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　 　 【 請 求 項 １ 】 　 式 Ｉ
　 【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
　 Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 相 互 に 独 立 し て 、
　 【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 水 素 （ こ こ で Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 、 同 時 に 水 素 で あ る こ と は で き な い )で あ り ；
　 ｚ は 、



　 【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 Ｒ (Ａ )、 Ｒ (Ｂ )、 Ｒ (Ｃ )、 Ｒ (Ｄ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ 、 Ｉ 、 Ｃ Ｎ
、 Ｏ Ｈ 、 Ｎ Ｈ 2 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 (こ こ で ア ル キ
ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る )、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、
ベ ン ジ ル 、 Ｎ Ｈ Ｒ (７ )、 Ｎ Ｒ (７ )Ｒ (８ )、 Ｏ － (Ｃ 3 ～ Ｃ 6 )－ ア ル ケ ニ ル 、 Ｏ － (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )
－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ － フ ェ ニ ル 、 Ｏ － ベ ン ジ ル 、 ［ こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、
Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 Ｎ Ｒ (９ )Ｒ (10)に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ］ で あ り ；
　 Ｒ (７ )、 Ｒ (８ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル (こ こ で ア ル キ ル 基
は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る )、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 6 )－ ア
ル ケ ニ ル 、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ［ こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、
３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 Ｎ Ｒ (９ )Ｒ (10)に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ］
で あ る か ； ま た は
　 Ｒ (７ )、 Ｒ (８ )は 一 緒 に な っ て 、 ４ ま た は ５ 個 の メ チ レ ン 基 の 鎖 (こ れ ら の メ チ レ ン 基
の う ち の １ つ の Ｃ Ｈ 2 基 は 、 酸 素 、 硫 黄 、 Ｎ Ｈ 、 Ｎ － Ｃ Ｈ 3 ま た は Ｎ － ベ ン ジ ル に よ っ て 置
換 さ れ 得 る )を 形 成 し ；
　 Ｒ (９ )、 Ｒ (１ ０ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル で あ り ；
　 ｘ は 、 ゼ ロ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 ｙ は 、 ゼ ロ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 Ｒ (Ｅ )、 Ｒ (Ｆ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ 、 Ｉ 、 Ｃ Ｎ 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア
ル キ ル 、 Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 (こ こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ っ て 置 換 さ
れ 得 る )、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ － (Ｃ 3 ～ Ｃ 6 )－ ア ル ケ ニ ル 、 Ｏ － (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )
－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ － フ ェ ニ ル 、 Ｏ － ベ ン ジ ル 、 ［ こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、
Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 Ｎ Ｒ (９ )Ｒ (10)に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ］ で あ り ；
　 Ｒ (１ )、 Ｒ (２ )、 Ｒ (３ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ 、 Ｉ 、 Ｃ Ｎ 、 － (Ｃ 1

～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 (こ こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に
よ っ て 置 換 さ れ 得 る )、 － (Ｃ ＝ Ｏ )－ Ｎ ＝ Ｃ (Ｎ Ｈ 2 ) 2 、 － (Ｓ Ｏ 0 - 2 )－ (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ
ル 、 － (Ｓ Ｏ 2 )－ Ｎ Ｒ (７ )Ｒ (８ )、 － Ｏ － (Ｃ 0 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ レ ン フ ェ ニ ル 、 － (Ｃ 0 ～ Ｃ 8

)－ ア ル キ レ ン フ ェ ニ ル 、 ［ こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ
ト キ シ 、 － (Ｃ 0 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ レ ン － Ｎ Ｒ (９ )Ｒ (10)に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ］ で あ り ；
　 Ｌ は 、 － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ レ ン － 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル ケ ニ
レ ン － 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ニ レ ン － 、 － Ｃ Ｏ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｓ Ｏ 2 －
Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｏ － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ －
(Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｏ － Ｃ Ｏ － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 －
Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (48)
－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、
－ Ｎ Ｒ (48)－ Ｓ Ｏ 2 － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － で あ り ；
　 Ｒ (47)は 、 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル で あ り

