
て い る か ； ま た は 、
　 (16)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に － Ｏ － (Ｃ Ｈ ２ )r－ Ｏ － で あ り 、 こ
こ で 、 ｒ は 、 １ ～ ５ で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ４ － ～ ８ － 員 の 環 を 形
成 し て お り ；
Ｚ ４ お よ び Ｚ ５ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)－ Ｚ １ １ － Ｓ (Ｏ )q－ Ｚ １ ２ － ；
　 (3)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (4)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｓ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (5)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (6)－ Ｚ １ １ － Ｓ － Ｚ １ ２ － ； ま た は 、
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　 (7)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (8)－ Ｚ － Ｃ (Ｏ )－ Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
Ｚ ７ 、 Ｚ ８ 、 Ｚ ９ お よ び Ｚ １ ０ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ま た は Ｚ ６ ；
　 (2)Ｚ ７ お よ び Ｚ ８ 、 ま た は Ｚ ６ お よ び Ｚ １ ０ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン
で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の 環 を
形 成 し 、 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ い か ； ま た は
、
　 (3) Ｚ ７ ま た は Ｚ ８ は 、 Ｚ ９ と と も に 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン で あ り 、 そ
れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成 し
、 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｚ １ １ お よ び Ｚ １ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)ア ル キ レ ン ；
　 (3)ア ル ケ ニ レ ン ； ま た は 、
　 (4)ア ル キ ニ レ ン ； お よ び
Ｚ １ ３ は ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)－ Ｚ １ １ － Ｓ (Ｏ )q－ Ｚ １ ２ － ；
　 (3)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (4)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｓ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (5)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (6)－ Ｚ １ １ － Ｓ － Ｚ １ ２ － ；
　 (7)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (8)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (9)－ Ｃ (Ｎ Ｒ １ ３ )－ ；
　 (10)－ Ｃ (Ｃ Ｈ Ｒ １ ４ )－ ； ま た は 、
　 (11)－ Ｃ (Ｃ (Ｒ １ ４ )２ )－ 、
た だ し 、 上 記 化 合 物 は 式 （ vii） の 化 合 物 を 除 く も の と す る ；
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 式 中 、 Ｒ ３ ｅ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン ま た は ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い ピ
リ ジ ル 、 ま た は ピ リ ミ ジ ニ ル ；
　 Ｒ ５ ０ お よ び Ｒ ５ １ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ま た は ア ル キ ル ；
　 Ｒ ５ ２ お よ び Ｒ ５ ３ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ ア
ル キ ル ；
　 Ｒ ５ ４ お よ び Ｒ ５ ６ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ま た
は ア ミ ノ ；
　 Ｒ ５ ５ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 、
ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ ア ル キ ル チ オ 、 ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル を 表 し 、 ｎ は 、 ０ ま た は
１ で あ る 。 〕 ］
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 。
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【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 ８ 】
プ ロ テ イ ン チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 関 連 疾 患 を 処 置 す る た め に 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 さ れ
る 、 下 式 Ｉ ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｑ は 任 意 で Ｒ １ に よ り 置 換 さ れ た チ ア ゾ ー ル ；
