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【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（Ｉ）：
【化３１】

で表され、単離された立体異性体もしくはその混合物、または互変異性体もしくはその混
合物、あるいはその薬学的に受容可能な塩もしくはＮ－オキシドの形態である化合物であ
って、式（Ｉ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は、各々独立して、水素、アルキル、アリール、アラルキル、－
Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、および－Ｃ（＝ＮＲ６）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７から
なる群より選択され；
　Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリー
ルであり、該多環式ヘテロアリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニト
ロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じ
て置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換さ
れたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１

 ０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）
Ｏ Ｒ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ
）ｐ Ｒ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ
７、－ Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（ＮＲ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８

、－Ｒ９ －Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９

－Ｃ（Ｏ） Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）
Ｃ（Ｏ）Ｒ８ 、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）
、－Ｒ９－Ｓ（ Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐ

Ｒ８（ここでｐは ０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ
７（ここでｔは１も しくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基によ
り置換されているか；
　あるいはＲ２は、上記のような１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールで
 あり、そしてＲ３は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリ
ー ルおよび該ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、
ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニ
トロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応
じて 置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置
換され たシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応
じて置換 されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルキニル、 必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシ
クリルアルキ ル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置
換されたヘテロ シクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に
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応じて置換された ヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールア
ルケニル、必要に応 じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、
－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ） －Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－
Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１

２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ １２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）
ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ
１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－ Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－
Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｏ Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－
Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ １２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３

－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２

（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（
ここでｔは１もしくは２である）から なる群より選択される１つ以上の置換基により必
要に応じて置換されているか；
　あるいはＲ３は、上記のような１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールで
 あり、そしてＲ２は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリ
ー ルおよび該ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、
ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニ
トロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応
じて 置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置
換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキ
ニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル
アルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換された
ヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換
されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必
要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ
（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ
１４－ Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３

－Ｎ（Ｒ １２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１

３－Ｃ（Ｏ ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２

）Ｒ１３、－ Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１

２）Ｃ（Ｏ）Ｏ Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１

２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ １２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ
１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、
１もしくは２である ）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１も
しくは２である）から なる群より選択される１つ以上の置換基により必要に応じて置換
されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたア
リール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたアラルケニル、必
要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルケ
ニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテ
ロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換された
ヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキニル、必要に
応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必
要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロアリー
ルアルキニル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１０－Ｎ（
 Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２からなる
群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合している共通
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の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要に応じ
て置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、ハロア
ルケニル、ハロアルキニル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換された
アラルキル、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニ
ル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシ
クロアルキルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換さ
れたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要
に応じて置換されたヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール
、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリ
 ールアルケニル、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニルからなる群
より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレ
ン鎖、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルケニレン鎖および必要に応じて
置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキニレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は独立して、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖、必
 要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルケニレン鎖および必要に応じて置換さ
れた直鎖もしくは分枝鎖のアルキニレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１１は独立して、水素、アルキル、シアノ、ニトロおよび－ＯＲ８からなる群より
選択され；
　各Ｒ１２は独立して、水素、アルキル、ハロアルキル、必要に応じて置換されたシクロ
アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたア
リール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、
必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリー
ルおよび必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルからなる群より選択されるか、
または２つのＲ１２は、これらの両方が結合する共通の窒素と一緒になって、必要に応じ
て置換されたＮ－ヘテロシクリルもしくは必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールを
形成し；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキ
レン鎖および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルケニレン鎖からなる群よ
り選択され；そして
　各Ｒ１４は独立して、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖およ
び必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルケニレン鎖からなる群より選択され
る、化合物。
【請求項２】
式（Ｉａ）：
【化３２】

で表され、式（Ｉａ）において、
　Ｒ１、Ｒ２、Ｒ３、Ｒ４およびＲ５は、前記式（Ｉ）で定義したものと同一である、請
求項１記載の化合物。
【請求項３】
前記式（Ｉａ）において、
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　Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリー
ルであり、該多環式ヘテロアリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニト
ロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じ
て置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換さ
れたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１

 ０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）
Ｏ Ｒ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ
）ｐ Ｒ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ
７、－ Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（ＮＲ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８

、－Ｒ９ －Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９

－Ｃ（Ｏ） Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６

）Ｃ（Ｏ）Ｒ ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である
）、－Ｒ９－Ｓ （Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）