(2) JP 2002-528460 A5 2006.11.16



；
　 Ｒ (48)は 、 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 8 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル お よ び ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル
核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 ｎ は 、 １ な い し ８ で あ り ；
　 Ｒ (40)な い し Ｒ (45)は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 － Ｏ Ｒ (50)、 － Ｓ Ｒ (50)、 Ｎ Ｈ Ｒ (50)、
－ Ｎ Ｒ (50) 2 、 － Ｏ － (Ｃ Ｏ )－ Ｒ (50)、 － Ｓ － (Ｃ Ｏ )－ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｈ － (Ｃ Ｏ )－ Ｒ (50)
、 － Ｏ － Ｐ Ｏ － (Ｏ Ｒ (50))－ Ｏ Ｒ (50)、 － Ｏ － (Ｓ Ｏ 2 )－ Ｏ Ｒ (50)、 － Ｒ (50)、 Ｌ へ の 結
合 で あ る か ； ま た は
　 Ｒ (40)お よ び Ｒ (41)、 Ｒ (42)お よ び Ｒ (43)、 Ｒ (44)お よ び Ｒ (45)は 各 々 の 場 合 に 一 緒 に
な っ て 、 カ ル ボ ニ ル 基 の 酸 素 を 形 成 し ；
　 こ こ で 常 に 基 Ｒ (40)な い し Ｒ (45)の １ つ だ け は 、 Ｌ へ の 結 合 の 意 味 を 有 し ；
　 Ｋ は 、 － Ｏ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｈ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｒ (50) 2 、 － Ｈ Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 －
Ｈ Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｓ Ｏ 3 Ｈ 、 － Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 、 － Ｎ (Ｃ Ｈ 3 )Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、
－ Ｈ Ｎ － Ｃ Ｈ (Ｒ 46)Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 － Ｏ Ｋ ａ (こ こ で Ｋ ａ は 、 ア ル カ リ 金 属 イ オ ン 、 ア ル カ リ 土
類 金 属 イ オ ン ま た は 第 四 級 ア ン モ ニ ウ ム イ オ ン で あ る )で あ り ；
　 Ｒ (46)は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 － ア ル キ ル 、 ベ ン ジ ル 、 － Ｃ Ｈ 2 － Ｏ Ｈ 、 Ｈ 3 Ｃ Ｓ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2

