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【 手 続 補 正 書 】
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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 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
　 　 【 請 求 項 １ 】 　
活 性 薬 が 連 続 し た 28日 間 ：
a) 約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が 等 し い プ ロ ゲ ス テ ロ ン
薬 の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 式 I：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

式 中 ：
　 R 1 及 び R 2 は H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ
ル 、 置 換 さ れ た C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た C 2 ～ C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 3
～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル
、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素 環 式 、 COR A NR B COR A 置 換 基 で
あ る か ；
　 ま た は R 1 及 び R 2 は 縮 合 し て

妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て 、

｛
独 立 し て

及 び か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る

（ ｉ ） 炭 素 に 基 づ く 3～ 8員 の ス ピ ロ 環 式 飽 和 環 ；



を 形 成 し 、
フ ッ 素 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1

～ C 6 チ オ ア ル キ ル 、 N(C 1 ～ C 6 ア ル キ ル ) 2
1～ 4個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；

　 R A は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル
、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
　 R B は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は H、 OH、 NH 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置
換 さ れ た C ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル COR C で あ り ；
　 R C は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル
、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
　 R 4 は H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 ア ル キ ニ ル

置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1
～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
　

以 下 に 示 す よ う な 置 換 基 X、 Y及 び Zを 含 有 す る ベ ン ゼ ン 環 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ こ こ で ：
　 Xは ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 さ
れ た ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1
～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1
～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル
キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 5も し く は 6員 の 複 素 環 式 環 、 COR D 、 OCOR D

NR E COR D ；
　 R D は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル
、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
　 R E は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
　 Y及 び Zは H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ
、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 置 換 基 で あ る ］ ；

O、 S、 SO、 SO 2 NR 6 1、 2も し く は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を
有 し 且 つ H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、

C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 COR F NR G COR F 1も し く は 2
個 の 置 換 基 を 含 有 す る 5も し く は 6員 環
　 R F は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル
、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
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（ ｉ ｉ ） 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 を １ 個 以 上 有 す る 炭 素 に 基 づ く 3～ 8員 の ス ピ ロ 環 式 環 ； も し
く は
（ ｉ ｉ ｉ ） O、 S及 び Nか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 3
～ 8員 の 複 素 環 式 環 ；

（ ｉ ） 、 （ ｉ ｉ ） 及 び （ ｉ ｉ ｉ )の 環 は
CF 3 、 OH、 CN、 NH 2 、 NH(C 1 ～ C 6 ア ル キ ル )お よ び か

ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る

3 も し く は

、

R 5 は 下 記 の （ ｉ ｖ ） 及 び （ ｖ ） ：
（ ｉ ｖ ） 置 換 さ れ た

骨 格 内 に
及 び か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ

独 立 し て
及 び か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る

及 び
（ ｖ ） 及 び か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る
骨 格 内 に 、

及 び か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る
［ こ こ で 、



さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
　 R G は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
　 R 6 は Hも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル

で 表 さ れ る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 の 約 2～ 50mgの 日 投
薬 量 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及
び
c) 場 合 に よ り 、 い か な る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 、 プ ロ ゲ ス チ ン ま た は エ ス ト ロ ゲ ン も 投 与 し な
い 連 続 し た 28日 の 残 り の 日 の 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 日 投 薬 単 位
の 第 三 期 ； こ こ で 、 第 一 、 第 二 及 び 第 三 期 の 総 日 投 薬 単 位 は 28に 等 し い 、
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与

　 　 【 請 求 項 ２ 】 　
活 性 薬 が 連 続 し た 28日 間 ：
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で あ る ］ ；
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ｝

さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 。

妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て 、

 a)約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 式 I：
【 化 ３ 】

｛ 式 中 ：
R 1 は H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ

れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素
環 式 、 COR A ま た は NR B COR A で あ り 、
R 2 は H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 さ れ た C

2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル
、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素 環 式 、 COR A ま た は NR B COR A で あ り 、
R A は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R B は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R 3 は H、 OH、 NH 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置

換 さ れ た C 3 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル も し く は COR C で あ り ；
R C は H、 C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 4 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 4 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 4 は H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ
た C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 5 は 下 記 の （ ｉ ） ま た は （ ｉ ｉ ） ：

（ ｉ ） 式 ：
【 化 ４ 】



　
　
　
　
　
　
　
　

　

　

　
　

　

　 　 【 請 求 項 ３ 】 　
活 性 薬 が
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［ こ こ で ：
Xは ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、

置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ
、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 COR D 、 OCO
R D 及 び NR E COR D か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ ；
R D は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R E は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
Y及 び Zは 独 立 し て H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～

C 3 チ オ ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で あ る ］
で 表 さ れ る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 ；
（ ｉ ｉ ） O、 S、 SO、 SO 2 及 び NR 6 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1、 2も し く は 3個 の ヘ テ ロ 原 子
を 骨 格 内 に 有 し 且 つ H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ お よ び C 1 ～ C 3 ア ル キ ル お よ び C 1 ～ C 3 ア
ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1も し く は 2個 の 置 換 基 を 含 有 す る 5も し く は 6
員 環 ［ こ こ で 、
R 6 は Hも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ る ］ ；

で あ る ｝
で 表 さ れ る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 の 約 2～ 50mgの 日 投
薬 量 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ；
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 。

妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て 、
連 続 し た 28日 ：

a)約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 式 I：
【 化 ５ 】

｛ 式 中 ：
R 1 は H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ

れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素
環 式 、 COR A ま た は NR B COR A で あ り 、
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R 2 は H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 さ れ た C

2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た C 2 ～ C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル
キ ル 、 置 換 さ れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置
換 さ れ た 複 素 環 式 、 COR A ま た は NR B COR A で あ る か ； 或 は
R 1 と R 2 が 縮 合 し て

