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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式
【 化 １ 】
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ は 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ４ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、
ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る
を 表 し ；
Ｒ ２ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ ３ は 、
【 化 ５ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ６ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ７ 】
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式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 、 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、
ま た は
【 化 ８ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て 、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ９ 】
　
　
　
【 化 １ ０ 】
　
　
　
【 化 １ １ 】
　
　
　
【 化 １ ２ 】
　
　
　
【 化 １ ３ 】
　
　
　
【 化 １ ４ 】
　
　
　
【 化 １ ５ 】
　
　
　
【 化 １ ６ 】
　
　
　
【 化 １ ７ 】
　
　
　
Ｃ １ － ４ ア ル キ ル － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ － ；
Ｃ Ｎ ；
Ｎ （ Ｒ １ ０ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ １ ０ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） ； ま た は
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【 化 １ ８ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ １ は ハ ロ ゲ ン で あ り ； そ し て 、
ｔ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 し ；
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ 但 し 、 Ｒ ３ は
シ ア ノ 以 外 で あ ； そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 し ； そ し て 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ３ の は 、 ２ お よ び ６ 位 で 非 置 換 の 、 ３ － ピ リ ジ ル ま た は ３ － ピ リ ジ ル －
Ｎ － オ キ シ ド 基 で あ る ；
の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 医 薬 的 に 許 容 し 得 る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
式 中 、 Ｒ １ 、
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ２ １ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、
ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 し ；
Ｒ ２ Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｍ ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ ３ 、
【 化 ２ ２ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ２ ４ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、 ま
た は
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て 、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
ま た は
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
式 中 、 Ｒ １ 、
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
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【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ３ ２ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、
ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
Ｒ ２ Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｍ ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ； そ し て 、
Ｒ ３ 、
【 化 ３ ３ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ３ ５ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 、 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、
ま た は
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て 、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
ま た は
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【 化 ３ ８ 】
　
　
　
を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
式 中 、 Ｒ １ 、
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；

Ｒ ２ Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｍ ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ； そ し て 、
Ｒ ３ 、
【 化 ４ １ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
ま た は
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 お よ び 医 薬 的 に 許 容 し 得 る 担 体 を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 リ ア ー ゼ 酵 素 を 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 と 接 触 さ せ る こ と を 含 む 、 リ ア ー ゼ 酵 素 の 阻 害
方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ,２ ０ リ ア ー ゼ を 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 と 接 触 さ
せ る こ と を 含 む 、 １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ,２ ０ リ ア ー ゼ の 阻 害 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
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　 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 １ ７ α － ヒ ド ロ
キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ,２ ０ リ ア ー ゼ に 関 連 す る 癌 を 有 す る 対 象 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 対 象 中 の 前 立 腺 癌 が 処 置 さ れ る よ う に 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象 に
投 与 す る こ と を 含 む 、 対 象 中 の 前 立 腺 癌 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 対 象 中 の 乳 癌 が 処 置 さ れ る よ う に 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象 に 投 与
す る こ と を 含 む 、 対 象 中 の 乳 癌 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 該 対 象 が 、 霊 長 類 、 ウ マ 科 、 イ ヌ 科 ま た は ネ コ 科 で あ る 、 請 求 項 ８ な い し 請 求 項 １ ０ の
い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 該 対 象 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 ８ な い し 請 求 項 １ ０ の い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 式
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ；
そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 し ；
Ｒ １ ５ は 、
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ ７ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
を 表 し 、
Ｒ １ ６ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
Ｒ １ ７ は 、
【 化 ４ ７ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
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【 化 ４ ８ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ２ ０ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｆ ３

ま た は Ｃ Ｏ ２ Ｒ ２ １ （ 式 中 、 Ｒ ２ １ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） を 表 し ； そ し て
、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 し ； そ し て 、
Ｒ １ ５ お よ び Ｒ １ ７ の は 、 ２ お よ び ６ 位 で 非 置 換 の 、 ３ － ピ リ ジ ル ま た は ３ － ピ リ ジ
ル － Ｎ － オ キ シ ド 基 で あ る 、
の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 医 薬 的 に 許 容 し 得 る 塩 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 式 中 、 Ｒ １ ５ 、
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ ７ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
を 表 し 、
Ｒ １ ６ Ｈ を 表 し ； そ し て
Ｒ １ ７ 、
【 化 ５ １ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
【 化 ５ ２ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ２ ０ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｆ ３

