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【手続補正書】
【提出日】平成31年1月7日(2019.1.7)
【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１６６】

（式中、
　Ｒ１は、
　　ａ）ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリー
ル、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立し
て選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン環
であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～

８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリジ
ン環；または
　　ｂ）Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環
、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－
ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ

）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－
Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換さ
れた炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリー
ルは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
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）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（
該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換
される、炭素連結ピペラジン環；
であり、
　　各々のＲｂは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、およびＣ

２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｃ）２、－ＣＮ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｃ）２、
－Ｏ－Ｒｃ、－Ｓ－Ｒｃ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲ
ｃ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒ
ｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、および－Ｎ（Ｒｃ）－
Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換され；または、２つのＲｂが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピペ
リジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｃは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｃが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　Ｒｘは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８

炭素環、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、またはテトラヒドロピラニルであり、各
々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環は、
ハロ、－ＣＮ、Ｃ１～３アルコキシ、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒド
ロピラニル、およびＣ３～８炭素環（該Ｃ３～８炭素環は、ハロおよびＣ１～３アルキル
からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　Ｒ２は５～１０員ヘテロアリールまたは６～１２員アリールであり、５～１０員ヘ
テロアリール、および６～１２員アリールは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、
－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）

２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまた
は複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－Ｎ
Ｏ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ

）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキ
ルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　各々のＲｄは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、および
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Ｃ２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～

６アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｅ）２、－ＣＮ
、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｅ）２

、－Ｏ－Ｒｅ、－Ｓ－Ｒｅ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（
Ｒｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、および－Ｎ（Ｒｅ）
－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換され；または、２つのＲｄが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピ
ペリジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｅは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｅが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　但し、Ｒ２が６－メトキシ－２－ナフチルである場合、Ｒ１は、１－（シクロプロ
ピルメチル）ピペリジン－３－イル、１－（シクロブチル）ピペリジン－３－イル、１－
（シクロペンチル）ピペリジン－３－イル、１－（テトラヒドロピラニル）ピペリジン－
３－イルのいずれでもないことを条件とし；
　　　但し、Ｒ２が、フェニル、ナフチル、４－キノリル、５－キノリル、６－キノリル
、７－キノリル、８－キノリル、２－メチル－６－キノリル、１，５－ベンゾジオキセピ
ン－７－イル、ベンゾ［ｂ］チエン－７－イル、２，３－ジヒドロ－１，４－ベンゾジオ
キシン－６－イル、１Ｈ－１－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－４－ブロモ－インド
ール－２－イル、１Ｈ－１－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－４－シアノ－インドー
ル－２－イル、３，４－ジヒドロキシフェニル、３－メトキシ－４－ヒドロキシフェニル
、３，４－ジメトキシフェニル、３－メトキシカルボニル－４－ヒドロキシフェニル、４
－ヒドロキシフェニル、または２－ヒドロキシフェニルである場合、Ｒ１は任意選択的に
置換されたピペリジン－２－イル（ｐｉｐｅｒｉｚｉｎｅ－２－ｙｌ）ではないことを条
件とする）の化合物またはその塩。
【請求項２】
　式（Ｉａ）：
【化１６７】

（式中、
　ＸはＣＲｇＲｈまたはＮＲｋであり；
　各々のＲｆは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（
Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
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２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ

、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、お
よび－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択され；各々のＣ１～６

アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ
－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｇは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（
Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）

２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ

、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、お
よび－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択され；各々のＣ１～６

アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ
－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｈは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、およびハロからなる群か
ら独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニ
ル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－
ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アル
キルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）か
らなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｋは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールからなる群から独立
して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２

－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）

２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは
、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる
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群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）の化合物であ
る、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項３】
　式（Ｉｂ）：
【化１６８】

の化合物である、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項４】
　式（Ｉｃ）：
【化１６９】

の化合物である、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項５】
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環である、請求項１に記載の化合物またはその塩。
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【請求項６】
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環である、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項７】
　Ｒ１が、
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【化１７０】
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【化１７１】

からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項８】
　Ｒ１は、
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【化１７２】
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【化１７３】

からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項９】
　Ｒ２は、ナフチル、テトラリニル、フェニル、ベンゾイソオキサゾリル、ベンゾ［７］
アンヌレニル、１，４－ベンゾジオキシニル、ベンゾイミダゾリル－２－オン、インドリ
ル、インダゾリル、チオフェニル、ピリジル、キノリル、テトラヒドロキノリル、イソキ
ノリル、テトラヒドロイソキノリル、およびピラゾリルからなる群から選択される環であ
り；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテ
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ロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒ
ｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）

２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され
；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ
－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換される、請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物
またはその塩。
【請求項１０】
　Ｒ２は、
【化１７４】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
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（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１～
８のいずれか１項に記載の化合物またはその塩。
【請求項１１】
　Ｒ２は、ナフチル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６

アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、およ
び－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の
基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６ア
ルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１～８のい
ずれか１項に記載の化合物またはその塩。
【請求項１２】
　Ｒ２は、ナフチル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、アリール、ハロ、－Ｎ
Ｏ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１
つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ
、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６

アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請
求項１１に記載の化合物またはその塩。
【請求項１３】
　Ｒ２は、フェニル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６

アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒ
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ｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、およ
び－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の
基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６ア
ルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１～８のい
ずれか１項に記載の化合物またはその塩。
【請求項１４】
　Ｒ２は、フェニル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、アリール、ハロ、－Ｎ
Ｏ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１
つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ
、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６

アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請
求項１３に記載の化合物またはその塩。
【請求項１５】
　Ｒ２は、キノリルまたはイソキノリル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６ア
ルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、
－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択され
る１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アル
ケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、
ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１

～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れる）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
、請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物またはその塩。
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【請求項１６】
　Ｒ２は、キノリルまたはイソキノリル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、ハ
ロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択
される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリール
は、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒ
ｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該
Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れる、請求項１５に記載の化合物またはその塩。
【請求項１７】
　Ｒ２は、
【化１７５】
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【化１７６】
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【化１７７】

からなる群から選択される、請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物またはその塩。
【請求項１８】
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
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Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環であり、かつ
　Ｒ２は、
【化１７８】

からなる群から選択される環であり、この環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル
、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２

、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つま
たは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－
ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アル
キルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）か
らなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項
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１に記載の化合物またはその塩。
【請求項１９】
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環であり；
　Ｒ２は、
【化１７９】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
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Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１に
記載の化合物またはその塩。
【請求項２０】
　Ｒ１は、
【化１８０】
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【化１８１】
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【化１８２】

からなる群から選択され、
　Ｒ２は、
【化１８３】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
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は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１に
記載の化合物またはその塩。
【請求項２１】
　Ｒ１は、
【化１８４】



(24) JP 2018-501288 A5 2019.2.14

【化１８５】

からなる群から選択され、
　Ｒ２は、
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【化１８６】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、請求項１に
記載の化合物またはその塩。
【請求項２２】
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２
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－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環であり；
　Ｒ２は、

【化１８７】
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【化１８８】
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【化１８９】

からなる群から選択される、
請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項２３】
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
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Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環であり；
　Ｒ２は、
【化１９０】
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【化１９１】
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【化１９２】

からなる群から選択される、
請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項２４】
　Ｒ１は、
【化１９３】
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【化１９４】
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【化１９５】

からなる群から選択され；
　Ｒ２は、
【化１９６】
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【化１９７】
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【化１９８】

からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項２５】
　Ｒ１は、

【化１９９】
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【化２００】
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【化２０１】

からなる群から選択され；
　Ｒ２は、
【化２０２】
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【化２０３】
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【化２０４】

からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物またはその塩。
【請求項２６】
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【化２０５】
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【化２０６】
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【化２０７】
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【化２０８】



(44) JP 2018-501288 A5 2019.2.14

【化２０９】
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【化２１０】
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【化２１１】
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【化２１２】
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【化２１３】
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【化２１４】
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【化２１５】
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【化２１６】

からなる群から選択される、化合物またはその塩。
【請求項２７】
　請求項１～２６のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩、お
よび薬学的に許容され得るアジュバント、担体、またはビヒクルを含む組成物。
【請求項２８】
　癌の処置を必要とする哺乳動物において癌を処置するための組成物であって、請求項１
～２６のいずれか１項に記載の化合物もしくはその薬学的に許容され得る塩；または式（
Ｉ）：
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【化２１７】

（式中、
　Ｒ１は、
　　ｃ）ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリー
ル、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立し
て選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン環
であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～