（ ｉ ） 炭 素 に 基 づ く 3～ 8員 の ス ピ ロ 環 式 飽 和 環 ；
（ ｉ ｉ ） 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 を １ 個 以 上 有 す る 炭 素 に 基 づ く 3～ 8員 の ス ピ ロ 環 式 環 ； も し
く は
（ ｉ ｉ ｉ ） O、 S及 び Nか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 3
～ 8員 の 複 素 環 式 環 ；
を 形 成 し 、
前 記 （ ｉ ） 、 （ ｉ ｉ ） 及 び （ ｉ ｉ ｉ )の 環 は フ ッ 素 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ
、 C 1 ～ C 6 チ オ ア ル キ ル 、 CF 3 、 OH、 CN、 NH 2 、 NH(C 1 ～ C 6 ア ル キ ル )お よ び N(C 1 ～ C 6 ア ル キ ル
) 2 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 4個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R A は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R B は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R 3 は H、 OH、 NH 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置

換 さ れ た C 3 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル も し く は COR C で あ り ；
R C は H、 C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 4 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 4 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 4 は H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ
た C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 5 は 下 記 の （ ｉ ｖ ） ま た は （ ｖ ） ：

（ ｖ ） 以 下 に 示 す よ う な 置 換 基 X、 Y及 び Zを 含 有 す る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 ：
【 化 ６ 】

［ こ こ で ：
Xは ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、

置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ
、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 COR D 、 OCO
R D 及 び NR E COR D か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ ；
R D は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル

、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換
さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R E は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
Y及 び Zは 独 立 し て H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～

C 3 チ オ ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で あ る ］ ； ま た は
（ ｖ ） O、 S、 SO、 SO 2 及 び NR 6 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1、 2も し く は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を
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骨 格 内 に 有 し 且 つ H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル お よ び C 1 ～ C 3 ア ル コ キ
シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1も し く は 2個 の 置 換 基 を 含 有 す る 5も し く は 6員 環 で
あ り 、 か つ 、
R 6 は Hも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ る ］ ；

で あ る ｝
で 表 さ れ る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 の 約 2～ 50mgの 日 投
薬 量 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ；
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 。

【 請 求 項 ４ 】 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て 、
連 続 し た 28日 ：

a) 約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 式 I：
【 化 ７ 】

｛ 式 中 ：
R 1 及 び R 2 は 同 じ で あ り そ し て C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル か ら 成 る 群

か ら 選 択 さ れ る か ； ま た は R 1 と R 2 が 縮 合 し て 炭 素 に 基 づ く 3～ 6員 の 飽 和 ス ピ ロ 環 式 環 を 形
成 し 、
R 3 は H、 OH、 NH 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル も し く は COR C で あ り ；
R C は H、 C 1 ～ C 4 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 4 は H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 5 は 下 記 の （ ｉ ） 、 （ ｉ ｉ ） 及 び （ ｉ ｉ ｉ ） ：

（ ｉ ） 構 造 ：
【 化 ８ 】

［ こ こ で 、
Xは ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル

キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 も し く は C 1 ～ C 3 チ オ ア
ル コ キ シ で あ り ；
Yは H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 4 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 3 チ オ ア

ル コ キ シ で あ る ］
で 表 さ れ る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 ；
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（ ｉ ｉ ） 構 造 ：
【 化 ９ 】

［ こ こ で 、
Uは O、 Sも し く は NR 6 で あ り 、
X’ は ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ

れ ；
Y’ は H及 び C 1 ～ C 4 ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ］

で 表 さ れ る 5員 環 ； お よ び
（ ｉ ｉ ｉ ） 構 造 ：
【 化 １ ０ 】

［ こ こ で 、
X 1 は Nも し く は CX 2 で あ り ；
X 2 は ハ ロ ゲ ン 、 CN、 ア ル コ キ シ も し く は NO 2 で あ り ；
R 6 は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 4  CO 2 ア ル キ ル で あ る ］

で 表 さ れ る 6員 環 ；
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ｝
で 表 さ れ る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 の 約 2～ 50mgの 日 投
薬 量 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ；
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 。

【 請 求 項 ５ 】 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て 、
連 続 し た 28日 ：

a) 約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 式 I：
【 化 １ １ 】
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｛ 式 中 ：
R 1 及 び R 2 は Ｃ Ｈ 3 で あ る か ； ま た は R 1 と R 2 が 縮 合 し て 炭 素 に 基 づ く 6員 の 飽 和 ス ピ ロ 環 式

環 を 形 成 し 、
R 3 は H、 OH、 NH 2 、 C 1 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ア ル キ ル も し く は COR C で あ り ；
R C は H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 4 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 4 は H、 ハ ロ ゲ ン 、 NO 2 、 CNも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R 5 は 下 記 の （ ｉ ） ま た は （ ｉ ｉ ） ：

（ ｉ ） 式 ：
【 化 １ ２ 】

［ こ こ で 、
Xは NO 2 で あ り ；
Yは Hま た は ハ ロ ゲ ン で あ り 、 こ こ で 、

前 記 ハ ロ ゲ ン は フ ッ 素 で あ る ］
で 表 さ れ る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 ； ま た は
（ ｉ ｉ ） 構 造 ：
【 化 １ ３ 】

［ こ こ で 、
Uは O、 Sも し く は Ｎ Ｈ で あ り 、
X’ は NO 2 で あ り ；
Y’ は Hも し く は C 1 ～ C 4 ア ル キ ル で あ る ］

で 表 さ れ る 5員 環 ；
で あ る ｝
で 表 さ れ る 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 の 約 2～ 50mgの 日 投
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薬 量 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ；
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル で あ り 、 そ し て
R 1 が H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ

れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素
環 式 、 COR A も し く は NR B COR A で あ り ；
R 2 が H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 さ れ た C

2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル
、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素 環 式 、 COR A も し く は NR B COR A で あ り ；
R 4 が H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ
た C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 5 が 下 記 の （ ｖ ｉ ） も し く は （ ｖ ｉ ｉ ） ：