ま た は Ｃ Ｏ ２ Ｒ ２ １ （ 式 中 、 Ｒ ２ １ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） を 表 し ； そ し て
、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 す 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 式 中 、 Ｒ １ ５ 、
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【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、
ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 し 、
Ｒ １ ６ Ｈ を 表 し ； そ し て 、
Ｒ １ ７ 、
【 化 ５ ４ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、
ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 す 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 お よ び 医 薬 的 に 許 容 し 得 る 担 体 を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 リ ア ー ゼ 酵 素 を 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 と 接 触 さ せ る こ と を 含 む 、 リ ア ー ゼ 酵 素 の 阻
害 方 法 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ,２ ０ リ ア ー ゼ を 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 と 接 触
さ せ る こ と を 含 む 、 １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ,２ ０ リ ア ー ゼ の 阻 害 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 １ ７ α － ヒ ド
ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ， ２ ０ リ ア ー ゼ に 関 連 す る 癌 を 有 す る 対 象 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 対 象 中 の 前 立 腺 癌 が 処 置 さ れ る よ う に 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象
に 投 与 す る こ と を 含 む 、 対 象 中 の 前 立 腺 癌 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 対 象 中 の 乳 癌 が 処 置 さ れ る よ う に 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 対 象 に 投
与 す る こ と を 含 む 、 対 象 中 の 乳 癌 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 該 対 象 が 、 霊 長 類 、 ウ マ 科 、 イ ヌ 科 ま た は ネ コ 科 で あ る 、 請 求 項 １ ９ な い し 請 求 項 ２ １
の い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 該 対 象 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 １ ９ な い し 請 求 項 ２ １ の い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ８ 】
発 明 の 概 要
　 本 発 明 は 、 例 え ば １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ， ２ ０ － リ ア ー ゼ な ど の 酵 素 の リ
ア ー ゼ 活 性 を 阻 害 す る 置 換 ３ － ピ リ ジ ル イ ン ド ー ル お よ び イ ン ダ ゾ ー ル 化 合 物 を 提 供 す る
。 本 発 明 の イ ン ド ー ル 化 合 物 は 、 式
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【 化 １ 】
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ は 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ４ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、 ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ９ 】
Ｒ ２ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ ３ は 、
【 化 ５ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る
；

【 化 ６ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ７ 】
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式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 、 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、
ま た は
【 化 ８ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て 、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ １ 】
【 化 １ ５ 】
　
　
　
【 化 １ ６ 】
　
　
　
【 化 １ ７ 】
　
　
　
Ｃ １ － ４ ア ル キ ル － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ － ；
Ｃ Ｎ ；
Ｎ （ Ｒ １ ０ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ １ ０ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） ； ま た は
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ １ は ハ ロ ゲ ン で あ り ； そ し て 、 ｔ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
を 表 し 、
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ２ 】
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ 但 し 、 Ｒ ３ は
シ ア ノ 以 外 で あ ； そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 す 、
を 有 す る 。
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ４
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【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
　 本 発 明 の イ ン ダ ゾ ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ；
そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 し 、
Ｒ １ ５ は 、
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た は
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ ７ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る 、
を 表 し 、
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ５ 】
Ｒ １ ６ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し 、
Ｒ １ ７ は 、
【 化 ２ ２ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た
は
【 化 ２ ３ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ２ ０ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｆ ３

ま た は Ｃ Ｏ ２ Ｒ ２ １ （ 式 中 、 Ｒ ２ １ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） を 表 し ； そ し て
、 ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 す 、
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を 有 す る 。
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ １ 】
発 明 の 詳 細 な 説 明
　 本 発 明 は 、 少 な く と も 部 分 的 に 、 置 換 ３ － ピ リ ジ ル イ ン ド ー ル お よ び イ ン ダ ゾ ー ル 化 合
物 が 酵 素 １ ７ α － ヒ ド ロ キ シ ラ ー ゼ － Ｃ １ ７ ， ２ ０ － リ ア ー ゼ を 阻 害 す る と い う 発 見 に 基
づ く 。
　 好 ま し い 実 施 態 様 で は 、 本 発 明 の イ ン ド ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ は 、
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ２ ７ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、 ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
【 手 続 補 正 ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ２ 】
Ｒ ２ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ ３ は 、
【 化 ２ ８ 】
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式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る
；