８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリジ
ン環；または
　　ｄ）Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環
、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－
ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ

）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－
Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換さ
れた炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリー
ルは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（
該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換
される、炭素連結ピペラジン環；
であり、
　　各々のＲｂは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、およびＣ

２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｃ）２、－ＣＮ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｃ）２、
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－Ｏ－Ｒｃ、－Ｓ－Ｒｃ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲ
ｃ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒ
ｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、および－Ｎ（Ｒｃ）－
Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換され；または、２つのＲｂが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピペ
リジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｃは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｃが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　Ｒｘは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８

炭素環、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、またはテトラヒドロピラニルであり、各
々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環は、
ハロ、－ＣＮ、Ｃ１～３アルコキシ、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒド
ロピラニル、およびＣ３～８炭素環（該Ｃ３～８炭素環は、ハロおよびＣ１～３アルキル
からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　Ｒ２は５～１０員ヘテロアリールまたは６～１２員アリールであり、５～１０員ヘ
テロアリール、および６～１２員アリールは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、
－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）

２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまた
は複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－Ｎ
Ｏ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ

）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキ
ルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　各々のＲｄは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、および
Ｃ２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～

６アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｅ）２、－ＣＮ
、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｅ）２

、－Ｏ－Ｒｅ、－Ｓ－Ｒｅ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（
Ｒｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、および－Ｎ（Ｒｅ）
－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換され；または、２つのＲｄが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピ
ペリジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｅは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
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ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｅが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成する）の化合物
もしくはその薬学的に許容され得る塩を含む、組成物。
【請求項２９】
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、請求項２８に記載の組成物。
【請求項３０】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化の誘導を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／
前駆細胞（複数可）の分化を誘導するための組成物であって、請求項１～２６および請求
項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む、組成物
。
【請求項３１】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性の低下を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／
前駆細胞（複数可）の活性を低下させるための組成物であって、請求項１～２６および請
求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む、組成
物。
【請求項３２】
　癌幹細胞／前駆細胞の枯渇を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／前駆細胞を枯渇さ
せるための組成物であって、請求項１～２６および請求項２８のいずれか１項に記載の化
合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む、組成物。
【請求項３３】
　癌発生の減少を必要とする哺乳動物において癌発生を減少させるための組成物であって
、請求項１～２６および請求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許
容され得る塩を含む、組成物。
【請求項３４】
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、請求項２８～３３のいずれか１項に
記載の組成物。
【請求項３５】
　医学療法における使用のための、請求項１～２６および２８のいずれか１項に記載の化
合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
【請求項３６】
　癌の治療的処置または予防的処置のための、請求項１～２６および２８のいずれか１項
に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
【請求項３７】
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、請求項３６に記載の組成物。
【請求項３８】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化を誘導するための、請求項１～２６および２８の
いずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
【請求項３９】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させるための、請求項１～２６および２８
のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
【請求項４０】
　癌幹細胞／前駆細胞を枯渇させるための、請求項１～２６および２８のいずれか１項に
記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
【請求項４１】
　癌発生を減少させるための、請求項１～２６および２８のいずれか１項に記載の化合物
またはその薬学的に許容され得る塩を含む組成物。
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【請求項４２】
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、請求項３６～４１のいずれか１項に
記載の組成物。
【請求項４３】
　哺乳動物における癌を処置するための医薬を調製するための、請求項１～２６および請
求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩の使用。
【請求項４４】
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、請求項４３に記載の使用。
【請求項４５】
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化を誘導するための医薬を調製す
るための、請求項１～２６および請求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬
学的に許容され得る塩の使用。
【請求項４６】
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させるための医薬を調製
するための、請求項１～２６および請求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその
薬学的に許容され得る塩の使用。
【請求項４７】
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞を枯渇させるための医薬を調製するための、請求
項１～２６および請求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され
得る塩の使用。
【請求項４８】
　哺乳動物における癌発生を減少させるための医薬を調製するための、請求項１～２６お
よび請求項２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩の使用
。
【請求項４９】
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、請求項４３～４８のいずれか１項に
記載の使用。
【請求項５０】
　癌の処置を必要とする個体において癌を処置するための組成物であって、ＫＤＭ２イン
ヒビターを含む、組成物。
【請求項５１】
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、請求項５０に記載の組成物。
【請求項５２】
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、前記個体において癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化
を誘導し、癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させ、そして／または癌幹細胞／
前駆細胞集団を枯渇させるのに有効である、請求項５０または５１に記載の組成物。
【請求項５３】
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、前記個体における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）のＮｏ
ｔｃｈシグナル伝達を低下させるのに有効である、請求項５０～５２のいずれか１項に記
載の組成物。
【請求項５４】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化の誘導を必要とする個体において癌幹細胞／前駆
細胞（複数可）の分化を誘導するための組成物であって、ＫＤＭ２インヒビターを含む、
組成物。
【請求項５５】
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性の低下を必要とする個体において癌幹細胞／前駆
細胞（複数可）の活性を低下させるための組成物であって、ＫＤＭ２インヒビターを含む
、組成物。
【請求項５６】
　癌幹細胞／前駆細胞集団の枯渇を必要とする個体において癌幹細胞／前駆細胞集団を枯
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渇させるための組成物であって、ＫＤＭ２インヒビターを含む、組成物。
【請求項５７】
　癌発生の減少を必要とする個体において癌発生を減少させるための組成物であって、Ｋ
ＤＭ２インヒビターを含む、組成物。
【請求項５８】
　前記癌が、肺癌、白血病（例えば、ＡＭＬ、ＡＬＬ、ＭＬＬ）、またはリンパ腫である
、請求項５０～５７のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項５９】
　前記インヒビターがＫＤＭ２Ｂインヒビターである、請求項５０～５８のいずれか１項
に記載の組成物。
【請求項６０】
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、ＫＤＭ２に特異的に結合し、ＫＤＭ２デメチラーゼ活性
を阻害する、請求項５０～５９のいずれか１項に記載の組成物。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０３６０
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０３６０】
　多数の実施形態を記載しているが、これらの実施例を、本明細書中に記載の化合物およ
び方法を利用する他の実施形態を得るために変更することができる。したがって、本発明
の範囲を、例で示した特定の実施形態ではなく添付の特許請求の範囲によって定義すべき
である。
　一実施形態において、例えば、以下の項目が提供される。
（項目１）
　式（Ｉ）：
【化１６６】