（ ｖ ｉ ） 前 記 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 で あ っ て 、 か つ 、
Xが ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、

置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ
、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 COR D 、 OCO
R D 及 び NR E COR D か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ ；
Y及 び Zが 独 立 し て H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～

C 3 チ オ ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で あ る 、 ベ ン ゼ ン 環 ；
（ ｖ ｉ ｉ ） 前 記 ５ も し く は ６ 員 環 で あ っ て 、 か つ 、 前 記 １ も し く は ２ 個 の 独 立 置 換 基 が H
、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選
択 さ れ る 、 ５ も し く は ６ 員 環 ；
で あ る 、
請 求 項 1記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル で あ り 、 そ し て
R 1 が H、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 さ

れ た C 3 ～ C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 複 素 環 式 、 置 換 さ れ た 複 素
環 式 、 COR A も し く は NR B COR A で あ り ；
R 4 が H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 6 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル も し く は 置 換 さ れ
た C 1 ～ C 6 ア ミ ノ ア ル キ ル で あ り ；
R 5 が 下 記 の （ ｖ ｉ ） も し く は （ ｖ ｉ ｉ ） ：

（ ｖ ｉ ） 前 記 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 で あ っ て 、 か つ 、
Xが ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、

置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 チ オ ア ル コ キ シ
、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 COR D 、 OCO
R D 及 び NR E COR D か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ ；
Y及 び Zが 独 立 し て H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～

C 3 チ オ ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で あ る 、 ベ ン ゼ ン 環 ； ま た は
（ ｖ ｉ ｉ ） 前 記 ５ も し く は ６ 員 環 で あ っ て 、 か つ 、 前 記 １ も し く は ２ 個 の 独 立 置 換 基 が H
、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 ア ミ ノ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選
択 さ れ る 、 ５ も し く は ６ 員 環 ；
で あ る 、
請 求 項 1記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル で あ り 、 そ し て
R 1 及 び R 2 が 同 じ で あ り そ し て C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル か ら 成 る 群
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か ら 選 択 さ れ る か ； ま た は R 1 と R 2 が 縮 合 し て 炭 素 に 基 づ く 3～ 6員 の 飽 和 ス ピ ロ 環 式 環 を 形
成 し 、
R 3 が H、 OH、 NH 2 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル も し く は COR C で あ り ；
R C が H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 4 が H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 C 1 ～ C 3 ア ル

コ キ シ 、 置 換 さ れ た C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 5 が 下 記 の （ ｖ ｉ ） 、 （ ｖ ｉ ｉ ） 及 び （ ｖ ｉ ｉ ｉ ） ：

（ ｖ ｉ ） 構 造 ：
【 化 １ ４ 】

［ こ こ で 、
Xは ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル

キ ル 、 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 骨 格 内 に 含 有 す る 5員 の 複 素 環 式 環 、 も し く は C 1 ～ C 3 チ オ ア
ル コ キ シ で あ り ；
Yは H、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 3 チ オ ア

ル コ キ シ で あ る ］
で 表 さ れ る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 ；
（ ｖ ｉ ｉ ） 構 造 ：
【 化 １ ５ 】

［ こ こ で 、
Uは O、 Sも し く は NR 6 で あ り 、
X’ は ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ

れ ；
Y’ は H及 び C 1 ～ C 3 ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ］

で 表 さ れ る 5員 環 ； 及 び
（ ｖ ｉ ｉ ｉ ） は 構 造 ：
【 化 １ ６ 】
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［ こ こ で 、
X 1 は Nも し く は CX 2 で あ り ；
X 2 は ハ ロ ゲ ン 、 CN、 C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ も し く は NO 2 で あ る ］

で 表 さ れ る 6員 環 ；
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、
請 求 項 1記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル で あ り 、 そ し て
R 1 及 び R 2 が Ｃ Ｈ 3 で あ る か ； ま た は R 1 と R 2 が 縮 合 し て 炭 素 に 基 づ く 6員 の 飽 和 ス ピ ロ 環 式

環 を 形 成 し 、
R 3 が H、 OH、 NH 2 、 C 1 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ア ル キ ル も し く は COR C で あ り ；
R C が H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 4 が H、 ハ ロ ゲ ン 、 NO 2 、 CNも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R 5 が 式 ：

【 化 １ ７ 】

［ こ こ で 、
Xは NO 2 で あ り ；
Yは Hま た は ハ ロ ゲ ン で あ り 、 こ こ で 、

前 記 ハ ロ ゲ ン は フ ッ 素 で あ る ］
で 表 さ れ る 置 換 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 で あ る 、
請 求 項 １ 記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル で あ り 、 そ し て
R 1 及 び R 2 が Ｃ Ｈ 3 で あ る か ； ま た は R 1 と R 2 が 縮 合 し て 炭 素 に 基 づ く 6員 の 飽 和 ス ピ ロ 環 式

環 を 形 成 し 、
R 3 が H、 OH、 NH 2 、 C 1 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 ア ル キ ル も し く は COR C で あ り ；
R C が H、 C 1 ～ C 3 ア ル キ ル も し く は C 1 ～ C 3 ア ル コ キ シ で あ り ；
R 4 が H、 ハ ロ ゲ ン 、 NO 2 、 CNも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R 5 が 構 造 ：

【 化 １ ８ 】

［ こ こ で 、
Uは O、 Sも し く は Ｎ Ｈ で あ り 、
X’ は NO 2 で あ り ；
Y’ は Hも し く は C 1 ～ C 3 ア ル キ ル で あ る ］

で 表 さ れ る 5員 環 で あ る 、



　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　
活 性 薬 が

と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が 等 し い プ ロ ゲ ス テ ロ ン
薬 の 14～ 24の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
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請 求 項 １ 記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。
妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て