ｐＲ８（ここでｐ は０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）
Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基によ
り置換されている、請求項２に記載の化合物。
【請求項４】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は、各々水素であり；
　Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロ
ヘプタ［１，２－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シ
クロヘプタ［４，５］チエノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジ
ヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）
－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベ
ンゾ［６，７］シクロヘプタ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［２，３］オキセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロ
メノ［４，３－ｃ］ピリダジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，
１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌ
レン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロ
スピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル
、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－
イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジ
ン－２－イル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７
，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イル
および６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン
－２－イルからなる群より選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリ
ールであり、各々が必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアル
キル、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシク
ロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラル
キル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル
、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（
 Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（
Ｒ ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（
Ｏ） ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔ
は１も しくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２であ
る）、お よび－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）か
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らなる群よ り選択される１つ以上の置換基により置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

 ０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２

か らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合し
ている共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは
必要 に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、ハロアルキル、必要に応じて置換されたアリール
、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール
、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルからなる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され； 　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もし
くは分枝鎖のアルキレン鎖であり；そして
　各Ｒ１１は独立して、水素、アルキル、シアノ、ニトロおよび－ＯＲ８からなる群より
選択される、請求項３に記載の化合物。
【請求項５】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ２は、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、該多環式ヘテロ
アリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、
アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ
９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、
－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０

 －Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１
も しくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ
（Ｎ Ｒ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、
－Ｒ９ －Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、
－Ｒ９－ Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ
（Ｒ６）Ｓ （Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ
８（ここでｔ は１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１も
しくは２である ）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは
２である）からな る群より選択される１つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリールおよび該
ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアル
キル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応
じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換された
アラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシク
ロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必要に応じ
て置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に
応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルア
ルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリ
ールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じて置換さ
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れたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、
－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２

 ）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｏ
Ｒ １２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１

４－ Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ
１３－ Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ
１３－Ｎ （Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－
Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（
ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（こ
こでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基により必要に
応じて置換されている、請求項２に記載の化合物。
【請求項６】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は、各々水素であり；
　Ｒ２は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリダ
ジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イ
ル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ
］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ
－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，８
，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキ
ソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［
ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群より
選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要に
応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９

－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ
）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
 Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１も
しくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ
９ －Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）

ｔＮ （Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以
上の置 換基により置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
 ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換された
アラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテ
ロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換された
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ヘテロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ
１０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２

からなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合して
いる共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必
要に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、ハロアルキル、必要に応じて置換されたアリール
、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール
、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルからなる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項５に記載の化合物。
【請求項７】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ３は、ピリジニル、ピリミジニル、４，５－ジヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］アゼピン
－２（３Ｈ）－オン－８－イル、ベンゾ［ｄ］イミダゾリル、６，７，８，９－テトラヒ
ドロ－５Ｈ－ピリド［３，２－ｄ］アゼピン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ
－５Ｈ－ピリド［３，２－ｃ］アゼピン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロ－１
，６－ナフチリジン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロキノリン－３－イル、１
，２，３，４－テトラヒドロイソキノリン－７－イル、２，３，４，５－テトラヒドロベ
 ンゾ［ｂ］オキセピン－７－イル、３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］
ジオキセピン－７－イル、ベンゾ［ｄ］オキサゾール－５－イル、３，４－ジヒドロ－２
Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］オキサジン－７－イル、ベンゾ［ｂ］チオフェニル、チエノ
［３，２－ｄ］ピリミジニルおよび６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ
［ｂ］ピリジン－３－イルからなる群より選択されるヘテロアリールであり、各々が必要
に応じて、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、
ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール
、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル
、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシク
リルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテ
ロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、－Ｒ１３－Ｏ
Ｒ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ
１ ３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
Ｒ１ ３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ
１２） Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（
Ｒ１２） Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（
Ｒ１２）Ｓ （Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔ

ＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは
０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１
もしくは２で ある）からなる群より選択される１つ以上の置換基により置換されている
、請求項６に記載の化合物。
【請求項８】
前記式（Ｉａ）において、
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　Ｒ２は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリールおよび該
 ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロア
ルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換され
たアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換されたシクロ
アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシ
クロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必要に応
じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要
に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル
アルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロア
リールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じて置換
されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２

、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１

２ ）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）
ＯＲ １２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ
１４－ Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－
Ｒ１３－ Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－
Ｒ１３－Ｎ （Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３