－ 、 Ｈ Ｏ 2 Ｃ Ｃ Ｈ 2 － 、 Ｈ Ｏ 2 Ｃ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － で あ り ；
　 Ｒ (50)は 、 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル
核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ る ｝
の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 が 相 互 に 独 立 し て 、
　 【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 水 素 （ こ こ で Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 、 同 時 に 水 素 で あ る こ と は で き な い )で あ り ；
　 Ｌ － ｚ が
　 【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 Ｒ (Ｅ )が 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｎ 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル
、 (こ こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る )、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 6 )－ シ ク ロ ア ル キ
ル 、 (Ｃ 3 ～ Ｃ 8 )－ ア ル ケ ニ ル 、 Ｏ － (Ｃ 3 ～ Ｃ 6 )－ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ － フ ェ ニ ル 、 Ｏ － ベ
ン ジ ル 、 ［ こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 Ｎ Ｒ (９
)Ｒ (10)に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ］ で あ り ；
　 Ｒ (９ )、 Ｒ (10)が 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ Ｈ 3 、 Ｃ Ｆ 3 で あ り ；
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　 Ｒ (１ )、 Ｒ (２ )、 Ｒ (３ )が 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｎ 、 － Ｓ Ｏ 2 － (Ｃ 1 ～
Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ ((Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル ) 2 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｈ (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア
ル キ ル 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｈ 2 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 (こ
こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る )、 － Ｏ － (Ｃ 0 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ レ ン
フ ェ ニ ル 、 － (Ｃ 0 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ レ ン フ ェ ニ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ
ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 Ｌ が － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ レ ン － 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル ケ ニ レ
ン － 、 － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ニ レ ン － 、 － Ｃ Ｏ Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ
Ｒ (47)－ 、 － Ｏ － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － (
Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ
－ で あ り ；
　 Ｒ (47)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル で あ り ；
　 Ｒ (48)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル お よ び ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核
は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 ｎ が １ ～ ４ で あ り ；
　 Ｒ (41)、 Ｒ (42)、 Ｒ (45)が 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 － Ｏ Ｒ (50)、 Ｎ Ｈ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｒ (5
0) 2 、 － Ｏ － (Ｃ Ｏ )－ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｈ － (Ｃ Ｏ )－ Ｒ (50)で あ り ；
　 Ｒ (50)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核
は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 Ｋ が － Ｏ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｈ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｒ (50) 2 、 － Ｈ Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 － Ｈ
Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｓ Ｏ 3 Ｈ 、 － Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 、 － Ｎ (Ｃ Ｈ 3 )Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 －
Ｏ Ｋ ａ （ こ こ で Ｋ ａ は 、 ア ル カ リ 金 属 イ オ ン 、 ア ル カ リ 土 類 金 属 イ オ ン ま た は 第 四 級 ア ン
モ ニ ウ ム イ オ ン で あ る ） で あ る ；
請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 が 相 互 に 独 立 し て 、
　 【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 水 素 （ こ こ で Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 、 同 時 に 水 素 で あ る こ と は で き な い ） で あ り ；
　 そ し て Ｌ － ｚ が
　 【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 Ｒ (Ｅ )が 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｎ 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、
Ｃ Ｆ 3 、 － Ｏ Ｃ Ｆ 3 で あ り ；
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　 Ｒ (１ )、 Ｒ (２ )が 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｎ 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｃ Ｈ 3 、 － (Ｃ 1 ～
Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 (こ こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ
っ て 置 換 さ れ 得 る )、 － Ｏ － (Ｃ 0 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ レ ン フ ェ ニ ル 、 － (Ｃ 0 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ レ
ン フ ェ ニ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核 は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ
て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 Ｒ (３ )が 水 素 で あ り ；
　 Ｌ が － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ － 、 － (Ｃ ≡ Ｃ )－ 、 － Ｃ Ｏ
Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｒ (47)－ 、 － Ｏ － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (47)
－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n －
Ｏ － 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｎ Ｒ (48)－ (Ｃ Ｈ 2 ) n － Ｏ － で あ り ；
　 Ｒ (47)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 Ｒ (48)－ Ｃ Ｏ － 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル で あ り ；
　 Ｒ (48)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル お よ び ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核
は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ り ；
　 ｎ が １ ～ ４ で あ り ；
　 Ｒ (41)が 水 素 、 － Ｏ Ｈ で あ り ；
　 Ｋ が － Ｏ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｈ Ｒ (50)、 － Ｎ Ｒ (50) 2 、 － Ｈ Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 － Ｈ
Ｎ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｓ Ｏ 3 Ｈ 、 － Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 、 － Ｎ (Ｃ Ｈ 3 )Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 －
Ｏ Ｋ ａ (こ こ で Ｋ ａ は 、 ア ル カ リ 金 属 イ オ ン 、 ア ル カ リ 土 類 金 属 イ オ ン ま た は 第 四 級 ア ン
モ ニ ウ ム イ オ ン で あ る )で あ り ；
　 Ｒ (50)が 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル 、 (こ こ で フ ェ ニ ル 核
は 、 ３ 回 ま で Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｆ 3 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ に よ っ て 置 換 さ れ 得 る ） で あ る ；
請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 式 Ｉ が 構 造 Ｉ ａ
　 【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 相 互 に 独 立 し て 、
　 【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 水 素 （ こ こ で Ｔ 1 お よ び Ｔ 2 は 、 同 時 に 水 素 で あ る こ と は で き な い ） で あ り ；
　 Ｌ － ｚ は 、
　 【 化 １ ０ 】
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で あ り ；  
　 Ｌ は 、 － Ｃ ≡ Ｃ － 、 － Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 － Ｃ Ｈ 2 － Ｏ － で あ り ；
　 Ｒ (Ｅ )は 、 水 素 、 (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ (１ )、 Ｒ (２ )は 相 互 に 独 立 し て 、 水 素 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｎ 、 － Ｓ Ｏ 2 － Ｃ Ｈ 3 、 － (Ｃ 1 ～
Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 － Ｏ － (Ｃ 1 ～ Ｃ 4 )－ ア ル キ ル 、 (こ こ で ア ル キ ル 基 は 、 １ 回 以 上 Ｆ に よ
っ て 置 換 さ れ て い る こ と が で き る ） で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ な い し ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許
容 で き る 塩 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 請 求 項 １ な い し ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 よ り 成 る 医
薬 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 請 求 項 １ な い し ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 お よ び １ 種
以 上 の 脂 質 低 下 活 性 化 合 物 よ り 成 る 医 薬 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 請 求 項 １ な い し ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 よ り 成 る 医
薬 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 活 性 化 合 物 を 薬 学 的 に 適 当 な 賦 形 剤 と 混 合 し 、 そ し て こ の 混 合 物
を 投 与 に 適 す る 形 態 に す る こ と よ り 成 る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 胆 石 の 予 防 ま た は 治 療 用 の 薬 剤 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ な い し ４ の い
ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 ａ ） ３ － （ ４ － ブ ロ モ － ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ） － ２ － メ チ ル ア ク リ ル 酸 ブ チ ル
　 ２ ｇ の １ － ブ ロ モ － ２ － フ ル オ ロ － ４ － ヨ ー ド ベ ン ゼ ン お よ び １ .１ mlの ジ イ ソ プ ロ ピ
ル エ チ ル ア ミ ン を ２ ０ mlの ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド （ 無 水 ） に 溶 解 さ せ 、 穏 や か な ア ル ゴ ン
流 を こ の 溶 液 に ５ 分 間 通 し た 。 次 に １ .４ mlの ア ク リ ル 酸 ブ チ ル お よ び １ ０ mgの ２ ,６ － ジ
－ ｔ － ブ チ ル － ４ － メ チ ル フ ェ ノ ー ル を 加 え て 、 混 合 物 を １ ０ ０ ℃ ま で 加 熱 し た 。 最 後 に
、 別 の ４ mlの ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド を 、 ア ル ゴ ン 流 に よ っ て ガ ス 抜 き し て 、 そ の 中 に ８ ０
mgの ト ラ ン ス － ビ ス － （ β － ア セ タ ト ） ビ ス ［ ｏ － （ ジ － ｏ － ト リ ル ホ ス フ ィ ノ ） ベ ン ジ
ル ］ ジ パ ラ ジ ウ ム ［ Tetrahedron Lett. 1996, 37(36), 6535-6538］ を 懸 濁 さ せ た 。 こ の
懸 濁 液 を そ の 他 の 反 応 物 の 混 合 物 に 加 え て 、 １ ４ ０ ℃ で ９ ０ 分 間 攪 拌 し た 。 そ の 後 、 こ の
混 合 物 を ２ ０ ０ mlの 酢 酸 エ チ ル で 希 釈 し て 、 各 々 １ ０ ０ mlず つ の 水 で ２ 回 、 そ し て １ ０ ０
mlの 飽 和 Ｎ ａ Ｃ ｌ 水 溶 液 で １ 回 洗 浄 し た 。 そ れ を Ｍ ｇ Ｓ Ｏ 4 上 で 乾 燥 さ せ 、 溶 媒 を 真 空 で
除 去 し た 。 シ リ カ ゲ ル 上 の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ っ て 、 ２ ３ ０ mgの 無 色 油 状 物 を 得 た 。
　 Ｒ f (酢 酸 エ チ ル ／ ｎ － ヘ プ タ ン )＝ ０ .２ ７ 　 Ｍ Ｓ (Ｄ Ｃ Ｉ )： ３ １ ５ (Ｍ ＋ Ｈ ) +

