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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】令和2年9月17日(2020.9.17)

【公表番号】特表2019-528259(P2019-528259A)
【公表日】令和1年10月10日(2019.10.10)
【年通号数】公開・登録公報2019-041
【出願番号】特願2019-505239(P2019-505239)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 205/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/337    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/24     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/18     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  205/12     ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ   31/337    　　　　
   Ａ６１Ｐ   25/28     　　　　
   Ａ６１Ｐ   25/24     　　　　
   Ａ６１Ｐ   25/22     　　　　
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【手続補正書】
【提出日】令和2年8月5日(2020.8.5)
【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：
【化１】

（式中：
　Ｒ１は、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル－フェニル、－Ｃ（Ｏ）－
Ｒ３１、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｒ３２、－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル－フェニル、フェニルおよ
び－ＣＨ（Ｒ８）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ９からなる群から選択され；ここで、フェニルは、－Ｃ

１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立
して選択される１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ２は、各出現について、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル
からなる群から独立して選択され；
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ６およびＲ７は、各出現について、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、シア
ノ、－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルからなる群から各々独立して
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選択され；または、Ｒ３およびＲ４は、これらが結合している隣接する炭素と一緒になっ
て、ハロゲン、ヒドロキシル、－Ｃ１～Ｃ３アルキル、－Ｃ１～Ｃ３アルコキシ、－Ｃ（
Ｏ）ＮＲａＲｂおよび－ＮＲａＲｂからなる群から独立して選択される１もしくは２個の
置換基により任意に置換されている３員炭素環を形成し；
　Ｒ５ａは、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、シアノ、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、－－Ｏ－
Ｃ１～Ｃ４アルキル－フェニル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４ア
ルキル、－ＮＲａＲｂおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群から
選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－ＣＯＯＨ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＲａＲ
ｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、
－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、フェニル、ヒドロキシ
ルおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３個の置換基によって任意に
置換されており；ならびに、フェニルは、各出現について独立して、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル、－Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、－ＮＲａＲｂ、ヒドロキシル
、シアノおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３個の置換基によって
任意に置換されており；
　Ｒ５ｂは、Ｈ、ハロゲン、シアノ、－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４ハロアル
キルからなる群から選択され；または
　Ｒ５ａおよびＲ５ｂは一緒になってオキソ基を形成し；
　Ｒ８およびＲ１０はＨおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ

４アルキル、－ＮＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ
、－ＣＯＯＨ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３
個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ９およびＲ１１は、ヒドロキシル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂから
なる群から独立して選択され；
　Ｒ３１は、水素、－Ｃ１～Ｃ６アルキル、－Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、－Ｃ３～Ｃ６シ
クロアルキルおよびフェニルからなる群から選択され；
　Ｒ３２は、水素、－Ｃ１～Ｃ６アルキル、－Ｃ１～Ｃ６ハロアルキル、－Ｃ３～Ｃ６シ
クロアルキル、ベンジルおよびフェニルからなる群から選択され；ならびに
　ＲａおよびＲｂは、各出現について、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－フェニル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル－Ｃ３～Ｃ７シクロアルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－ヘテロシクロアルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキル－ヘテロアリールからなる群から
各々独立して選択され、ここで、ヘテロシクロアルキルおよびヘテロアリールは、Ｎ、Ｏ
およびＳから独立して選択される１、２または３個の環原子を含み、ならびに、フェニル
は、ハロゲン、ヒドロキシル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１～Ｃ４アルキル
）、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１～Ｃ４アルキル）２、－Ｃ１～Ｃ３アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ３

アルコキシから選択される１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；ま
たは
　ＲａおよびＲｂは、これらが結合している窒素と一緒になって、４～６員ヘテロシクロ
アルキルまたは５～８員ヘテロアリールを形成する）
を有する化合物、または、その薬学的に許容可能な塩および／もしくは立体異性体。
【請求項２】
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ６およびＲ７の各出現がＨである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ２が、各出現について、Ｈおよびメチルからなる群から独立して選択される、請求項
１または２に記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ２の各出現がＨである、請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物。
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【請求項５】
　Ｒ１が：
【化２】