（式中、
　Ｒ１は、
　　ａ）ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリー
ル、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立し
て選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン環
であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～

８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、
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－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリジ
ン環；または
　　ｂ）Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環
、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－
ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ

）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－
Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換さ
れた炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリー
ルは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（
該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換
される、炭素連結ピペラジン環；
であり、
　　各々のＲｂは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、およびＣ

２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｃ）２、－ＣＮ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｃ）２、
－Ｏ－Ｒｃ、－Ｓ－Ｒｃ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲ
ｃ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒ
ｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、および－Ｎ（Ｒｃ）－
Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換され；または、２つのＲｂが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピペ
リジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｃは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｃが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　Ｒｘは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８

炭素環、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、またはテトラヒドロピラニルであり、各
々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環は、
ハロ、－ＣＮ、Ｃ１～３アルコキシ、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒド
ロピラニル、およびＣ３～８炭素環（該Ｃ３～８炭素環は、ハロおよびＣ１～３アルキル
からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　Ｒ２は５～１０員ヘテロアリールまたは６～１２員アリールであり、５～１０員ヘ
テロアリール、および６～１２員アリールは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、
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－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）

２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまた
は複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－Ｎ
Ｏ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ

）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキ
ルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　各々のＲｄは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、および
Ｃ２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～

６アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｅ）２、－ＣＮ
、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｅ）２