【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
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【 ０ ０ ６ ４ 】
　 １ ３ ０ mlの 塩 化 ア セ チ ル を 、 ０ ℃ で ９ ０ ０ mlの メ タ ノ ー ル に 滴 加 し た 。 次 に Ｉ Ｎ Ｔ の ４
０ ０ ml溶 液 を 加 え て 、 混 合 物 を 室 温 で ６ 時 間 攪 拌 し た 。 そ れ を 室 温 で ６ ０ 時 間 放 置 し た 後
、 ２ .６ Ｌ の 水 上 に 注 ぎ 、 各 々 ５ ０ ０ mlず つ の ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ ー テ ル （ Ｄ Ｉ Ｐ ） で ８ 回
抽 出 し た 。 そ の 後 、 有 機 相 を 各 々 ６ ０ ０ mlず つ の 半 飽 和 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ 3 水 溶 液 で さ ら に ６ 回
洗 浄 し た 。 そ れ を Ｎ ａ 2 Ｓ Ｏ 4 上 で 乾 燥 さ せ 、 溶 媒 を 真 空 で 除 去 し た 。 酢 酸 エ チ ル を 使 用 す
る シ リ カ ゲ ル 上 の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ っ て 、 ３ ２ ｇ の 樹 脂 状 固 体 を 得 た 。
　 Ｒ f （ 酢 酸 エ チ ル ） ＝ ０ .１ ９ 　 Ｍ Ｓ (Ｆ Ａ Ｂ )： ４ ６ ７ (Ｍ ＋ Ｈ ) +
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