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【 請 求 項 １ 】
　 ヒ ト を 含 む 哺 乳 動 物 慢 性 臓 器 移 植 片 拒 絶 反 応 を 処 置 ま た は 予 防 す る

で あ っ て 、 式 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 ：
　 Ｒ １ は 式 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
式 中 ｙ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 水 素 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル お よ び ア

に お け る た め の 医 薬
組 成 物



ル キ ニ ル 基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

４ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ４ は （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ５ は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 基 は １ ～
５ の カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル
オ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ
１ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ
（ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ
１ ５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る
） に よ り 置 換 さ れ な け れ ば な ら な い ） ； ま た は 式 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
　 式 中 、 ａ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 ｂ 、 ｃ 、 ｅ 、 ｆ お よ び ｇ は そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ ま た は １ で あ り ；
　 ｄ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ま た は ３ で あ り ；
　 Ｘ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； 酸 素 、 カ ル ボ ニ ル ま た は － Ｃ （ ＝ Ｎ －
シ ア ノ ） － で あ り ；
　 Ｙ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； ま た は カ ル ボ ニ ル で あ り ； そ し て
　 Ｚ は カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｏ － 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｒ － ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は
２ で あ る ） で あ り ；
　 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 、 ま た は 場 合 に
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よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ
ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ
ノ に よ り 置 換 さ れ る （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ １ ２ は カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 オ キ ソ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｏ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｎ Ｈ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ
Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ － （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ １ ５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し
て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 重 水 素 、 ア ミ ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト
ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、
（ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ ま た は シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ ９ ） シ ク ロ ア ル キ ル
ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ の 基 に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク
ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル チ オ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル チ オ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ

６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ
Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２

～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ こ こ で 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び ア リ ー ル 基 は 場 合 に よ り 、 １ ～ ３ の ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ
－ Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル
、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
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（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 シ ア ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ミ
ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （
Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ
－ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア
リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ
ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル に よ り 置 換 さ れ る ） で あ る ］
、
の 化 合 物 ま た は 薬 剤 的 に 受 容 で き る そ の 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が カ ル ボ ニ ル で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ が ０ で あ り ； ｅ
が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が カ ル ボ ニ ル で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ が １ で あ り ； ｅ
が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ４ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が カ ル ボ ニ ル で あ り ； ｃ が １ で あ り ； ｄ が ０ で あ り ； ｅ
が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ５ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が － Ｃ （ ＝ Ｎ ＝ シ ア ノ ） － で あ り ； ｃ が １ で あ り ； ｄ が
０ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ６ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が ０ で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ が ０ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ
り ； ｇ が １ で あ り ； Ｚ が － Ｃ （ Ｏ ） － Ｏ － で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が Ｓ （ Ｏ ） ｎ で あ り ； ｎ が ２ で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ
が ０ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ８ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が Ｓ （ Ｏ ） ｎ で あ り ； ｎ が ２ で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ
が ２ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が １ で あ り ； ｇ が １ で あ り ； そ し て ｚ が カ ル ボ ニ ル で あ る
、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ９ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が Ｓ （ Ｏ ） ｎ で あ り ； ｎ が ２ で あ り ； ｃ が ０ で あ り ； ｄ
が ２ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が １ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ０ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が カ ル ボ ニ ル で あ り ； ｃ が １ で あ り ； ｄ が ０ で あ り ； ｅ

(4) JP 2006-509000 A5 2006.12.28

を 含 む 、 前 記 医 薬 組 成 物

医 薬 組 成 物

医 薬 組 成 物

医 薬 組 成 物

医 薬 組
成 物

医 薬 組 成 物

医 薬
組 成 物

医 薬 組 成 物

医 薬
組 成 物



が １ で あ り ； Ｙ が Ｓ （ Ｏ ） ｎ で あ り ； ｎ が ２ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る
、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ １ 】
ａ が ０ で あ り ； ｂ が １ で あ り ； Ｘ が Ｓ （ Ｏ ） ｎ で あ り ； ｎ が ２ で あ り ； ｃ が １ で あ り ； ｄ
が ０ で あ り ； ｅ が ０ で あ り ； ｆ が ０ で あ り ； そ し て ｇ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ２ 】
Ｒ １ ２ が シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２

