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【 請 求 項 １ 】
式 (Ｉ )：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ は 、 所 望 に よ り Ｃ １ － ６ ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ
ル 、 Ｃ ２ － ６ ア ル ケ ニ ル 、 ま た は Ｃ ３ － ６ シ ク ロ ア ル キ ル で あ っ て 、 上 記 の そ れ ぞ れ は 、
所 望 に よ り １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 、 置 換 さ れ て お り ；
Ｒ ２ は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ ３ は 、 Ｃ Ｏ － Ｇ ま た は Ｓ Ｏ ２ － Ｇ {こ こ で 、 Ｇ は 、 窒 素 原 子 、 お よ び 窒 素 に 隣 接 し て 酸
素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 第 二 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 ５ 員 環 も し く は ６ 員 環 で あ っ て 、
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所 望 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ ル お よ び Ｃ １ － ４ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ３ 個 ま で の 基 に よ っ て
置 換 さ れ て い る }で あ り ；
Ｑ は 、 Ｃ Ｒ ５ Ｒ ６ {こ こ で 、 Ｒ ５ は 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ま た は フ ッ 素 で あ り 、 そ
し て Ｒ ６ は 、 水 素 、 Ｏ Ｈ 、 ま た は フ ッ 素 で あ る か 、 ま た は Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 一 体 と な っ て
＝ Ｏ 基 と な り 、 た だ し Ｒ ６ が Ｏ Ｈ で あ る 場 合 Ｒ ５ が フ ッ 素 で あ り 得 な い }で あ り ；
Ｒ ４ は 、 窒 素 、 酸 素 、 お よ び 硫 黄 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 、 ０ か ら ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 、 ５ 員 環 か ら １ ０ 員 環 の 単 環 式 も し く は 二 環 式 の 芳 香 環 系 で あ り 、 該 環 系 は 、 所 望 に よ
り 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 (ポ リ )ハ ロ － Ｃ １ － ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ
シ 、 (ポ リ )ハ ロ － Ｃ １ － ４ － ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 (ポ リ )ハ ロ － Ｃ

１ － ４ － ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 メ チ ル チ
オ 、 － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ 、 ま た は ５ 員 環 も し く は ６
員 環 の 芳 香 環 系 (こ こ で 、 ３ 個 ま で の 環 原 子 が 、 酸 素 、 硫 黄 、 お よ び 窒 素 か ら 独 立 し て 選
択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ っ て も よ く 、 そ し て 、 そ れ 自 身 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 (
ポ リ )ハ ロ － Ｃ １ － ４ － ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ 、 (ポ リ )ハ ロ － Ｃ １ － ４ － ア ル コ
キ シ 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 (ポ リ )ハ ロ － Ｃ １ － ４ － ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ
ソ 、 チ オ キ ソ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 メ チ ル チ オ 、 － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ 、 － Ｃ Ｏ － Ｎ Ｒ ７