－Ｓ（Ｏ）ｔ ＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１

２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２

（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基により必
要に応じて置換されており；
　Ｒ３は、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、該多環式ヘテロ
 アリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル
、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル
、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－
Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８

、 －Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ
１０ －Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０
、１も しくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０

－Ｃ（Ｎ Ｒ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ
７、－Ｒ９ －Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ
７、－Ｒ９－ Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９

－Ｎ（Ｒ６）Ｓ （Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔ

ＯＲ８（ここでｔ は１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、
１もしくは２である ）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もし
くは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基により置換されている、請求
項２に記載の化合物。
【請求項９】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は各々独立して、水素であり；
　Ｒ２は、アリールであり、該アリールは、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、
ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、
必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置
換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換された
シクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル
、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシ
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クリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じ
て置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－
 Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－
Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ
（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）
－ Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２

、－ Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２

、－Ｒ １３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ
１３－Ｓ （Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐ

Ｒ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２

）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基によ
り必要に応じて置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
 ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換された
アラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテ
ロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換された
ヘテロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ
１０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２

からなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合して
いる共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必
要に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、必要に
 応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置
換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じ
て置換されたヘテロアリール、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルか
らなる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１１は独立して、水素、アルキル、シアノ、ニトロおよび－ＯＲ８からなる群より
選択され；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項８に記載の化合物。
【請求項１０】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ２は、フェニルおよび６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［７］アヌレン
－２－イルからなる群より選択されるアリールであり、各々が必要に応じて、アルキル、
アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキ
ソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換さ
れたアラルキル、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラル
キニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキ
ルアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換され
たシクロアルキルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置
換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリ
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ール、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロ
アリールアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－Ｏ
Ｒ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ
 １３－Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３

－ Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２

、－ Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ
）Ｎ（ Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ
１３－Ｎ （Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここ
でｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２
である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および
－Ｒ１３－ Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群よ
り選択される １つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
 キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリ
ダジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５
Ｈ－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－
イル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，
３］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［
ｂ］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５
Ｈ－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ
－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，
８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオ
キソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ
［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ
－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群よ
り選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要
に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必
要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換
されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ
９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（
Ｏ ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２

、－ Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは
１もし くは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）
、－Ｒ９ －Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ
（Ｏ）ｔＮ （Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される
１つ以上の置 換基により置換されている、請求項９に記載の化合物。
【請求項１１】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は各々独立して、水素であり；
　Ｒ２は、ヘテロアリールであり、該ヘテロアリールは、アルキル、アルケニル、アルキ
ニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シア
ノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必
要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じ
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て置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルキニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシク
リルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて
置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル
、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－
ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）
－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－
Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－
ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）
Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、
－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）

ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１

２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基に
より必要に応じて置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２か
らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合してい
る共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要
に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換
されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて
置換されたヘテロアリール、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルから
なる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項８に記載の化合物。
【請求項１２】
前記式（Ｉａ）において、
　Ｒ２は、ピリジニル、ピリミジニル、４，５－ジヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］アゼピン
－２（３Ｈ）－オン－８－イル、ベンゾ［ｄ］イミダゾリル、６，７，８，９－テトラヒ
ドロ－５Ｈ－ピリド［３，２－ｄ］アゼピン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ
－５Ｈ－ピリド［３，２－ｃ］アゼピン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロ－１
，６－ナフチリジン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロキノリン－３－イル、１
，２，３，４－テトラヒドロイソキノリン－７－イル、２，３，４，５－テトラヒドロベ
ンゾ［ｂ］オキセピン－７－イル、３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］ジ
オキセピン－７－イル、ベンゾ［ｄ］オキサゾール－５－イル、３，４－ジヒドロ－２Ｈ
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－ベンゾ［ｂ］［１，４］オキサジン－７－イル、ベンゾ［ｂ］チオフェニル、および６
，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－３－イルからなる群
より選択されるヘテロアリールであり、各々が必要に応じて、アルキル、アルケニル、ア
ルキニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、
シアノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル
、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要
に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシク
リルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置
換されたヘテロアリールアルケニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１

２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ
（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ
１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ
１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（
Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－
Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ
（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１
つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリダ
ジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イ
ル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ
］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ
－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，８
，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキ
ソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［
ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群より
選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要に
応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９

－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ
）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９