、 連 続 し た 28日 ：
a) 約 35～ 約 100μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル

b) 下 記 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 の 約 2～ 50ｍ ｇ の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ：
に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ
せ 物 ：
抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 が 、
6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
6-(2-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン
；
6-(4-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン
；
6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ； 6-(
3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-エ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ； 6-(3-
ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-フ ェ ニ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ；
4,4-ジ メ チ ル -6-(3-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ブ ロ モ -5-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ
ン -2-オ ン ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-5-フ ル
オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-ニ コ チ
ノ ニ ト リ ル ；
4-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-チ オ フ
ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-チ オ フ
ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-4-メ チ
ル -チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
4-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-フ ラ ン
-2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
4,4-ジ エ チ ル -6-(3-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4,4-ジ エ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ； 6
-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-2(1H)-
オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-ス ピ ロ -[4H-3,1-ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ペ ン タ ン ]-2(1H)
-オ ン ；
6-(3-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-2(1H)-
オ ン ；
4-ア リ ル -6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-
オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -4-プ ロ ピ ン -1-イ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ
サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-エ チ ニ ル -4-メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-オ ン ；
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6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -4-フ ェ ニ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-オ ン ；
4-ベ ン ジ ル -6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -
2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ
サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-プ ロ ピ ン -1-イ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][
1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ シ ク ロ プ ロ ピ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン
-2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ プ ロ ピ ン -1-イ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン
-2-オ ン ；
6-(3-ブ ロ モ -5-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,4,4-ト リ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ
サ ジ ン -2-オ ン ；   
6-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]
オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ア セ チ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
6-(3-ベ ン ゾ イ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-
オ ン ；
4,4-ジ メ チ ル -6-[3-(1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]
オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
4-(4,4-ジ シ ク ロ プ ロ ピ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル
)-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
6-(3-ブ ロ モ -5-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ シ ク ロ プ ロ ピ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ -[d][1,3
]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
3-(4,4-ジ シ ク ロ プ ロ ピ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル
)-5-フ ル オ ロ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
6-(3-ブ ロ モ -5-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ -[d][1,3]オ キ サ ジ
ン -2-オ ン ；
6-(3-ブ ロ モ -5-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][
1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-5-メ チ
ル -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-5-ト リ
フ ル オ ロ メ ト キ シ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
6-(3,5-ジ フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-
オ ン ；
6-(3,5-ジ ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
6-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]
オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-5-メ ト
キ シ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
6-(3-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
6-(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ
ジ ン -2-オ ン ；
3-(1-ジ エ ト キ シ メ チ ル -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ
ジ ン -6-イ ル )-5-フ ル オ ロ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
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3-フ ル オ ロ -5-(1-メ ト キ シ メ チ ル -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1
,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
リ ン 酸  6-(3-シ ア ノ -5-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -4H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン
-2-イ ル エ ス テ ル ジ エ チ ル エ ー テ ル ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-4-フ ル
オ ロ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
6-(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-8-フ ル オ ロ -4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][
1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ブ ロ モ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ ン
； 4,4-ジ メ チ ル -6-(3-ト リ メ チ ル シ ラ ニ ル エ チ ニ ル -フ ェ ニ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][
1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-エ チ ニ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
3-[3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-フ
ェ ニ ル ]-プ ロ ピ ン ニ ト リ ル ；
6-(3-フ ル オ ロ -5-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ
ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-ク ロ ロ -5-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ
ジ ン -2-オ ン ；
3-ク ロ ロ -5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ
ル )-ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
6-(3,5-ジ ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-
オ ン ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン 6-イ ル )-イ ソ フ
タ ロ ニ ト リ ル ；
4,4-ジ メ チ ル -6-(3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル -フ ェ ニ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ
ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-フ ル オ ロ -5-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ
サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-フ ル オ ロ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d]
[1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(5-ブ ロ モ -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -
2-オ ン ；
6-(5-ブ ロ モ -1-オ キ シ -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ
キ サ ジ ン -2-オ ン ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-2-フ ル
オ ロ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
4-(8-フ ル オ ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-
イ ル )-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
3-フ ル オ ロ -5-(8-フ ル オ ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ
キ サ ジ ン -6-イ ル )-ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン 6-イ ル )-チ オ フ
ェ ン -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
2-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-チ オ フ
ェ ン -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
6-(1,2,4-チ ア ジ ア ゾ ー ル -3-イ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3
]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3-フ ル オ ロ -5-チ オ フ ェ ン -3-イ ル -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][
1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
4,4-ジ メ チ ル -6-(5-ニ ト ロ -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ
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ン -2-オ ン ；
4,4-ジ メ チ ル -6-(1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン
；
4,4-ジ メ チ ル -6-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ
ン -2-オ ン ；
4,4-ジ メ チ ル -6-(1-メ チ ル -5-ニ ト ロ -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル )-1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3
]オ キ サ ジ ン -2-オ ン ；
3-(1,2-ジ ヒ ド ロ -2-オ キ ソ ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1-シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-6-イ ル )
-ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
3-(1,2-ジ ヒ ド ロ -2-オ キ ソ ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1-シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-6-イ ル )
-5-フ ル オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
4-(1,2-ジ ヒ ド ロ -2-オ キ ソ ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1-シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-6-イ ル )
-2-チ オ フ ェ ン カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(1,2-ジ ヒ ド ロ -2-オ キ ソ ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1-シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-6-イ ル )
-2-チ オ フ ェ ン カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(1,2-ジ ヒ ド ロ -2-オ キ ソ ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1-シ ク ロ ヘ キ サ ン ]-6-イ ル )
-4-メ チ ル -2-チ オ フ ェ ン カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-4-エ チ
ル -チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-4-n-プ
ロ ピ ル -チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
 6-(4-シ ア ノ -3-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ
ジ ン -2-オ ン ； 6-(4-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ
キ サ ジ ン -2-オ ン ；
6-(3,4-ジ フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -2
-オ ン ；
6-(2-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -2-オ
ン ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -6-イ ル )フ ェ ニ
ル ア セ ト ニ ト リ ル ；
 5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-フ ラ
ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]オ キ サ ジ ン -6-イ ル )-2-フ ル
オ ロ -ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
６ － （ ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ） ス ピ ロ ［ ４ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ４ ， １ － シ ク
ロ ブ タ ン ］ － ２ （ １ Ｈ ） － オ ン 、 ８ － ブ ロ モ － ６ － （ ３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル
－ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
３ － （ ８ － ブ ロ モ － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ －
ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
３ － （ ８ － ブ ロ モ － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ －
ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － フ ル オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
５ － （ ８ － ブ ロ モ － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ －
ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ２ － フ ル オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
６ － （ ３ － ブ ロ モ フ ェ ニ ル ） － １ ， ４ ， ４ － ト リ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ，
１ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
６ － （ ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ
オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
３ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ８ － メ ト キ シ － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １
－ ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － フ ル オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
３ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ８ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ，