、－Ｏ－Ｒｅ、－Ｓ－Ｒｅ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（
Ｒｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、および－Ｎ（Ｒｅ）
－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換され；または、２つのＲｄが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピ
ペリジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｅは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｅが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　但し、Ｒ２が６－メトキシ－２－ナフチルである場合、Ｒ１は、１－（シクロプロ
ピルメチル）ピペリジン－３－イル、１－（シクロブチル）ピペリジン－３－イル、１－
（シクロペンチル）ピペリジン－３－イル、１－（テトラヒドロピラニル）ピペリジン－
３－イルのいずれでもないことを条件とし；
　　　但し、Ｒ２が、フェニル、ナフチル、４－キノリル、５－キノリル、６－キノリル
、７－キノリル、８－キノリル、２－メチル－６－キノリル、１，５－ベンゾジオキセピ
ン－７－イル、ベンゾ［ｂ］チエン－７－イル、２，３－ジヒドロ－１，４－ベンゾジオ
キシン－６－イル、１Ｈ－１－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－４－ブロモ－インド
ール－２－イル、１Ｈ－１－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－４－シアノ－インドー
ル－２－イル、３，４－ジヒドロキシフェニル、３－メトキシ－４－ヒドロキシフェニル
、３，４－ジメトキシフェニル、３－メトキシカルボニル－４－ヒドロキシフェニル、４
－ヒドロキシフェニル、または２－ヒドロキシフェニルである場合、Ｒ１は任意選択的に
置換されたピペリジン－２－イル（ｐｉｐｅｒｉｚｉｎｅ－２－ｙｌ）ではないことを条
件とする）の化合物またはその塩。
（項目２）
　式（Ｉａ）：
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【化１６７】

（式中、
　ＸはＣＲｇＲｈまたはＮＲｋであり；
　各々のＲｆは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（
Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）

２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ

、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、お
よび－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択され；各々のＣ１～６

アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ
－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｇは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（
Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）

２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ

、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、お
よび－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択され；各々のＣ１～６

アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ
－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｈは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、およびハロからなる群か
ら独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニ
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ル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－
ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アル
キルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）か
らなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　各々のＲｋは、Ｈ、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールからなる群から独立
して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ

３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２

－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）

２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは
、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる
群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）の化合物また
はその塩である、項目１に記載の化合物。
（項目３）
　式（Ｉｂ）：
【化１６８】

の化合物またはその塩である、項目１に記載の化合物。
（項目４）
　式（Ｉｃ）：

【化１６９】
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の化合物またはその塩である、項目１に記載の化合物。
（項目５）
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環である、項目１に記載の化合物。
（項目６）
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環である、項目１に記載の化合物。
（項目７）
　Ｒ１が、
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【化１７０】
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【化１７１】

からなる群から選択される、項目１に記載の化合物。
（項目８）
　Ｒ１は、
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【化１７２】
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【化１７３】

からなる群から選択される、項目１に記載の化合物。
（項目９）
　Ｒ２は、ナフチル、テトラリニル、フェニル、ベンゾイソオキサゾリル、ベンゾ［７］
アンヌレニル、１，４－ベンゾジオキシニル、ベンゾイミダゾリル－２－オン、インドリ
ル、インダゾリル、チオフェニル、ピリジル、キノリル、テトラヒドロキノリル、イソキ
ノリル、テトラヒドロイソキノリル、およびピラゾリルからなる群から選択される環であ
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り；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテ
ロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒ
ｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）

２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され
；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ
環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ
－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される
１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択される１つ
または複数の基で任意選択的に置換される、項目１～８のいずれか１項に記載の化合物。
（項目１０）
　Ｒ２は、
【化１７４】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
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Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１～８
のいずれか１項に記載の化合物。
（項目１１）
　Ｒ２は、ナフチル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６

アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、およ
び－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の
基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６ア
ルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１～８のいず
れか１項に記載の化合物。
（項目１２）
　Ｒ２は、ナフチル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、アリール、ハロ、－Ｎ
Ｏ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１
つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ
、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６

アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項
目１１に記載の化合物。
（項目１３）
　Ｒ２は、フェニル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６
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アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、およ
び－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは複数の
基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６ア
ルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１～８のいず
れか１項に記載の化合物。
（項目１４）
　Ｒ２は、フェニル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、アリール、ハロ、－Ｎ
Ｏ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１
つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ
、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６

アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項
目１３に記載の化合物。
（項目１５）
　Ｒ２は、キノリルまたはイソキノリル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６ア
ルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、
－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ
（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択され
る１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アル
ケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、
ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１

～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れる）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される
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、項目１～８のいずれか１項に記載の化合物。
（項目１６）
　Ｒ２は、キノリルまたはイソキノリル環であり、環は、Ｃ１～６アルキル、炭素環、ハ
ロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、
－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｄ）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択
される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリール
は、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－
Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒ
ｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該
Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れる、項目１５に記載の化合物。
（項目１７）
　Ｒ２は、
【化１７５】
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【化１７６】
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【化１７７】