－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ
（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置
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換基により置換されている、請求項１１に記載の化合物。
【請求項１３】
１－（６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリダジ
ン－３－イル）－Ｎ３－（７－（ピロリジン－１－イル）－６，７，８，９－テトラヒド
ロ－５Ｈ－ベンゾ［７］アヌレン－２－イル）－１Ｈ－１，２，４－トリアゾール－３，
５－ジアミンである、請求項２に記載の化合物。
【請求項１４】
（１－（６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリダ
ジン－３－イル）－Ｎ３－（７－（Ｓ）－（ピロリジン－１－イル）－６，７，８，９－
テトラヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［７］アヌレン－２－イル）－１Ｈ－１，２，４－トリアゾ
ール－３，５－ジアミンである、請求項１３に記載の化合物。
【請求項１５】
式（Ｉｂ）：
【化３３】

で表され、式（Ｉｂ）において、
Ｒ１、Ｒ２、Ｒ３、Ｒ４およびＲ５は、前記式（Ｉ）で定義したものと同一である、請求
項１記載の化合物。
【請求項１６】
前記式（Ｉｂ）において、
Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリール
であり、該多環式ヘテロアリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ
、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて
置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換され
たヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０

－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ
８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ）ｐＲ
８（ここでｐは０、１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ
９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（ＮＲ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－
Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８

、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（
Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは
０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１も
しくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置換基により置換されている、請
求項１５に記載の化合物。
【請求項１７】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は、各々水素であり；
　Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロ
ヘプタ［１，２－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シ
クロヘプタ［４，５］チエノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジ
ヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）
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－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベ
ンゾ［６，７］シクロヘプタ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［２，３］オキセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロ
メノ［４，３－ｃ］ピリダジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，
１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌ
レン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロ
スピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル
、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－
イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジ
ン－２－イル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７
，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イル
および６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン
－２－イルからなる群より選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリ
ールであり、各々が必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアル
キル、アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシク
ロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラル
キル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル
、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（
Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ
６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）

ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１も
しくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、お
よび－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群よ
り選択される１つ以上の置換基により置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２か
らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合してい
る共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要
に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、ハロアルキル、必要に応じて置換されたアリール
、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール
、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルからなる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項１６に記載の化合物。
【請求項１８】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ２は、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、該多環式ヘテロ
アリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、
アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
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キルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ
９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、
－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０

－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１も
しくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｎ
Ｒ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９

－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－
Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ
（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔ
は１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である
）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からな
る群より選択される１つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリールおよび該
ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアル
キル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応
じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換された
アラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシク
ロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必要に応じ
て置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に
応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルア
ルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリ
ールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、
－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ
）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３

－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２

）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１

２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは
２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１

３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ
）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以
上の置換基により必要に応じて置換されている、請求項１５に記載の化合物。
【請求項１９】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は、各々水素であり；
　Ｒ２は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリダ
ジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イ
ル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ
］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ
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－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，８
，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキ
ソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［
ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群より
選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要に
応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９

－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ
）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９

－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ
（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置
換基により置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２か
らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合してい
る共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要
に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、ハロアルキル、必要に応じて置換されたアリール
、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール
、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルからなる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項１８に記載の化合物。
【請求項２０】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ２は、アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され、該アリールおよび該
ヘテロアリールは、各々独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアル
キル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応
じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換された
アラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシク
ロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必要に応じ
て置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に
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応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルア
ルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリ
ールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、
－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ
）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３

－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２

）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１

２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは
２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１

３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ
）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以
上の置換基により必要に応じて置換されており；
　Ｒ３は、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、該多環式ヘテロ
アリールは、必要に応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、
アルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ
９－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｏ－Ｒ１０－ＯＲ８、
－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０

－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１も
しくは２である）、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｏ－Ｒ１０－Ｃ（Ｎ
Ｒ１１）Ｎ（Ｒ１１）Ｈ、－Ｒ９－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９

－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－
Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ
（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔ
は１もしくは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である
）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からな
る群より選択される１つ以上の置換基により置換されており；
請求項１５に記載の化合物。
【請求項２１】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は各々独立して、水素であり；
　Ｒ２は、アリールであり、該アリールは、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、
ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、
必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置
換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じて置換された
シクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキニル、必
要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル
、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシ
クリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル、必要に応じ
て置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－
Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３