からなる群から選択され、式中、ＲａおよびＲｂは、各出現について、水素および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から各々独立して選択される、請求項１～４のいずれか一項に
記載の化合物。
【請求項６】
　Ｒ１が、Ｈ、４－メトキシベンジルおよび－ＣＨ（Ｒ８）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ９からなる群
から選択され；
　Ｒ８がＨおよびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ならびに、前記Ｃ１～Ｃ

４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｎ
ＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＣＯＯＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ

１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒド
ロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３個の置換基によって
任意に置換されていてもよく；ならびに
　Ｒ９が、ヒドロキシル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからなる群から選択
される、請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｒ８が、Ｈおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４

アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲａ、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａＲ
ｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＣＯＯＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ

４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキ
シルおよびハロゲンから各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に
置換される、請求項６に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ８が、Ｈおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４

アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＣＯＯＨ、－ＮＨ２、－ＳＨ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１

～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよびヒドロキシルから各々独立して選択され
る１もしくは２個の置換基によって任意に置換される、請求項６に記載の化合物。
【請求項９】
　Ｒ８がＣ１～Ｃ４アルキルであり、前記Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－
ＣＯＯＨ、－ＮＨ２、－ＳＨ、－ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３およびヒドロキシルから選択される１
個の置換基によって任意に置換され得る、請求項６に記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｒ８が、Ｈ、メチル、



(4) JP 2019-528259 A5 2020.9.17

【化３】

からなる群から選択される、請求項６に記載の化合物。
【請求項１１】
　Ｒ８が、Ｈ、メチル、
【化４】

からなる群から選択される、請求項６に記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｒ８が
【化５】

である、請求項６に記載の化合物。
【請求項１３】
　Ｒ９が－ＮＲａＲｂである、請求項６～１２のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１４】
　Ｒ９が、－ＮＨ２、
【化６】

からなる群から選択される、請求項１３に記載の化合物。
【請求項１５】
　Ｒ９がＮＨ２である、請求項１４に記載の化合物。
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【請求項１６】
　Ｒ５ｂがＨおよびハロゲンから選択される、請求項１～１５のいずれか一項に記載の化
合物。
【請求項１７】
　Ｒ５ｂがＨおよびＦから選択される、請求項１～１５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１８】
　Ｒ５ｂがＨである、請求項１～１５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１９】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル－フェニル、－Ｃ１

～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－
Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａＲｂおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１か
らなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＲａＲ
ｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、
－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、ヒドロキシル、フェニルおよびハロゲンから各々
独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換されており、ならびに、
ここで、フェニルは、各出現について独立して、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４ハ
ロアルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキシル、シアノおよびハロゲンから各々独
立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換されている、請求項１～１
８のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項２０】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ
、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル
、－ＮＨＲｂおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群から選択され
、ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｏ－Ｃ
（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される
１もしくは２個の置換基によって任意に置換されている、請求項１～１８のいずれか一項
に記載の化合物。
【請求項２１】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、－
ＮＨ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）
－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群
から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＨ２、－ＳＨ、
－ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１もしく
は２個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ１０がＨおよびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ

Ｒｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル
、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、－ＣＯＯＨ、ヒドロ
キシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意
に置換されており；ならびに
　Ｒ１１が、ヒドロキシル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからなる群から
選択される、請求項１～２０のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項２２】
　Ｒ５ｂがＨであり；および
　Ｒ５ａが、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
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【化７】

からなる群から選択される、請求項２１に記載の化合物。
【請求項２３】
　Ｒ５ｂがＨであり；および
　Ｒ５ａが、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、

【化８】

からなる群から選択される、請求項２２に記載の化合物。
【請求項２４】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ－フェニル、－Ｃ１～
Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ

１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａＲｂおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１から
なる群から選択され、ここで、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキルである各Ｒ５ａ

は、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ
（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、ヒドロキシル
およびハロゲンから各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換
されていてもよく；
　Ｒ１０がＨおよびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４ア
ルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ

Ｒｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル
、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキシルおよび
ハロゲンから各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換され；
　Ｒ１１が、ヒドロキシル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからなる群から
選択され；
　Ｒ５ｂがＨであり；および
　Ｒ１がＨである、請求項１～５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項２５】
　Ｒ５ａが、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
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【化９】

からなる群から選択される、請求項２４に記載の化合物。
【請求項２６】
　Ｒ５ａが、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
【化１０】