からなる群から選択される、項目１～８のいずれか１項に記載の化合物。
（項目１８）
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
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Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環であり、かつ
　Ｒ２は、
【化１７８】

からなる群から選択される環であり、この環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル
、Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２

、－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つま
たは複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－
ＮＯ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒ
ｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（
Ｒｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アル
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キルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）か
らなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１
に記載の化合物。
（項目１９）
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環であり；
　Ｒ２は、
【化１７９】
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からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１に記
載の化合物。
（項目２０）
　Ｒ１は、
【化１８０】
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【化１８１】
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【化１８２】

からなる群から選択され、
　Ｒ２は、
【化１８３】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
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－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１に記
載の化合物。
（項目２１）
　Ｒ１は、
【化１８４】



(78) JP 2018-501288 A5 2019.2.14

【化１８５】

からなる群から選択され、
　Ｒ２は、
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【化１８６】

からなる群から選択される環であり；環は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－
Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２

、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまたは
複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２

～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ

２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－
Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ

）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキル
は、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からな
る群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、項目１に記
載の化合物。
（項目２２）
　Ｒ１は、ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケ
ニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリ
ール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
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Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立
して選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン
環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３

～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－
Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（
Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ
（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２

、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、
ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群
から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリ
ジン環であり；
　Ｒ２は、
【化１８７】
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【化１８８】
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【化１８９】

からなる群から選択される、
項目１に記載の化合物。
（項目２３）
　Ｒ１は、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素
環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、
－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒ
ｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ
）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（
Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換
された炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリ
ールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
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）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２

－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）
－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル
（該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置
換される、炭素連結ピペラジン環であり；
　Ｒ２は、
【化１９０】
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【化１９１】
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【化１９２】

からなる群から選択される、
項目１に記載の化合物。
（項目２４）
　Ｒ１は、
【化１９３】
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【化１９４】
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【化１９５】

からなる群から選択され；
　Ｒ２は、
【化１９６】
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【化１９７】



(89) JP 2018-501288 A5 2019.2.14

【化１９８】

からなる群から選択される、項目１に記載の化合物。
（項目２５）
　Ｒ１は、

【化１９９】
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【化２００】
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【化２０１】

からなる群から選択され；
　Ｒ２は、
【化２０２】
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【化２０３】
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【化２０４】

からなる群から選択される、項目１に記載の化合物。
（項目２６）
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【化２０５】
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【化２０６】
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【化２０７】
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【化２０８】
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【化２０９】



(99) JP 2018-501288 A5 2019.2.14

【化２１０】
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【化２１１】
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【化２１２】
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【化２１３】
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【化２１４】
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【化２１５】
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【化２１６】

ならびにその塩
からなる群から選択される、化合物。
（項目２７）
　項目１～２６のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩、およ
び薬学的に許容され得るアジュバント、担体、またはビヒクルを含む組成物。
（項目２８）
　癌の処置を必要とする哺乳動物において癌を処置する方法であって、有効量の項目１～
２６のいずれか１項に記載の化合物もしくはその薬学的に許容され得る塩；または式（Ｉ
）：
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【化２１７】

（式中、
　Ｒ１は、
　　ｃ）ピペリジン環窒素上でＲｘ基で置換され、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリー
ル、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立し
て選択される１つまたは複数の基で任意選択的にさらに置換された炭素連結ピペリジン環
であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～

８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ
（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ
）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ
ｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、
－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキルは、ハ
ロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群か
ら独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される、炭素連結ピペリジ
ン環；または
　　ｄ）Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環
、３～８員ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、－Ｎ（Ｒｂ）２、－
ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ

）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）
－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－
Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、および－Ｎ（Ｒ
ｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で置換さ
れた炭素連結ピペラジン環であって；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環、３～８員ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリー
ルは、ハロ、－ＮＯ２－Ｎ（Ｒｂ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）
－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｏ－Ｒｂ、－Ｓ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ
）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｂ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｓ（Ｏ）２－
Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｂ、－Ｎ（Ｒｂ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｂ）２、－Ｎ（Ｒｂ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｂ、およびＣ１～６アルキル（
該Ｃ１～６アルキルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換される）からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換
される、炭素連結ピペラジン環；
であり、
　　各々のＲｂは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、およびＣ