－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、
－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－
Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１
もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）
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、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３

－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択され
る１つ以上の置換基により必要に応じて置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２か
らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合してい
る共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要
に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換
されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて
置換されたヘテロアリール、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルから
なる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項２０に記載の化合物。
【請求項２２】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ２は、フェニルおよび６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［７］アヌレン
－２－イルからなる群より選択されるアリールであり、各々が必要に応じて、アルキル、
アルケニル、アルキニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキ
ソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換さ
れたアラルキル、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラル
キニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキ
ルアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換され
たシクロアルキルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置
換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリ
ール、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロ
アリールアルケニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－Ｏ
Ｒ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ
１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ
１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２

）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２

）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）
Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（
ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もし
くは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２
である）からなる群より選択される１つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
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ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリダ
ジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イ
ル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ
］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ
－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，８
，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキ
ソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［
ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群より
選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要に
応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９

－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ
）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９

－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ
（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置
換基により置換されている、請求項２１に記載の化合物。
【請求項２３】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ１、Ｒ４およびＲ５は各々独立して、水素であり；
　Ｒ２は、ヘテロアリールであり、該ヘテロアリールは、アルキル、アルケニル、アルキ
ニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、シア
ノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必
要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたアラルキニル、必要に応じ
て置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に
応じて置換されたシクロアルキルアルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルキニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシク
リルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロシクリルアルキニル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて
置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルケニル
、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－
ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）

２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（
Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３

－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２

、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（
ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしく
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は２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、お
よび－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群
より選択される１つ以上の置換基により必要に応じて置換されており；
　各Ｒ６およびＲ７は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキ
ル、ヒドロキシアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたア
ラルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアル
キルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロ
シクリルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリールアルキル、－Ｒ１０－ＯＲ８、－Ｒ１０－ＣＮ、－Ｒ１０－ＮＯ２、－Ｒ１

０－Ｎ（Ｒ８）２、－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）ＯＲ８および－Ｒ１０－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ８）２か
らなる群より選択されるか、または任意のＲ６およびＲ７は、これらの両方が結合してい
る共通の窒素と一緒になって、必要に応じて置換されたＮ－ヘテロアリールもしくは必要
に応じて置換されたＮ－ヘテロシクリルを形成し；
　各Ｒ８は独立して、水素、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロアルキル、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換
されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルキル、必要に応じて
置換されたヘテロアリール、および必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルから
なる群より選択され；
　各Ｒ９は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のア
ルキレン鎖からなる群より選択され；
　各Ｒ１０は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖であり；
　各Ｒ１３は独立して、直接結合、および必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖の
アルキレン鎖からなる群より選択され；そして
　各Ｒ１４は、必要に応じて置換された直鎖もしくは分枝鎖のアルキレン鎖である、請求
項２０に記載の化合物。
【請求項２４】
前記式（Ｉｂ）において、
　Ｒ２は、ピリジニル、ピリミジニル、４，５－ジヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］アゼピン
－２（３Ｈ）－オン－８－イル、ベンゾ［ｄ］イミダゾリル、６，７，８，９－テトラヒ
ドロ－５Ｈ－ピリド［３，２－ｄ］アゼピン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ
－５Ｈ－ピリド［３，２－ｃ］アゼピン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロ－１
，６－ナフチリジン－３－イル、５，６，７，８－テトラヒドロキノリン－３－イル、１
，２，３，４－テトラヒドロイソキノリン－７－イル、２，３，４，５－テトラヒドロベ
ンゾ［ｂ］オキセピン－７－イル、３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ベンゾ［ｂ］［１，４］ジ
オキセピン－７－イル、ベンゾ［ｄ］オキサゾール－５－イル、３，４－ジヒドロ－２Ｈ
－ベンゾ［ｂ］［１，４］オキサジン－７－イル、ベンゾ［ｂ］チオフェニル、および６
，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－３－イルからなる群
より選択されるヘテロアリールであり、各々が必要に応じて、アルキル、アルケニル、ア
ルキニル、ハロ、ハロアルキル、ハロアルケニル、ハロアルキニル、オキソ、チオキソ、
シアノ、ニトロ、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル
、必要に応じて置換されたアラルケニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要
に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルア
ルケニル、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、必要に応じて置換されたヘテロシク
リルアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクリルアルケニル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、必要に応じて置
換されたヘテロアリールアルケニル、－Ｒ１３－ＯＲ１２、－Ｒ１３－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ１