Ｒ ８ 、 － Ｓ Ｏ ２ － Ｎ Ｒ ７ Ｒ ８ か ら 選 択 さ れ る 、 ４ 個 ま で の 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ
い )か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 、 ４ 個 ま で の 基 に よ っ て 置 換 さ れ て お り ；
Ｒ ７ と Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ る か 、 ま た は
Ｒ ７ と Ｒ ８ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 体 と な っ て 、 ５ 員 環 か ら ７ 員 環 の 飽 和
ヘ テ ロ 環 式 環 を 形 成 し て も よ い ]
の 化 合 物 、 お よ び そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 お よ び 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ １ が Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は Ｃ ３ － ６ シ ク ロ ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 ３ 】
Ｒ ２ が メ チ ル で あ る 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
Ｒ ３ が Ｃ Ｏ － Ｇ で あ る 請 求 項 １ か ら ３ の 何 れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
Ｑ が Ｃ Ｈ ２ で あ る 、 請 求 項 １ か ら ４ の 何 れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
Ｒ ４ が 、 所 望 に よ り 請 求 項 １ で 定 義 し た 通 り に 置 換 さ れ て い る 、 ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む
５ 員 環 の 芳 香 環 で あ る 、 請 求 項 １ か ら ５ の 何 れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
Ｒ ４ が 、 式 (ｉ )：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
{式 中 、 Ｒ １ ０ と Ｒ １ １ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル か ら 独
立 し て 選 択 さ れ ； そ し て
Ｒ １ ２ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ま た は ハ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ま た は ５ 員 環 も し く は
６ 員 環 の 芳 香 環 系 (こ こ で 、 ３ 個 ま で の 環 原 子 が 、 酸 素 、 硫 黄 、 お よ び 窒 素 か ら 独 立 し て
選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ っ て も よ い )か ら 選 択 さ れ る }の 基 で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
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Ｒ １ ０ と Ｒ １ １ が メ チ ル で あ る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ
ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル － ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル
)チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ
ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル － ７ － (２ － メ チ ル プ ロ
ピ ル )チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ７ － エ チ ル － ３ － [[(４
Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル － チ エ ノ [２
,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
７ － シ ク ロ プ ロ ピ ル － ２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－
３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル －
チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
７ － シ ク ロ プ ロ ピ ル － ２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－
５ － エ チ ル － ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－
チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － メ
チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル － ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル )チ
エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ
ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル － ７ － (２
－ メ チ ル プ ロ ピ ル )－ チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－ ７ － エ チ ル － ３ － [[(４
Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ
ル － チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
７ － シ ク ロ プ ロ ピ ル － ２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]－
３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－
５ － メ チ ル － チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル － ５ － メ チ ル － ７ － (２
－ メ チ ル プ ロ ピ ル )－ ２ － (１ Ｈ － ピ ロ ロ [２ ,３ － ｂ ]ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル )チ エ ノ [
２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル －
７ － (２ － メ チ ル プ ロ ピ ル )－ ２ － [(１ ,３ ,５ － ト リ メ チ ル ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]
－ チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [[３ ,５ － ジ メ チ ル － １ － (２ － ピ リ ジ ニ ル )－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル ]メ チ ル ]
－ ７ － エ チ ル － ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル ]
－ ５ － メ チ ル － チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [[３ ,５ － ジ メ チ ル － １ － (２ － ピ リ ジ ニ ル )－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル ]メ チ ル ]
－ ７ － エ チ ル － ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル
]カ ル ボ ニ ル ]－ ５ － メ チ ル － チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
７ － エ チ ル － ３ － {[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ン － ２ － イ ル
]カ ル ボ ニ ル }－ ５ － メ チ ル － ２ － (１ Ｈ － ピ ロ ロ [２ ,３ － ｂ ]ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル )
チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン ；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ － (２ － ピ リ ジ ニ ル )－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]
－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル
－ ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル )チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン
；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ － (２ － ピ リ ミ ジ ニ ル )－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル
]－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル
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－ ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル )チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン
；
２ － [(３ ,５ － ジ メ チ ル － １ － (２ － チ ア ゾ リ ル )－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － イ ル )メ チ ル ]
－ ３ － [[(４ Ｓ )－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － ２ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル ]カ ル ボ ニ ル
－ ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル )チ エ ノ [２ ,３ ,－ ｄ ]ピ リ ダ ジ ン － ４ (５ Ｈ )－ オ ン
；
お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 択 さ れ る 式 (Ｉ )の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
治 療 に 使 用 す る た め に 、 請 求 項 １ か ら ９ の 何 れ か １ 項 に 定 義 し た 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
医 薬 担 体 と 共 に 請 求 項 １ か ら ９ の 何 れ か １ 項 に 定 義 し た 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的
に 許 容 さ れ る 塩 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
免 疫 抑 制 を 起 こ す 方 法 (例 え ば 同 種 移 植 片 拒 絶 反 応 の 処 置 に お い て )で あ っ て 、 請 求 項 １ か
ら ９ の 何 れ か １ 項 に 定 義 し た 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 、 治 療 有
効 量 で 、 患 者 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
気 道 疾 患 (例 え ば 喘 息 も し く は Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ )に 罹 患 し て い る も し く は そ の リ ス ク が あ る 患 者 に
お い て 、 気 道 疾 患 を 処 置 す る ま た は そ の リ ス ク を 軽 減 す る 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ か ら ９
の 何 れ か １ 項 に 定 義 し た 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 、 治 療 有 効 量
で 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
式 (Ｉ )の 化 合 物 を 製 造 す る 方 法 で あ っ て 、
(ａ ) Ｒ ３ が Ｃ Ｏ Ｇ で あ る 式 (Ｉ )の 化 合 物 に お い て 、
式 (II)：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｑ が 式 (Ｉ )で 定 義 し た 通 り で あ る か 、 ま た は そ の 保 護
さ れ た 誘 導 体 で あ る ] の 化 合 物 、 式 (III)：
【 化 ４ 】
　
　
[式 中 、 Ｇ が 式 (Ｉ )で 定 義 し た 通 り で あ る ]の 化 合 物 と 、 カ ッ プ リ ン グ 試 薬 の 存 在 下 で 反 応
さ せ る こ と ； ま た は
(ｂ ) Ｒ ３ が Ｓ Ｏ ２ － Ｇ で あ る 式 (Ｉ )の 化 合 物 に お い て 、
式 (IV)：
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を