ア ミ ノ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ 式 中 、 ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ３ 】
前 記 化 合 物 が ：
　 メ チ ル － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ プ ロ パ ン － １ － ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ］
－ （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ン ；
　 ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
　 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － １ － ｛ ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ，
３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン － １ －
オ ン ；
　 ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル ア ミ ド ；
　 （ ｛ ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル
） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ｝ － ア ミ ノ ） 酢 酸 エ チ ル エ ス テ ル ；
　 ３ － ｛ ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ
ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ３ － オ キ ソ － プ ロ ピ オ ニ ト リ ル ；
　 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － １ － ｛ ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ５ － メ チ ル － ７ H－
ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ
ロ パ ン － １ － オ ン ；
　 １ － ｛ ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ
ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ブ ト － ３ － イ ン － １ － オ ン ；
　 １ － ｛ ３ － ［ （ ５ － ク ロ ロ － ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － メ
チ ル － ア ミ ノ ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン － １ － オ ン ；
　 １ － ｛ ３ － ［ （ ５ － フ ル オ ロ － ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） －
メ チ ル － ア ミ ノ ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン － １ － オ ン ；
　 Ｎ － シ ア ノ － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン －
４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － Ｎ ′ － プ ロ ピ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ；
　 Ｎ － シ ア ノ － ４ ， Ｎ ′ ， Ｎ ′ － ト リ メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ －
ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ キ サ ミ ジ ン ；
　 メ チ ル － ［ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － １ － （ プ ロ パ ン － １ － ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ
ジ ン － ３ － イ ル ］ － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ン ；
　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ
ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
　 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － １ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７
H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝
－ プ ロ パ ン － １ － オ ン ；
　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ
ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ジ メ チ ル ア ミ ド ；
　 ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ
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ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ｝ － ア ミ ノ ） － 酢 酸 エ チ ル エ
ス テ ル ；
　 ３ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ
リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ３ － オ キ ソ － プ ロ ピ オ ニ ト
リ ル ；
　 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － １ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ５
－ メ チ ル － ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン
－ １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン － １ － オ ン ；
　 １ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ
リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ブ ト － ３ － イ ン － １ － オ ン
；
　 １ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ３ － ［ （ ５ － ク ロ ロ － ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン
－ ４ － イ ル ） － メ チ ル － ア ミ ノ ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン － １
－ オ ン ；
　 １ － ｛ （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － ３ － ［ （ ５ － フ ル オ ロ － ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ
ン － ４ － イ ル ） － メ チ ル － ア ミ ノ ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － プ ロ パ ン －
１ － オ ン ；
　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － Ｎ － シ ア ノ － ４ － メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－ ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ －
ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － Ｎ ′ － プ ロ ピ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ キ サ
ミ ジ ン ； お よ び
　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ） － Ｎ － シ ア ノ － ４ ， Ｎ ′ ， Ｎ ′ － ト リ メ チ ル － ３ － ［ メ チ ル － （ ７ H－
ピ ロ ロ ［ ２ ， ３ － ｄ ］ ピ リ ミ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ キ サ
ミ ジ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 ヒ ト を 含 む 哺 乳 動 物 急 性 臓 器 移 植 片 拒 絶 反 応 を 処 置 ま た は 予 防 す る

で あ っ て 、 式 ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 ：
　 Ｒ １ は 式 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
式 中 ｙ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 水 素 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル お よ び ア
ル キ ニ ル 基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

４ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る 群 か ら
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選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ４ は （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ５ は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 基 は １ ～
５ の カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル
オ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ
１ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ
（ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ
１ ５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る
） に よ り 置 換 さ れ な け れ ば な ら な い ） ； ま た は 式 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
　 式 中 、 ａ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 ｂ 、 ｃ 、 ｅ 、 ｆ お よ び ｇ は そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ ま た は １ で あ り ；
　 ｄ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ま た は ３ で あ り ；
　 Ｘ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； 酸 素 、 カ ル ボ ニ ル ま た は － Ｃ （ ＝ Ｎ －
シ ア ノ ） － で あ り ；
　 Ｙ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； ま た は カ ル ボ ニ ル で あ り ； そ し て
　 Ｚ は カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｏ － 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｒ － ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は
２ で あ る ） で あ り ；
　 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 、 ま た は 場 合 に
よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ
ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ
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ノ に よ り 置 換 さ れ る （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ １ ２ は カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 オ キ ソ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｏ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｎ Ｈ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ
Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ － （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ １ ５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し
て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 重 水 素 、 ア ミ ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト
ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、
（ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ ま た は シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ ９ ） シ ク ロ ア ル キ ル
ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ の 基 に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク
ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル チ オ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル チ オ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ

６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ
Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２

～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ こ こ で 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び ア リ ー ル 基 は 場 合 に よ り 、 １ ～ ３ の ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ
－ Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル
、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ
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カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 シ ア ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ミ
ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （
Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ
－ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア
リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ
ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル に よ り 置 換 さ れ る ） で あ る ］
、
の 化 合 物 ま た は 薬 剤 的 に 受 容 で き る そ の 塩 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 ヒ ト を 含 む 哺 乳 動 物 慢 性 臓 器 移 植 片 拒 絶 反 応 を 処 置 ま た は 予 防 す る
た め の 医 薬 組 成 物 、 式 ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 ：
　 Ｒ １ は 式 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
式 中 ｙ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 水 素 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル お よ び ア
ル キ ニ ル 基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

４ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ４ は （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア シ ル ア ミ ノ に よ り 置 換 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ５ は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル （ 式 中 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 基 は １ ～ ５
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を 含 む 、 前 記 医 薬 組 成 物

に お け る ま た は 急 性
の 製 造 に お け る



の カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ
キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １

５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ （
Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ １

５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ）
に よ り 置 換 さ れ な け れ ば な ら な い ） ； ま た は 式 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 基 で あ り ；
　 式 中 、 ａ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 ｂ 、 ｃ 、 ｅ 、 ｆ お よ び ｇ は そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ ま た は １ で あ り ；
　 ｄ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ま た は ３ で あ り ；
　 Ｘ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； 酸 素 、 カ ル ボ ニ ル ま た は － Ｃ （ ＝ Ｎ －
シ ア ノ ） － で あ り ；
　 Ｙ は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ） ； ま た は カ ル ボ ニ ル で あ り ； そ し て
　 Ｚ は カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｏ － 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｒ － ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｎ （ ｎ は ０ 、 １ ま た は
２ で あ る ） で あ り ；
　 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 、 ま た は 場 合 に
よ り 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル オ キ シ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ
ル ） ２ ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ
ノ に よ り 置 換 さ れ る （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ １ ２ は カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 オ キ ソ 、 重 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ
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６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ
ル オ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ハ ロ （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ニ ト ロ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア
ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル ア ミ ノ 、
ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （
Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ
ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － Ｏ － 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｏ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ 、 Ｒ １ ５ Ｎ Ｈ Ｃ （ Ｏ ） Ｎ
Ｈ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） ｍ － （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ 、 Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ Ｎ Ｓ （ Ｏ ） ｍ （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル キ ル 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ 、 Ｒ １ ５ Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ｒ １ ６ Ｎ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル （ こ こ で ｍ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 そ し て Ｒ １ ５ お よ び Ｒ １ ６ は そ れ ぞ れ 独 立 し
て 水 素 ま た は （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ） で あ り ；
　 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 重 水 素 、 ア ミ ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト
ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、
（ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル キ ル （ こ こ で 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ ま た は シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 場 合 に よ り 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ ９ ） シ ク ロ ア ル キ ル
ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ の 基 に よ り 置 換 さ れ る ） か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る か ； ま た は Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク
ロ ア ル キ ル 、 （ Ｃ ３ ～ Ｃ １ ０ ） シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル チ オ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル チ オ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ

６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア シ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ
Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ Ｃ ２

～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ こ こ で 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び ア リ ー ル 基 は 場 合 に よ り 、 １ ～ ３ の ハ ロ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６

） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ
－ Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ

６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル
、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
コ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １

０ ） ア リ ー ル 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ （ Ｃ １ ～
Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ （ Ｃ

１ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル コ キ シ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １

～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 シ ア ノ 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ミ
ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア
ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （
Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ
Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ） ２ ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ
－ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ
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６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｈ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル
キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
（ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア
リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 （ Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ） ア リ
ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル 、 （ Ｃ ５ ～ Ｃ ９ ）
ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ Ｃ ２ ～ Ｃ ９ ） ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル に よ り 置 換 さ れ る ） で あ る ］
、
の 化 合 物 も し く は 薬 剤 的 に 受 容 で き る そ の 塩 の 。
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