　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 が ５ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １
， ３ － ジ

　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　

　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　
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１ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － フ ル オ ロ ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
６ － （ ２ ， ３ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ベ ン ゾ
［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
３ － （ １ － エ チ ル － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［
ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ； ［ ６ － （ ４ ，
４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ６ －
イ ル ） － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ］ ア セ ト ニ ト リ ル ；
３ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３
］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル ； ３ － （ ４ ， ４ －
ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ － オ キ サ ジ ン
－ ６ － イ ル ） － ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル ； ４ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ －
オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） －
２ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル ； ２ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ３ －
ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト
リ ル ；
Ｎ － ［ ４ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ
オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ２ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ］ － ア セ ト ア ミ ド ； ６ － （ ３ － フ ル オ
ロ － ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ） － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［
１ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
３ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３
］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル ；
３ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３
］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
５ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３
］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － チ オ フ ェ ン － ２ － ス ル ホ ン ア ミ ド ；
６ － （ ６ － ア ミ ノ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ベ ン
ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ；
６ － （ ５ － ジ エ ト キ シ メ チ ル － フ ラ ン － ３ － イ ル ） － ４ ， ４ － ジ メ チ ル － １ ， ４ － ジ ヒ ド
ロ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ； お よ び ４ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２
－ オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ ， ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ － オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ）
フ ラ ン － ２ － カ ル ボ ア ル デ ヒ ド ； 並 び に そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 。

ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ４ － ｎ － ブ チ
ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ニ ト リ ル ； ６ － （ ３ － シ ア ノ － ５ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） －
４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － ４ Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － １ － カ ル ボ
ン 酸 ｔ － ブ チ ル エ ス テ ル ； ２ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２
Ｈ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ピ ロ ー ル － １ － カ ル ボ ン 酸 ｔ － ブ
チ ル エ ス テ ル ； お よ び ２ － （ ４ ， ４ － ジ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ －
ベ ン ゾ ［ ｄ ］ ［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ６ － イ ル ） － ５ － ニ ト ロ － ピ ロ ー ル － １ － カ ル ボ ン
酸 ｔ － ブ チ ル エ ス テ ル ； 並 び に そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ
る 請 求 項 ４ 記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 が レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル 、 ノ ル ゲ ス ト レ ル 、 デ ソ ゲ
ス ト レ ル 、 3-ケ ト デ ソ ゲ ス ト レ ル 、 ノ ル エ チ ン ド ロ ン 、 ゲ ス ト デ ン 、 酢 酸 ノ ル エ チ ン ド ロ
ン 、 ノ ル ゲ ス チ メ ー ト 、 オ サ テ ロ ン 、 酢 酸 シ プ ロ テ ロ ン 、 ト リ メ ゲ ス ト ン 、 ジ エ ノ ゲ ス ト
、 ド ロ ス ピ レ ノ ン 、 ノ メ ゲ ス ト ロ ー ル お よ び (17-デ ア セ チ ル )ノ ル ゲ ス チ メ ー ト か ら 成 る
群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 1記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

活 性 薬 が 28日 周 期 ：
a)前 記 プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 の 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b)前 記 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 の 3の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 、 及 び



　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　
活 性 薬 が 連 続 し た 28日 ：

a) 約 35～ 約 150μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が 等 し い プ ロ ゲ ス テ ロ ン
薬 及 び 約 10～ 約 35μ gの 日 用 量 範 囲 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル の 18～ 21の 日 投 薬 単 位 の
第 一 期 ；
b) 約 2～ 50mgの 日 用 量 の 請 求 項 1 の 抗 プ ロ ゲ ス チ ン の 1～ 7の 日 投
薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
c) 場 合 に よ り 、 連 続 し た 28日 の 残 り の 各 日 の 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ
ー ボ ；
の 期 間 に わ た っ て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与

。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】

　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　
活 性 薬 が 連 続 し た 連 続 し た 28日 ：

a) 約 35～ 約 150μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が 等 し い 日 用 量 の プ ロ ゲ
ス テ ロ ン 薬 及 び 約 10～ 約 35μ gの 日 用 量 範 囲 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 含 有 す る 18～ 2
1の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 2～ 50mgの 濃 度 の 請 求 項 1 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 及 び 約 10～ 約 35
μ gの 濃 度 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る 1～ 7の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
c) 場 合 に よ り 、 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 、

日 投 薬 単 位 の 合 計 は 28で あ る 、

　 　 【 請 求 項 １ ８ 】

　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 a) 約 35～ 約 150μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が
等 し い プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 の 14～ 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 請 求 項 1 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 の 1～ 11の 日 投 薬 単 位 の 第
二 期 、 各 々 の 日 投 薬 単 位 は 約 2～ 50mgの 日 投 薬 量 の 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 を 含 有 す る ； 及
び
c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 ；
こ こ で 、 第 一 期 、 第 二 期 及 び 第 三 期 の 日 投 薬 単 位 の 総 数 は 28に 等 し い 、
を 含 ん で な る 毎 日 の 経 口 投 与 に 適 合 し た 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 a)プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 の 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 化 合 物 の 3の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
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c)場 合 に よ り 、 第 一 期 及 び 第 二 期 の 後 に 28日 周 期 の 各 日 に 投 与 す る 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的
に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 ；
に わ た っ て 連 続 し て 妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 に 投 与 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 1記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て
、