Ｚ は 一 重 結 合 ；
Ｘ １ お よ び Ｘ ２ は 一 緒 に な っ て ＝ Ｏ を 表 し ；
Ｒ １ は
　 (1)水 素 ま た は 、 Ｒ ６ で あ り 、
こ こ で 、 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル
ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ
ロ シ ク ロ 、 ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル で あ り 、 こ れ ら の そ れ ぞ れ は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ

ｌ 、 Ｚ ２ お よ び １ つ ま た は そ れ 以 上 の Ｚ ３ 基 で 置 換 さ れ て お り ；
　 (2)－ Ｏ Ｈ ま た は 、 － Ｏ Ｒ ６ ；
　 (3)－ Ｓ Ｈ ま た は 、 － Ｓ Ｒ ６ ；
　 (4)－ Ｃ (Ｏ )２ Ｈ 、 － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ 、 ま た は － Ｏ － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ 、 こ こ で 、 ｑ は 、 １ ま
た は ２ ；
　 (5)－ Ｓ Ｏ ３ Ｈ ま た は 、 － Ｓ (Ｏ )ｑ Ｒ ６ ；
　 (6)ハ ロ ；
　 (7)シ ア ノ ；
　 (8)ニ ト ロ ；
　 (9)－ Ｚ ４ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ ；
　 (10)－ Ｚ ４ － Ｎ （ Ｒ ９ ） － Ｚ ５ － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ；
　 (11)－ Ｚ ４ － Ｎ （ Ｒ １ ２ ） － Ｚ ５ － Ｒ ６ ；
　 (12)－ Ｐ (Ｏ )(Ｏ Ｒ ６ )２ ；
Ｒ ２ は 水 素 、 Ｒ ６ 、 － Ｚ ４ － Ｒ ６ ま た は － Ｚ １ ３ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ ；
Ｒ ３ は 、 － Ｚ ４ － Ｒ ６ で あ り ；
　 こ こ で Ｚ ４ は 一 重 結 合 で あ っ て 、 Ｒ ６ は
　 (a)Ｚ １ お よ び Ｚ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ 、 ま た 少 な く と も 一 つ の 置 換 基 Ｚ ３ を 有 す る ア リ
ー ル で あ っ て Ｚ ３ は － Ｚ ４ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ で あ り 、 ま た は
　 (b)少 な く と も 一 つ の 置 換 基 Ｚ ３ を 有 し 、 さ ら に Ｚ １ お よ び Ｚ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ た ヘ
テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ま た は Ｒ ６ ；
　 (2)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｒ ９ )－ Ｚ ５ － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ；  
　 (3)－ Ｎ (Ｒ ９ )Ｚ ４ Ｒ ６ ； ま た は 、
　 (4)そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の ヘ
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テ ロ 環 を 形 成 し 、 該 ヘ テ ロ 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て お
り 、 か つ 、 任 意 で 、 そ れ 自 体 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン
環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ 、 Ｒ １ １ お よ び Ｒ １ ２ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 ま た は 、 Ｒ ６ ；
　 (2)Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 共 に ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン 、 ま た は ヘ テ ロ ア ル キ ル で あ り
、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成
し 、 当 該 環 は 、 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い る か ； ま た は  
　 (3)Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン
で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環
を 形 成 し 、 当 該 環 は 、 非 置 換 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ 若 し く は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ １ ３ は ：
　 (1)シ ア ノ ；
　 (2)ニ ト ロ ；
　 (3)－ Ｎ Ｈ ２ ；
　 (4)－ Ｎ Ｈ Ｏ ア ル キ ル ；
　 (5)－ Ｏ Ｈ ；
　 (6)－ Ｎ Ｈ Ｏ ア リ ー ル ；
　 (7)－ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｏ ア ル キ ル ；
　 (8)－ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｏ ア リ ー ル ；
　 (9)－ Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア ル キ ル ；
　 (10)－ Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル ；
　 (11)ア リ ー ル ；
　 (12)ヘ テ ロ ア リ ー ル ；