【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ３ ０ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、 ま
た は
【 化 ３ １ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て 、
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 手 続 補 正 １ ０ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ３ 】
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
ま た は
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
を 表 し 、
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ 但 し 、 Ｒ ３ は
シ ア ノ 以 外 で あ ； そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 す 、
を 有 す る 。
【 手 続 補 正 １ １ 】
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【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 よ り 好 ま し い 実 施 態 様 で は 、 本 発 明 の イ ン ド ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ は 、
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ３ ９ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、 ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
【 手 続 補 正 １ ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ６ 】
Ｒ ２ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ ３ は 、
【 化 ４ ０ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る
；
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【 化 ４ １ 】
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ；
【 化 ４ ２ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ８ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ
Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア シ ル 、 Ｃ Ｏ ２ Ｒ ９ （ 式 中 、 Ｒ ９ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） 、
ま た は
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
を 表 し ； そ し て
ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
ま た は
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
を 表 し 、
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ 但 し 、 Ｒ ３ は
シ ア ノ 以 外 で あ ； そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 す 、
を 有 す る 。
【 手 続 補 正 １ ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 最 も 好 ま し い 実 施 態 様 で は 、 本 発 明 の イ ン ド ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ は 、
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【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ ４ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ；
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ ３ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る ； ま た は
【 化 ４ ９ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ５ は 、 Ｃ Ｎ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｏ ま た は Ｃ （ Ｏ ） Ｎ （ Ｒ ６ ） ２ （ 式 中 、 Ｒ ６ は Ｈ
ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 す ） を 表 し ； そ し て 、 ｑ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
【 手 続 補 正 １ ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ９ 】
Ｒ ２ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ ３ は 、
【 化 ５ ０ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ７ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ Ｎ で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る
；

【 化 ５ １ 】
　
　
　
ま た は
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
を 表 し 、
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ 但 し 、 Ｒ ３ は
シ ア ノ 以 外 で あ ； そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 す 、
を 有 す る 。
【 手 続 補 正 １ ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
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【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ １ 】
　 好 ま し い 実 施 態 様 で は 、 本 発 明 の イ ン ダ ゾ ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　
　
式 中 、 Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ；
そ し て 、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 し 、
Ｒ １ ５ は 、
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た
は
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　

但 し 、 Ｒ １ ７ は ピ リ ジ ル ま た は Ｎ － オ キ シ ド － 含 有 基 以 外 で あ る 、
を 表 し 、
Ｒ １ ６ は Ｈ を 表 し 、
Ｒ １ ７ は 、
【 化 ５ ６ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、 ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ； ま た
は
【 化 ５ ７ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ ２ ０ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｆ ３

ま た は Ｃ Ｏ ２ Ｒ ２ １ （ 式 中 、 Ｒ ２ １ は Ｈ ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る ） を 表 し ； そ し て
、 ｓ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 す 、
を 有 す る 。
【 手 続 補 正 １ ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ３
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【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 よ り 好 ま し い 実 施 態 様 で は 、 本 発 明 の イ ン ダ ゾ ー ル 化 合 物 は 、 式
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
式 中 、
Ｒ １ ２ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン ま た は Ｃ Ｎ を 表 し ； そ し て
、 ｕ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
Ｒ １ ３ は Ｈ ま た は Ｒ １ ２ を 表 し 、
Ｒ １ ５ は 、
【 化 ５ ９ 】
　
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ８ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル を 表 し ； そ し て 、 ｐ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 し 、
Ｒ １ ６ は Ｈ を 表 し 、
Ｒ １ ７ は 、
【 化 ６ ０ 】
　
　
　

式 中 、 Ｒ １ ９ は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り ； そ し て ｒ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、
を 表 す 、
を 有 す る 。
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