【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ４ 、 お よ び Ｑ が 式 (II)で 定 義 し た 通 り で あ り 、 そ し て Ｌ と Ｌ ’ が
脱 離 基 で あ る ]の 化 合 物 、 上 記 で 定 義 し た 式 (III)の 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と ； お よ び
所 望 に よ り 、 プ ロ セ ス (ａ )ま た は (ｂ )の 後 に 、 何 れ か の 順 序 で 、
・ 保 護 基 を 除 去 す る こ と ；
・ 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 形 成 す る こ と ；
を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
式 (Ｉ )の 化 合 物 に お け る Ｒ ３ ま た は Ｒ ４ を 、 そ れ ぞ れ 異 な る Ｒ ３ ま た は Ｒ ４ に 変 換 す る 段
階 を さ ら に 含 む 、 請 求 項 １ ４ 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 ５ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ３ 】

　 酢 酸 (１ ０ ０ ml)お よ び 水 (１ ０ ０ ml)中 の パ ー ト ｂ )の 生 成 物 (３ ３ .０ ９ ｇ )の 溶 液 か ら 製
造 し 、 そ れ を 臭 素 (８ .１ ６ ml)で 、 ５ 分 間 に 渡 っ て 、 窒 素 下 で 撹 拌 し な が ら 滴 下 し て 処 理
し た 。 混 合 物 を ７ ０ ℃ で ６ 時 間 加 熱 し 、 次 に 冷 却 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 溶 液 で 希 釈 し 、 酢
酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 抽 出 物 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 蒸
発 さ せ た 。 残 渣 を シ リ カ の カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ っ て 精 製 し 、 酢 酸 エ チ ル ／ ｉ －
ヘ キ サ ン (１ ： １ ９ )で 、 次 に 酢 酸 エ チ ル ／ ｉ － ヘ キ サ ン (１ ： ４ )で 溶 出 し 、 副 題 化 合 物 を
固 体 と し て 得 た (１ ３ .０ ｇ )。
MS (ESI) 287 and 289 [M+H]+  
δ  1 H C D C l 3  1.35 (6H, d), 3.01 (1H, septet), 3.82 (3H, s), 7.71 (1H, s).

(6) JP 2006-515373 A5 2007.3.1

を

ｃ ) ２ － ブ ロ モ － ５ － メ チ ル － ７ － (１ － メ チ ル エ チ ル )－ チ エ ノ [２ ,３ － ｄ ]ピ リ ダ ジ ン
－ ４ (５ Ｈ )－ オ ン
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