　 (13)－ Ｏ ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (14)－ Ｏ ア リ ー ル ；
Ｒ １ ４ は ：
　 (1)－ Ｎ Ｏ ２ ；
　 (2)－ Ｃ Ｏ Ｏ ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (3)－ Ｃ Ｏ Ｏ ア リ ー ル ；
Ｒ １ ５ は ：
　 (1)水 素 ；
　 (2)ア ル キ ル ；
　 (3)ア リ ー ル ；
　 (4)ア リ ー ル ア ル キ ル ； ま た は 、
　 (5)シ ク ロ ア ル キ ル ；
Ｚ １ 、 Ｚ ２ お よ び Ｚ ３ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)Ｚ ６ 、
　 こ こ で 、 Ｚ ６ は 、 (i)ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル
、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル
キ ル ； (ii) (i)に 記 載 さ れ た 同 一 ま た は 異 な る 基 の １ つ ま た は そ れ 以 上 に よ っ て 、 そ れ 自
体 置 換 さ れ て い る 、 (i)に 記 載 さ れ た 基 ； ま た は 、 (iii)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の 定 義 の う
ち の 下 記 の 基 (2)～ (16)の １ つ ま た は そ れ 以 上 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 (i)ま た は (ii)に
記 載 さ れ た 基 ；
　 (2)－ Ｏ Ｈ 、 ま た は － Ｏ Ｚ ６ ；
　 (3)－ Ｓ Ｈ 、 ま た は － Ｓ Ｚ ６ ；
　 (4)－ Ｃ (Ｏ )ｑ Ｈ 、 － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｚ ６ 、 ま た は － Ｏ － Ｃ (Ｏ )ｑ Ｚ ６ ；
　 (5)－ Ｓ Ｏ ３ Ｈ 、 － Ｓ (Ｏ )ｑ Ｚ ６ ； ま た は 、 Ｓ (Ｏ )ｑ Ｎ (Ｚ ９ )Ｚ ６ ；
　 (6)ハ ロ ；
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　 (7)シ ア ノ ；
　 (8)ニ ト ロ ；
　 (9)－ Ｚ ４ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ ；
　 (10)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ ９ )－ Ｚ ５ － Ｎ Ｚ ７ Ｚ ８ ；
　 (11)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ １ ０ )－ Ｚ ５ － Ｚ ６ ；
　 (12)－ Ｚ ４ － Ｎ (Ｚ １ ０ )－ Ｚ ５ － Ｈ ；
　 (13)オ キ ソ ；
　 (14)－ Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ ６ ；
　 (15)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン で あ
り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成 し
て い る か ； ま た は 、
　 (16)Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ の い ず れ か ２ つ は 、 共 に － Ｏ － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ － Ｏ － で あ り 、 こ
こ で 、 ｒ は 、 １ ～ ５ で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ４ － ～ ８ － 員 の 環 を 形
成 し て お り ；
Ｚ ４ お よ び Ｚ ５ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)－ Ｚ １ １ － Ｓ (Ｏ )ｑ － Ｚ １ ２ － ；
　 (3)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (4)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｓ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (5)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (6)－ Ｚ １ １ － Ｓ － Ｚ １ ２ － ； ま た は 、
　 (7)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (8)－ Ｚ － Ｃ (Ｏ )－ Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
Ｚ ７ 、 Ｚ ８ 、 Ｚ ９ お よ び Ｚ １ ０ は ：
　 (1)そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ま た は Ｚ ６ ；
　 (2)Ｚ ７ お よ び Ｚ ８ 、 ま た は Ｚ ６ お よ び Ｚ １ ０ は 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン
で あ り 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の 環 を
形 成 し 、 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ い か ； ま た は
、
　 (3) Ｚ ７ ま た は Ｚ ８ は 、 Ｚ ９ と と も に 、 共 に ア ル キ レ ン ま た は ア ル ケ ニ レ ン で あ り 、 そ
れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と と も に 、 ３ － ～ ８ － 員 の 飽 和 、 ま た は 不 飽 和 の 環 を 形 成 し
、 環 は 、 非 置 換 、 ま た は Ｚ １ 、 Ｚ ２ ま た は Ｚ ３ で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｚ １ １ お よ び Ｚ １ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)ア ル キ レ ン ；