か ら １ ２ い ず れ か に 記 載

さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組
み 合 わ せ 物

a)前 記 プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 と 前 記 エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル の 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b)前 記 抗 プ ロ ゲ ス チ ン の 3の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 、 及 び
c)場 合 に よ り 、 前 記 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 の 第
三 期 ；
を 含 ん で 成 る 請 求 項 １ ５ 記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

妊 娠 可 能 年 齢 の 女 性 の 避 妊 用 の 下 記 活 性 薬 の 組 み 合 わ せ 物 で あ っ て
、

か ら １ ２ の い ず れ か に 記 載 の

に わ た っ て 投 与 さ れ る も の で あ り 、 そ し て

こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 組 み 合 わ せ 物 。

a)前 記 プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 と 前 記 エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る 21の 日 投 薬 単 位
の 第 一 期 ；
b)前 記 抗 プ ロ ゲ ス チ ン と エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る 3の 日 投 薬 単 位 の 第 二
期 、 及 び
c)場 合 に よ り 、 前 記 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 の 第
三 期 ；
を 含 ん で 成 る 請 求 項 １ ７ 記 載 の 組 み 合 わ せ 物 。

か ら １ ２ の い ず れ か に 記 載 の

前 記



c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 ；
を 含 ん で な る 請 求 項 の 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 a) 約 35～ 約 150μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が
等 し い プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 及 び 約 10～ 約 35μ gの 日 用 量 範 囲 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル の 1
8～ 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 約 2～ 50mgの 日 用 量 の 請 求 項 １ 抗 プ ロ ゲ ス チ ン の 1～ 7の 日
投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 0～ 9の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 ；
こ こ で 、 第 一 期 、 第 二 期 及 び 第 三 期 の 日 投 薬 単 位 の 総 数 は 28に 等 し い 、
を 含 ん で な る 毎 日 の 経 口 投 与 に 適 合 し た 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 a)プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 及 び エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル の 21の 日 投 薬 単
位 の 第 一 期 ；
b) 前 記 抗 プ ロ ゲ ス チ ン の 3の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 ；
を 含 ん で な る 請 求 項 の 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 a) 約 35～ 約 150μ gの レ ボ ノ ル ゲ ス ト レ ル と プ ロ ゲ ス テ ロ ン 活 性 が
等 し い 日 用 量 の プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 及 び 約 10～ 約 35μ gの 日 用 量 範 囲 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ
オ ー ル を 各 々 含 ん で な る 18～ 21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 2～ 50mgの 濃 度 の 請 求 項 1 の 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 及 び 約 10～ 約 35
μ gの 濃 度 の エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る 1～ 7の 日 投 薬 単 位 の 第 二 期 ； 及 び
c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 0～ 9の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 ；
こ こ で 、 第 一 期 、 第 二 期 及 び 第 三 期 の 日 投 薬 単 位 の 総 数 は 28に 等 し い 、
を 含 ん で な る 毎 日 の 経 口 投 与 に 適 合 し た 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 a)プ ロ ゲ ス テ ロ ン 薬 及 び エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る
21の 日 投 薬 単 位 の 第 一 期 ；
b) 抗 プ ロ ゲ ス チ ン 及 び エ チ ニ ル エ ス ト ラ ジ オ ー ル を 各 々 含 有 す る 3の 日 投 薬 単 位 の 第
二 期 ； 及 び
c) 経 口 的 に 且 つ 製 薬 学 的 に 許 容 し う る プ ラ シ ー ボ の 4の 日 投 薬 単 位 の 第 三 期 、
を 含 ん で な る 請 求 項 ２ の 製 薬 学 的 に 有 用 な キ ッ ト 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 「 ア リ ー ル 」 と い う 用 語 は 、 本 明 細 書 に お い て 単 環 ま た は 縮 合 も し く は 連 結 し た 環 の 少
な く と も 一 部 分 が 共 役 芳 香 族 系 を 形 成 す る よ う に 一 緒 に 縮 合 も し く は 連 結 し た 多 芳 香 環 で
あ る こ と が で き る 芳 香 族 系 を さ す た め に 用 い ら れ る 。 ア リ ー ル 基 に は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ
ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ア ン ト リ ル 、 テ ト ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 フ ェ ナ ン ト リ ル が 包 含 さ れ る が こ
れ ら に 限 定 さ れ る も の で は な い 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ３ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ３ ０ 】
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 実 施 例 27
 　 1-(2-
ア ミ ノ -5-ブ ロ モ -フ ェ ニ ル )シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 及 び カ ル ボ ニ ル ジ イ ミ ダ ゾ ー ル か ら 実 施
例 2の 方 法 に 従 っ て 製 造 し た 。 黄 色 が か っ た 白 色 の 固 体 ： mp 208-210℃ 。 1 H-NMR (DMSO-d 6
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6-ブ ロ モ -ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ヘ キ サ ン ］ -2-(1H)-オ ン



) δ 10.26(s, 1H), 7.45(d, 1H, J=2.2Hz), 7.39(dd, 1H, J=8.2, 2.2Hz), 6.81(d, 1H, 
J=8.3Hz), 1.90-1.97(m, 2H), 1.80-1.85(m, 5H), 1.25-1.35(m, 1H)； MS(APCI) m/z 296
 ([M+H] + , 68%)。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ３ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ３ ２ 】

                                実 施 例 29
        

                   
　 6-ブ ロ モ -ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ヘ キ サ ン -2(1H)-オ ン 及 び 3-ク
ロ ロ フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 か ら 方 法 Aに 従 っ て 製 造 し た 。 黄 色 が か っ た 白 色 の 固 体 ： mp 165-16
8℃ 。 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.25(S, 1H), 7.74(t, 1H, J=1.9Hz), 7.50-7.67(m, 3H), 7.
42-7.49(m, 1H), 7.35-7.38(m, 1H), 6.93-6.95(d, 1H, J=4.2Hz), 1.91-1.98(m, 4H), 1
.64-1.76(m, 3H), 1.60(m, 2H), 1.29-1.39(m, 1H)； MS(APCI) m/z 328 ([M+H]+ , 80%)。
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ３ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ３ ３ 】
　 　                                 実 施 例 30
 