からなる群から選択される、請求項２３に記載の化合物。
【請求項２７】
　式：
【化１１】

（式中：
　Ｒ１は、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル－フェニルおよび－ＣＨ（
Ｒ８）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ９からなる群から選択され；ここで、フェニルは、－Ｃ１～Ｃ４ア
ルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択され
る１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；ならびに
　Ｒ５ａは、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、シアノ、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、－Ｏ－Ｃ

１～Ｃ４アルキル－フェニル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル
、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アル
キル、－ＮＲａＲｂおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群から選
択され；ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－ＣＯＯＨ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＲａＲｂ

、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－
Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、ヒドロキシルおよびハロ
ゲンから各々独立して選択される１、２または３個の置換基によって任意に置換されてお
り；ならびに、フェニルは、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４ハロアルキル、－Ｃ１

～Ｃ４アルコキシ、－ＮＲａＲｂ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択さ
れる１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ５ｂは、Ｈ、ハロゲン、－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４ハロアルキルから
なる群から選択され；または
　Ｒ５ａおよびＲ５ｂは一緒になってオキソ基を形成し；
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　Ｒ８およびＲ１０は、Ｈおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され
、ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～
Ｃ４アルキル、－ＮＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－
Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ
、－ＣＯＯＨ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３
個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ９およびＲ１１は、ヒドロキシル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからな
る群から独立して選択され；ならびに
　ＲａおよびＲｂは、各出現について、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－フェニル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル－Ｃ３～Ｃ７シクロアルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－ヘテロシクロアルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキル－ヘテロアリールからなる群から
各々独立して選択され、ここで、ヘテロシクロアルキルおよびヘテロアリールは、Ｎ、Ｏ
およびＳから独立して選択される１、２または３個の環原子を含み、ならびに、フェニル
は、ハロゲン、ヒドロキシル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１～Ｃ４アルキル
）、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１～Ｃ４アルキル）２、－Ｃ１～Ｃ３アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ３

アルコキシから選択される１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；ま
たは
　ＲａおよびＲｂは、これらが結合している窒素と一緒になって、４～６員ヘテロシクロ
アルキルまたは５～８員ヘテロアリールを形成する）
を有する化合物、または、その薬学的に許容可能な塩および／もしくは立体異性体。
【請求項２８】
　Ｒ１が、Ｈまたは－ＣＨ（Ｒ８）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ９であり；
　Ｒ８が、ＨおよびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、－Ｃ１～Ｃ４

アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＨ２、－ＳＨ、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、－ＣＯＯＨおよびヒドロキシルから各々独立して選択され
る１もしくは２個の置換基によって任意に置換されており；ならびに
　Ｒ９が、ヒドロキシル、－Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからなる群から独
立して選択されている、請求項２７に記載の化合物。
【請求項２９】
　Ｒ８が、Ｈ、メチル、
【化１２】

からなる群から選択される、請求項２７または２８に記載の化合物。
【請求項３０】
　Ｒ１がＨである、請求項２７～２９のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項３１】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、－
ＮＨ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）
－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群
から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＨ２、－ＳＨ、
－ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１もしく
は２個の置換基によって任意に置換されており；ならびに
　Ｒ５ｂがＨまたはハロゲンである、請求項２７～３０のいずれか一項に記載の化合物。
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【請求項３２】
　Ｒ５ｂがＨまたはハロゲンであり；ならびに
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
【化１３】

からなる群から選択される、請求項２７～３１のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項３３】
　Ｒ５ｂがＨまたはハロゲンであり；ならびに
　Ｒ５ａが、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、

【化１４】

からなる群から選択される、請求項２７～３１のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項３４】
　Ｒ１がＨであり；
　Ｒ５ｂがＨであり；ならびに
　Ｒ５ａが

【化１５】

からなる群から選択される、請求項３３に記載の化合物。
【請求項３５】
　式：

【化１６】
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（式中：
　Ｒ５ａは、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、－ＣＨ３、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル
、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、－ＮＨ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ

１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＮＲａＣＨ（Ｒ
１０）－Ｃ（Ｏ）－Ｒ１１からなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－
Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＨ２、－ＳＨ、－ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３、ヒドロキシルおよびハロゲン
から各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換されており；
　Ｒ５ｂはＨまたはハロゲンであり；
　Ｒ８およびＲ１０は、ＨおよびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂ、－ＮＲａ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ

４アルキル、－ＮＲａＲｂ、－ＳＨ、－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ
－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｏ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシ、
－ＣＯＯＨ、ヒドロキシルおよびハロゲンから各々独立して選択される１、２または３個
の置換基によって任意に置換されていてもよく；ならびに
　Ｒ９およびＲ１１は、ヒドロキシル、Ｃ１～Ｃ４アルコキシおよび－ＮＲａＲｂからな
る群から独立して選択され；ならびに
　ＲａおよびＲｂは、各出現について、Ｈ、－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－フェニル、－Ｃ１～Ｃ４アルキル－Ｃ３～Ｃ７シクロアルキル、－Ｃ１～Ｃ４アルキ
ル－ヘテロシクロアルキルおよび－Ｃ１～Ｃ４アルキル－ヘテロアリールからなる群から
各々独立して選択され、ここで、ヘテロシクロアルキルおよびヘテロアリールは、Ｎ、Ｏ
およびＳから独立して選択される１、２または３個の環原子を含み、ならびに、フェニル
は、ハロゲン、ヒドロキシル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１～Ｃ４アルキル
）、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｃ１～Ｃ４アルキル）２、－Ｃ１～Ｃ３アルキルおよび－Ｃ１～Ｃ３

アルコキシから選択される１、２または３個の置換基によって任意に置換されており；ま
たは
　ＲａおよびＲｂは、これらが結合している窒素と一緒になって、４～６員ヘテロシクロ
アルキルまたは５～８員ヘテロアリールを形成する）
を有する化合物、または、その薬学的に許容可能な塩および／もしくは立体異性体。
【請求項３６】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、－
ＮＨ－Ｃ１～Ｃ４アルキル、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＮＨ－Ｃ（
Ｏ）－Ｏ－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択され、ここで、Ｃ１～Ｃ４アルキルは
、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＮＨ２、－ＳＨ、－ＯＣ（Ｏ）ＣＨ３、ヒドロキシルおよびハロ
ゲンから各々独立して選択される１もしくは２個の置換基によって任意に置換されている
、請求項３５に記載の化合物。
【請求項３７】
　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
【化１７】

からなる群から選択される、請求項３５に記載の化合物。
【請求項３８】
　Ｒ５ｂがＨまたはハロゲンであり；ならびに
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　Ｒ５ａが、Ｈ、ヒドロキシル、ハロゲン、メチル、－Ｏ－ＣＨ２－Ｐｈ、－ＮＨ２、
【化１８】

からなる群から選択される、請求項３５に記載の化合物。
【請求項３９】
　Ｒ８が、Ｈ、メチル、

【化１９】

からなる群から選択される、請求項３５～３８のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項４０】
　Ｒ９が－ＮＨ２である、請求項３５～３９のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項４１】
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【化２０】
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からなる群から選択される化合物、または、その薬学的に許容可能な塩および／もしくは
立体異性体。
【請求項４２】
　前記化合物が、以下の表に記載されている化合物、または、その薬学的に許容可能な塩
および／もしくは立体異性体から選択される、請求項１に記載の化合物。
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【請求項４３】
　請求項１～４２のいずれか一項に記載の化合物；および、薬学的に許容可能な賦形剤を
含む医薬組成物。
【請求項４４】
　経口投与、非経口投与、局所投与、膣内投与、直腸内投与、舌下投与、点眼投与、経皮
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投与または鼻噴投与に好適である、請求項４３に記載の医薬組成物。
【請求項４５】
　有効量の請求項１～４２のいずれか一項に記載の化合物を含む、うつ病、アルツハイマ
ー病、注意欠陥障害、統合失調症または不安の治療用の医薬組成物。
【請求項４６】
　有効量の請求項１～４２のいずれか一項に記載の化合物を含む、偏頭痛の治療用の医薬
組成物。
【請求項４７】
　有効量の請求項１～４２のいずれか一項に記載の化合物を含む、神経障害性疼痛の治療
用の医薬組成物。
【請求項４８】
　有効量の請求項１～４２のいずれか一項に記載の化合物を含む、シナプス機能不全に関
連する神経発達障害の治療用の医薬組成物。
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