　 (3)ア ル ケ ニ レ ン ； ま た は 、
　 (4)ア ル キ ニ レ ン ； お よ び
Ｚ １ ３ は ：
　 (1)一 重 結 合 ；
　 (2)－ Ｚ １ １ － Ｓ (Ｏ )ｑ － Ｚ １ ２ － ；
　 (3)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (4)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｓ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (5)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (6)－ Ｚ １ １ － Ｓ － Ｚ １ ２ － ；
　 (7)－ Ｚ １ １ － Ｏ － Ｃ (Ｏ )－ Ｚ １ ２ － ；
　 (8)－ Ｚ １ １ － Ｃ (Ｏ )－ Ｏ － Ｚ １ ２ － ；
　 (9)－ Ｃ (Ｎ Ｒ １ ３ )－ ；
　 (10)－ Ｃ (Ｃ Ｈ Ｒ １ ４ )－ ； ま た は 、
　 (11)－ Ｃ (Ｃ (Ｒ １ ４ )２ )－ 、
た だ し 、 上 記 化 合 物 は 式 （ vii） の 化 合 物 を 除 く も の と す る ；
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 式 中 、 Ｒ ３ ｅ は 、 所 望 に よ り ハ ロ ゲ ン ま た は ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い ピ
リ ジ ル 、 ま た は ピ リ ミ ジ ニ ル ；
　 Ｒ ５ ０ お よ び Ｒ ５ １ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ま た は ア ル キ ル ；
　 Ｒ ５ ２ お よ び Ｒ ５ ３ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ ア
ル キ ル ；
　 Ｒ ５ ４ お よ び Ｒ ５ ６ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ま た
は ア ミ ノ ；
　 Ｒ ５ ５ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 、
ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ ア ル キ ル チ オ 、 ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル を 表 し 、 ｎ は 、 ０ ま た は
１ で あ る 。 〕 ］
で 示 さ れ る 化 合 物 ま た は そ れ ら の 塩 を 有 効 成 分 と す る 医 薬 組 成 物 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 １ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 １ ２ 】
抗 炎 症 剤 、 抗 増 殖 化 学 療 法 剤 、 免 疫 抑 制 剤 、 抗 － 癌 剤 、 細 胞 障 害 剤 、 ま た は 式 で 示 さ れ
る 化 合 物 若 し く は そ の 塩 以 外 の Ｐ Ｔ Ｋ 阻 害 剤 と 同 時 ま た は 連 続 し て 投 与 す る た め の 、 請 求
項 ８ 記 載 の 組 成 物 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 １ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 １ ３ 】
別 の Ｐ Ｔ Ｋ 阻 害 剤 ； シ ク ロ ス ポ リ ン Ａ ； Ｃ Ｔ Ｌ Ａ ４ － Ｉ g； 抗 － Ｉ Ｃ Ａ Ｍ － ３ 、 抗 － Ｉ Ｌ
－ ２ 受 容 体 (Ａ nti－ Ｔ ac)、 抗 － Ｃ Ｄ ４ ５ Ｒ Ｂ 、 抗 － Ｃ Ｄ ２ 、 抗 － Ｃ Ｄ ３ (Ｏ Ｋ Ｔ － ３ )、
抗 － Ｃ Ｄ ４ 、 抗 － Ｃ Ｄ ８ ０ 、 抗 － Ｃ Ｄ ８ ６ 、 お よ び モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 Ｏ Ｋ Ｔ － ３ か ら 選
ば れ る 抗 体 ； Ｃ Ｄ ４ ０ お よ び ｇ ｐ ３ ９ 間 の 相 互 作 用 の 遮 断 剤 ； Ｃ Ｄ ４ ０ お よ び ｇ ｐ ３ ９ か
ら 構 築 さ れ る 融 合 タ ン パ ク 質 ； Ｎ Ｆ － カ ッ パ Ｂ 作 用 の 阻 害 剤 ； 非 ス テ ロ イ ド 性 抗 炎 症 剤 (
Ｎ Ｓ Ａ Ｉ Ｄ s)； ス テ ロ イ ド 剤 ； 金 化 合 物 ； 抗 増 殖 剤 ； Ｆ Ｋ ５ ０ ６ (タ ク ロ リ ム ス 、 プ ロ グ
ラ フ (Ｐ rograf))； マ イ コ フ ェ ノ レ ー ト モ フ ェ チ ル (mycophenolate mofetil)； 細 胞 障 害 剤
； Ｔ Ｎ Ｆ － α 阻 害 剤 ； 抗 － Ｔ Ｎ Ｆ 抗 体 ま た は 可 溶 性 Ｔ Ｎ Ｆ 受 容 体 ； ラ パ マ イ シ ン (シ ロ リ
ム ス 、 ま た は ラ パ ム ネ (Rapamune))； ル フ ル ニ マ イ ド ； シ ク ロ オ キ シ ゲ ナ ー ゼ － ２ 阻 害 剤
； パ ク リ タ キ セ ル 、 シ ス プ ラ チ ン 、 カ ル ボ プ ラ チ ン 、 ド キ ソ ル ビ シ ン 、 カ ル ミ ノ マ イ シ ン
、 ダ ウ ノ ル ビ シ ン 、 ア ミ ノ プ テ リ ン 、 メ ト ト レ キ セ ー ト 、 メ ト プ テ リ ン 、 ミ ト マ イ シ ン Ｃ
、 エ ク テ イ ナ ス シ ジ ン ７ ４ ３ 、 プ ロ フ ィ ロ マ イ シ ン 、 ５ － フ ル オ ロ ウ ラ シ ル 、 ６ － メ ル カ
プ ト プ リ ン 、 ジ ェ ム シ タ ビ ン 、 シ ト シ ン ア ラ ビ ノ シ ド 、 ポ ド フ ィ ロ ト キ シ ン 、
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エ ト ポ シ ド ホ ス フ ェ ー ト 、 テ ニ ポ シ ド 、 メ ル フ ァ ラ ン 、 ビ ン ブ ラ ス チ ン 、 ビ ン ク リ ス チ
ン 、 リ ュ ー ロ シ ジ ン 、 エ ポ チ ロ ン 、 ビ ン デ シ ン 、 リ ュ ー ロ シ ン 、 ま た は そ れ ら の 誘 導 体 の
１ つ ま た は そ れ 以 上 と と も に 投 与 す る た め の 、 請 求 項 １ ２ 記 載 の 組 成 物 。
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