2-ア ミ ノ -5-ブ ロ モ 安 息 香 酸 及 び 1,4-ジ ブ ロ モ ブ タ ン よ り 調 製 し た グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 か ら
実 施 例 26及 び 27の 方 法 に 従 っ て 製 造 し た 。 黄 色 が か っ た 白 色 の 固 体 ： mp 180-185℃ 。 1 H-N
MR (DMSO-d 6 ) δ 10.29(s, 1H, D 2 O 交 換 可 能 ), 7.45(d, 1H, J=2.2Hz), 7.41(dd, 1H, J=
8.1, 2.1Hz), 6.82(d, 1H, J=8.0Hz), 1.96-2.09(m, 4H), 1.76-1.87(m, 4H)； MS(EI) m/
z 281 (M + , 98%)。 C 1 2 H 1 2 BrNO 2 の 分 析 計 算 値 ： C, 51.08; H, 4.29; N, 4.96。 実 測 値 ： C,
 50.53; H, 4.21; N,4.85。
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ５ ５ 】
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 実 施 例 48

          
    
　 無 水 ジ オ キ サ ン 中 の 6-ク ロ ロ -4-メ チ ル -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d
][1,3]オ キ サ ジ ン -2-オ ン (0.2g, 0.75mmol)、 3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 (0.13g, 0.9mm
ol)、 リ ン 酸 カ リ ウ ム (0.23g, 1.1mmol)及 び ニ ッ ケ ル (II)(ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ノ )フ ェ ロ
セ ニ ル ジ ク ロ リ ド (52mg, 0.076mmol)の 混 合 物 を 窒 素 の ガ ス シ ー ル に 供 し て 酸 素 を 除 き 、
窒 素 下 で 95℃ で 48時 間 加 熱 し た 。 3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 (0.13g, 0.9mmol)及 び ニ ッ
ケ ル (II)(ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ノ )フ ェ ロ セ ニ ル ジ ク ロ リ ド (52mg, 0.076mmol)を も う 一 度
加 え 、 反 応 溶 液 を 窒 素 下 で 95℃ で さ ら に 48時 間 加 熱 し た 。 反 応 溶 液 を 室 温 ま で 冷 却 し た 。
塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 飽 和 水 溶 液 (30mL)及 び 酢 酸 エ チ ル (50mL)を 加 え た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 水
層 を 酢 酸 エ チ ル (3x20mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ た (M
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6-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-ス ピ ロ [4H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -4,1’ -シ ク ロ ヘ キ サ ン ］
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gSO 4 )。 溶 媒 を 除 い た 後 、 残 留 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ リ カ ゲ ル 、 ヘ キ サ
ン ： 酢 酸 エ チ ル /4:1） に よ り 精 製 し て 表 題 化 合 物 を 白 色 の 固 体 (50mg, 20%)と し て 得 た ： m
p 178-179℃ ； 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.85(bs, 1H, D 2 O 交 換 可 能 ), 7.73(m, 2H), 7.38(t
, 1H, J=7.9Hz), 7.23(d, 1H, J=7.7Hz), 7.19(d, 1H, J=1.9Hz), 7.02(d, 1H, J=8.2Hz)
, 6.94(dd, 1H, J=8.2, 2.4Hz), 3.88(s, 3H), 1.98(s, 3H)； 1 9 F-NMR (DMSO-d 6 ) -81.
88(s, 1F)；  C 1 7 H 1 4 F 3 NO 3 の 分 析 計 算 値 ： C, 60.54; H, 4.18; N, 4.15。 実 測 値 ： C, 60.5
8; H, 4.44; N,4.19。
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ２ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ２ ６ 】
                               実 施 例 114

   
                            
　 エ チ レ ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル (20mL)中 の 4-シ ア ノ -3-フ ル オ ロ -ブ ロ モ ベ ン ゼ ン
(0.6g, 3.0mmol)及 び テ ト ラ キ ス (ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン )パ ラ ジ ウ ム (0) (0.2g)の 溶 液
を N 2 下 で 20分 間 攪 拌 し た 。 次 い で こ の 混 合 物 に 水 (5mL)中 の (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -
2-オ キ ソ -2H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -6-イ ル )ボ ロ ン 酸 (1.0g, 4.5mmol)及 び 炭 酸 ナ ト リ ウ ム (
1.1g, 10.6mmol)を 加 え た 。 溶 液 を 18時 間 還 流 さ せ 、 次 い で 室 温 ま で 冷 却 し 、 2N NaOH中 に
注 ぎ 、 EtOAc(3x50mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 抽 出 物 を 水 、 ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ (Mg
SO 4 )、 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (SiO 2 、 EtOAc： ヘ キ サ ン =1:2)に
よ り 精 製 し て 表 題 化 合 物 (0.05g, 6%)を 黄 色 が か っ た 白 色 の 固 体 と し て 得 た ： mp 272-275
℃ ； 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.4(s, 1H), 8.0(t, 1H, J=7.7Hz), 7.9(dd, 1H, J=10.3, 1.3
Hz), 7.8(dd, 1H, J=6.8, 1.4Hz), 7.7(m, 2H), 6.9(d, 1H, H=8.9Hz), 1.7(s, 6H)； MS(
EI) M +  @ m/z 296。
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ３ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ３ ０ 】
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 実 施 例 118

           
         
　 3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル 及 び (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -2H-3,1－

-6-イ ル )ボ ロ ン 酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 固 体 ： mp 188-190℃ ； 1 H-NMR (DMSO-d