２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６

アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｃ）２、－ＣＮ、
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－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｃ）２、
－Ｏ－Ｒｃ、－Ｓ－Ｒｃ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲ
ｃ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒ
ｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｃ、－Ｎ（Ｒｃ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｃ）２、および－Ｎ（Ｒｃ）－
Ｓ（Ｏ）２－Ｒｃからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に
置換され；または、２つのＲｂが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピペ
リジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｃは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｃが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成し；
　　　Ｒｘは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８

炭素環、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、またはテトラヒドロピラニルであり、各
々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ３～８炭素環は、
ハロ、－ＣＮ、Ｃ１～３アルコキシ、オキセタニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒド
ロピラニル、およびＣ３～８炭素環（該Ｃ３～８炭素環は、ハロおよびＣ１～３アルキル
からなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　Ｒ２は５～１０員ヘテロアリールまたは６～１２員アリールであり、５～１０員ヘ
テロアリール、および６～１２員アリールは、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、
Ｃ２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、ヘテロアリール、ハロ、－ＮＯ２、
－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ
（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）
－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－
Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）

２、および－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄからなる群から独立して選択される１つまた
は複数の基で任意選択的に置換され；各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ

２～６アルキニル、炭素環、ヘテロ環、アリール、およびヘテロアリールは、ハロ、－Ｎ
Ｏ２－Ｎ（Ｒｄ）２、－ＣＮ、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｄ）２、
－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｄ）２、－Ｏ－Ｒｄ、－Ｓ－Ｒｄ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（
Ｏ）－Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）－ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ

）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｄ、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒ
ｄ）２、－Ｎ（Ｒｄ）－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｄ、およびＣ１～６アルキル（該Ｃ１～６アルキ
ルは、ハロから独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）から
なる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換され；
　　　各々のＲｄは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、アリール、および
Ｃ２～６アルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～

６アルケニル、アリール、およびＣ２～６アルキニルは、ハロ、－Ｎ（Ｒｅ）２、－ＣＮ
、－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、－Ｓ（Ｏ）２－Ｎ（Ｒｅ）２

、－Ｏ－Ｒｅ、－Ｓ－Ｒｅ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（
Ｒｃ）－Ｓ（Ｏ）－Ｒｅ、－Ｎ（Ｒｅ）－Ｃ（Ｏ）－Ｎ（Ｒｅ）２、および－Ｎ（Ｒｅ）
－Ｓ（Ｏ）２－Ｒｅからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的
に置換され；または、２つのＲｄが、それらが結合する窒素とともに、ピロリジノ環、ピ
ペリジノ環、またはピペラジノ環を形成し；
　　　各々のＲｅは、水素、Ｃ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニル、およびＣ２～６ア
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ルキニルからなる群から独立して選択され、各々のＣ１～６アルキル、Ｃ２～６アルケニ
ル、およびＣ２～６アルキニルは、オキソ、ハロ、アミノ、ヒドロキシ、およびＣ１～６