２、－Ｒ１３－Ｏ－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ１３－Ｃ
（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）２、－Ｒ
１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ１２）－Ｒ１４－Ｎ（Ｒ１２）Ｒ１３、－Ｒ１３－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ
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１２）－Ｒ１４－ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－Ｒ１３－Ｎ（
Ｒ１２）Ｃ（Ｏ）Ｒ１２、－Ｒ１３－Ｎ（Ｒ１２）Ｓ（Ｏ）ｔＲ１２（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ１２（ここでｔは１もしくは２である）、－
Ｒ１３－Ｓ（Ｏ）ｐＲ１２（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ１３－Ｓ
（Ｏ）ｔＮ（Ｒ１２）２（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１
つ以上の置換基により置換されており；
　Ｒ３は、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｃ］ピリ
ダジン－３－イル、６，７，８，９－テトラヒドロ－５Ｈ－シクロヘプタ［４，５］チエ
ノ［２，３－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シ
クロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－４－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２
，３］アゼピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、（Ｚ）－ジベンゾ［ｂ，ｆ］［１
，４］チアゼピン－１１－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプ
タ［４，５－ｃ］ピリダジン－２－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ－ベンゾ［２，３］オ
キセピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、スピロ［クロメノ［４，３－ｃ］ピリダ
ジン－５，１’－シクロペンタン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ
－スピロ［シクロオクタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イ
ル、５，６，８，９－テトラヒドロスピロ［ベンゾ［７］アヌレン－７，２’－［１，３
］ジオキソラン］－３－イル、５，７，８，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ
］ピリジン－６，２’－［１，３］ジオキソラン］－３－イル、６，７－ジヒドロ－５Ｈ
－ベンゾ［２，３］チエピノ［４，５－ｃ］ピリダジン－３－イル、６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｄ］ピリミジン－２－イル、５，６，８
，９－テトラヒドロスピロ［シクロヘプタ［ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキ
ソラン］－３－イル、６，８，９，１０－テトラヒドロ－５Ｈ－スピロ［シクロオクタ［
ｂ］ピリジン－７，２’－［１，３］ジオキサン］－３－イルおよび６，７－ジヒドロ－
５Ｈ－ベンゾ［６，７］シクロヘプタ［１，２－ｂ］ピリジン－２－イルからなる群より
選択される、１４個より多くの環原子を含む多環式ヘテロアリールであり、各々が必要に
応じて、オキソ、チオキソ、シアノ、ニトロ、ハロ、ハロアルキル、アルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要
に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたアラルキル、必要に応じて置換さ
れたヘテロアリール、必要に応じて置換されたヘテロシクリル、－Ｒ９－ＯＲ８、－Ｒ９

－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ
）ＯＲ８、－Ｒ９－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ６）Ｒ７、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、－
Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｃ（Ｏ）Ｒ８、－Ｒ９－Ｎ（Ｒ６）Ｓ（Ｏ）ｔＲ８（ここでｔは１もし
くは２である）、－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＯＲ８（ここでｔは１もしくは２である）、－Ｒ９

－Ｓ（Ｏ）ｐＲ８（ここでｐは０、１もしくは２である）、および－Ｒ９－Ｓ（Ｏ）ｔＮ
（Ｒ６）Ｒ７（ここでｔは１もしくは２である）からなる群より選択される１つ以上の置
換基により置換されている、請求項２３に記載の化合物。
【請求項２５】
薬学的に受容可能な賦形剤および請求項１から２４のいずれか一項に記載の化合物を、単
離された立体異性体もしくはその混合物として、または互変異性体もしくはその混合物と
して、あるいはその薬学的に受容可能な塩もしくはＮ－オキシドとして含有する、薬学的
組成物。
【請求項２６】
哺乳動物において、Ａｘｌ活性に関連する疾患または状態を処置する方法であって、該方
法は、該哺乳動物に、治療有効量の請求項１から２４のいずれか一項に記載の化合物を、
単離された立体異性体もしくはその混合物として、または互変異性体もしくはその混合物
として、あるいはその薬学的に受容可能な塩もしくはＮ－オキシドとして、投与する工程
を包含する、方法。
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