6 ) δ 10.33(s, 1H), 7.62(m, 2H), 7.55(m, 2H), 7.48(d, 1H, J=8.00Hz), 7.33(d, 1H, 
J=7.57Hz), 6.99(d, 1H, J=8.81Hz), 4.09(s, 2H), 1.67(s, 6H)； MS m/z 291 (M-H)。 C 1
8 H 1 6 N 2 O 2 ・ 0.3H 2 Oの 分 析 計 算 値 ： C, 72.61, H, 5.62, N, 9.41。 実 測 値 ： C, 73.00, H, 5
.43, N, 8.81。
【 手 続 補 正 ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ３ ０ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ３ ０ ６ 】
　 表 題 化 合 物 を 方 法 Bに 従 っ て 3-ブ ロ モ -5-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル 及 び
(1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -2H-3,1-ベ ン ゾ キ サ ジ ン -6-イ ル )ボ ロ ン
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酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 固 体 が 得 ら れ 、 エ タ ノ ー ル /エ ー テ ル か ら 再 結 晶 化 し た
； mp 218-220。 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 1.67(s, 6H), 4.11(s, 2H), 6.98(d, 1H, J
=8.92Hz), 7.18(d, 1H, J=9.26 , 7.52-7.62(m, 3H), 10.37(s, 1H)； MS(EI) (M
-H) -  m/z 309； C 1 8 H 1 5 FN 2 O 2 の 分 析 計 算 値 ： C, 69.67, H, 4.87, N, 9.03。 実 測
値 ： C, 69.78, H, 4.97, N, 8.36。
【 手 続 補 正 １ ０ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ３ １ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ３ １ ４ 】
                               実 施 例 139

           
             
　 方 法 Bに 従 っ て 3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル 及 び (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ
キ ソ -2H-3,1 -6-イ ル )ボ ロ ン 酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 固 体 ； mp 188-19
0℃ 。 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.33(s, 1H), 7.62(m, 2H), 7.55(m, 2H), 7.48(d, 1H, J=8.
00Hz), 7.33(d, 1H, J=7.57Hz), 6.99(d, 1H, J=8.81Hz), 4.09(s, 2H), 1.67(s, 6H)； M
S m/z 291 (M-H)。 C 1 8 H 1 6 N 2 O 2 .0.3H 2 Oの 分 析 計 算 値 ： C, 72.61, H, 5.62, N, 9.41。 実
測 値 ： C, 73.00, H, 5.43, N, 8.81。
【 手 続 補 正 １ １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ３ １ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ３ １ ５ 】
                               実 施 例 140

           
             
　 方 法 Bに 従 っ て 3-ブ ロ モ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 及 び (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ
キ ソ -2H-3,1－ -6-イ ル )ボ ロ ン 酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 固 体 ； mp 242-24
4℃ (dec)。 1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.28(s, 広 幅  1H), 8.07(s, 1H), 7.9(d, 1H, J=7.80Hz
), 7.78(d, 1H, J=7.86Hz), 7.64(t, 1H, J=7.79Hz), 7.59(m, 2H), 7.42(s, 広 幅  2H), 
7.02(d, 1H, J=8.86Hz), 1.68(s, 6H)； MS m/z 331 (M+H)。 C 1 6 H 1 6 N 2 O 4 分 析 計 算 値 ： C
, 57.82, H, 4.85, N, 8.43。 実 測 値 ： C, 57.49, H, 5.08, N, 8.05。
【 手 続 補 正 １ ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ３ １ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ３ １ ６ 】
                               実 施 例 141

           
           
　 方 法 Bに 従 っ て 5-ブ ロ モ チ オ フ ェ ン -2-ス ル ホ ン ア ミ ド 及 び (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル
-2-オ キ ソ -2H-3,1-6-イ ル )ボ ロ ン 酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 固 体 ； mp 258-260℃ , 1 H-NMR (
DMSO-d 6 ) δ 10.41(s, 1H), 7.71(s, 2H), 7.58(m, 2H), 7.52(d, 1H, J=3.9Hz), 7.48(d,
 1H, J=8.16Hz), 6.95(d, 1H, J=8.16Hz), 1.66(s, 6H)； MS m/z 337 (M-H)。 C 1 4 H 1 4 N 2 O 4
S 分 析 計 算 値 ： C, 49.69, H, 4.17, N, 8.28。 実 測 値 ： C, 49.90, H, 4.28, N, 8.12。
【 手 続 補 正 １ ３ 】
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Hz)

3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -6-
イ ル )フ ェ ニ ル ア セ ト ニ ト リ ル

－ ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン

) 2

3-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -6-
イ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド

ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン

Sの

5-(4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [d][1,3]-オ キ サ ジ ン -6-
イ ル )-チ オ フ ェ ン -2-ス ル ホ ン ア ミ ド

2 の
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　 方 法 Bに 従 っ て 2-ア ミ ノ -5-ブ ロ モ ピ リ ジ ン 及 び (1,4-ジ ヒ ド ロ -4,4-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -
2H-3,1－ -6-イ ル )ボ ロ ン 酸 か ら 製 造 し た 。 白 色 の 結 晶 ； mp 257-259℃ 。
1 H-NMR (DMSO-d 6 ) δ 10.20(S, 1H), 8.22(d, 1H, J=2.38Hz), 7.69, 7.66(dd, 1H, J=2.5
, 2.5Hz), 7.42(m, 2H), 6.89(d, 1H, J=8.8Hz), 6.49(d, 1H, J=8.64Hz), 6.02(s, 2H),
 1.64(s, 6H)； MS m/z 269 M+。 C 1 5 H 1 5 N 3 O 2 ・ 17H 2 Oの 分 析 計 算 値 ： C, 66.15, H, 5.68, N
, 15.43。 実 測 値 ： C, 66.10, H, 5.81, N, 15.02。
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6-(6-ア ミ ノ -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-4,4-ジ メ チ ル -1,4-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [d][1,3]-
オ キ サ ジ ン -2-オ ン

ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン
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