アルコキシからなる群から独立して選択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換さ
れるか；または、２つのＲｅが、それらが結合する窒素とともに、オキソ、ハロ、および
Ｃ１～３アルキル（該Ｃ１～３アルキルは、オキソおよびハロからなる群から独立して選
択される１つまたは複数の基で任意選択的に置換される）からなる群から独立して選択さ
れる１つまたは複数の基で任意選択的に置換されたヘテロシクリルを形成する）の化合物
もしくはその薬学的に許容され得る塩を前記哺乳動物に投与することを含む、方法。
（項目２９）
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、項目２８に記載の方法。
（項目３０）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化の誘導を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／
前駆細胞（複数可）の分化を誘導する方法であって、有効量の項目１～２６および項目２
８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を前記哺乳動物に投
与することを含む、方法。
（項目３１）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性の低下を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／
前駆細胞（複数可）の活性を低下させる方法であって、有効量の項目１～２６および項目
２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩を前記哺乳動物に
投与することを含む、方法。
（項目３２）
　癌幹細胞／前駆細胞の枯渇を必要とする哺乳動物において癌幹細胞／前駆細胞を枯渇さ
せる方法であって、有効量の項目１～２６および項目２８のいずれか１項に記載の化合物
またはその薬学的に許容され得る塩を前記哺乳動物に投与することを含む、方法。
（項目３３）
　癌発生の減少を必要とする哺乳動物において癌発生を減少させる方法であって、有効量
の項目１～２６および項目２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容さ
れ得る塩を前記哺乳動物に投与することを含む、方法。
（項目３４）
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、項目２８～３３のいずれか１項に記
載の方法。
（項目３５）
　医学療法における使用のための、項目１～２６および２８のいずれか１項に記載の化合
物またはその薬学的に許容され得る塩。
（項目３６）
　癌の治療的処置または予防的処置のための、項目１～２６および２８のいずれか１項に
記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩。
（項目３７）
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、項目３６に記載の化合物。
（項目３８）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化を誘導するための、項目１～２６および２８のい
ずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩。
（項目３９）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させるための、項目１～２６および２８の
いずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩。
（項目４０）
　癌幹細胞／前駆細胞を枯渇させるための、項目１～２６および２８のいずれか１項に記
載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩。
（項目４１）
　癌発生を減少させるための、項目１～２６および２８のいずれか１項に記載の化合物ま
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たはその薬学的に許容され得る塩。
（項目４２）
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、項目３６～４１のいずれか１項に記
載の化合物。
（項目４３）
　哺乳動物における癌を処置するための医薬を調製するための、項目１～２６および項目
２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩の使用。
（項目４４）
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、項目４３に記載の使用。
（項目４５）
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化を誘導するための医薬を調製す
るための、項目１～２６および項目２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的
に許容され得る塩の使用。
（項目４６）
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させるための医薬を調製
するための、項目１～２６および項目２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学
的に許容され得る塩の使用。
（項目４７）
　哺乳動物における癌幹細胞／前駆細胞を枯渇させるための医薬を調製するための、項目
１～２６および項目２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る
塩の使用。
（項目４８）
　哺乳動物における癌発生を減少させるための医薬を調製するための、項目１～２６およ
び項目２８のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容され得る塩の使用。
（項目４９）
　前記癌が、肺癌、白血病、またはリンパ腫である、項目４３～４８のいずれか１項に記
載の使用。
（項目５０）
　癌の処置を必要とする個体において癌を処置する方法であって、有効量のＫＤＭ２イン
ヒビターを前記個体に投与することを含む、方法。
（項目５１）
　前記癌が癌幹細胞／前駆細胞を含む、項目５０に記載の方法。
（項目５２）
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、前記個体において癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化
を誘導し、癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性を低下させ、そして／または癌幹細胞／
前駆細胞集団を枯渇させるのに有効である、項目５０または５１に記載の方法。
（項目５３）
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、前記個体における癌幹細胞／前駆細胞（複数可）のＮｏ
ｔｃｈシグナル伝達を低下させるのに有効である、項目５０～５２のいずれか１項に記載
の方法。
（項目５４）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の分化の誘導を必要とする個体において癌幹細胞／前駆
細胞（複数可）の分化を誘導する方法であって、有効量のＫＤＭ２インヒビターを前記個
体に投与することを含む、方法。
（項目５５）
　癌幹細胞／前駆細胞（複数可）の活性の低下を必要とする個体において癌幹細胞／前駆
細胞（複数可）の活性を低下させる方法であって、有効量のＫＤＭ２インヒビターを前記
個体に投与することを含む、方法。
（項目５６）
　癌幹細胞／前駆細胞集団の枯渇を必要とする個体において癌幹細胞／前駆細胞集団を枯
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渇させる方法であって、有効量のＫＤＭ２インヒビターを前記個体に投与することを含む
、方法。
（項目５７）
　癌発生の減少を必要とする個体において癌発生を減少させる方法であって、有効量のＫ
ＤＭ２インヒビターを前記個体に投与することを含む、方法。
（項目５８）
　前記癌が、肺癌、白血病（例えば、ＡＭＬ、ＡＬＬ、ＭＬＬ）、またはリンパ腫である
、項目５０～５７のいずれか１項に記載の方法。
（項目５９）
　前記インヒビターがＫＤＭ２Ｂインヒビターである、項目５０～５８のいずれか１項に
記載の方法。
（項目６０）
　前記ＫＤＭ２インヒビターが、ＫＤＭ２に特異的に結合し、ＫＤＭ２デメチラーゼ活性
を阻害する、項目５０～５９のいずれか１項に記載の方法。
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