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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

以 下 の 構 造 式 ：

式 中 、 フ ェ ニ ル 環 Ａ は 置 換 さ れ て い る か 、 ま た は 置 換 さ れ て い な い ；
Ｘ は -CZ'' 2 -、 -CHZ''-、 -CO-ま た は -SO 2 -で あ り ；
Ｒ は 、 任 意 に １ つ 以 上 の ア ミ ン 、 ア ン モ ニ ウ ム 、 エ ー テ ル 、 チ オ エ ー テ ル ま た は フ ェ ニ レ
ン 結 合 基 を 含 む 置 換 ま た は 非 置 換 の C4～ C30直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り ；
Ｙ は 、 Ｒ の 末 端 位 に 共 有 結 合 し た -H、 ア ミ ン 、 -[NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CF 3 、 チ
オ ー ル 、 ア ン モ ニ ウ ム 、 -OH、 -COOH、 -SO 3 H、 -OSO 3 Hま た は ホ ス ホ ニ ウ ム 基 で あ り 、 た だ
し 、 Ｙ が -Hで あ り 、 Ｒ が 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ る 場 合 、 Ｒ は ４ ～ 30炭 素 原 子 を 有 し 、
-[NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 の 各 -NHが 任 意 に N-ア ル キ ル 化 ま た は N,N-ジ ア ル キ ル 化 さ れ て お り 、 -[
NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 の -NH 2 が 任 意 に N-ア ル キ ル 化 、 N,N-ジ ア ル キ ル 化 ま た は N,N,N-ト リ ア ル
キ ル 化 さ れ て お り ；
Z''は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
ｑ は ２ ～ 10の 整 数 で あ り ；



。
【 請 求 項 ２ 】
　

。
【 請 求 項 ３ 】
　

。
【 請 求 項 ４ 】
　

。
【 請 求 項 ５ 】
　

。
【 請 求 項 ６ 】
　

。
【 請 求 項 ７ 】
　

。
【 請 求 項 ８ 】
　

。
【 請 求 項 ９ 】
　

。
【 請 求 項 １ ０ 】
　

。
【 請 求 項 １ １ 】
　
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

。
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ｒ は １ ～ ５ の 整 数 で あ る 、
に よ り 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 塩

Ｒ が 置 換 ま た は 非 置 換 の Ｃ 6～ Ｃ 30直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合
物

Ｘ が -CO-で あ り 、 Ｒ が 、 １ つ 以 上 の ア ミ ン ま た は ア ン モ ニ ウ ム 結 合 基 を 含 む 置 換 も し く
は 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り 、 Ｙ が -H、 ア ミ ン ま た は ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ る 請
求 項 １ ま た は ２ 記 載 の 化 合 物

Ｒ が 、 １ つ の ア ン モ ニ ウ ム 結 合 基 を 含 む 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り ； Ｙ が -H
で あ り ； フ ェ ニ ル 環 Ａ が １ つ 以 上 の 基 R 2 で 置 換 さ れ て お り 、 各 R 2 が 、 電 子 吸 引 基 で あ り 、
独 立 し て 選 ば れ る 請 求 項 １ ま た は ２ 記 載 の 化 合 物

Ｘ が -CO-で あ り 、 Ｒ が 、 任 意 に １ つ 以 上 の エ ー テ ル 、 チ オ エ ー テ ル 、 フ ェ ニ レ ン 、 ア ミ
ン 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム 結 合 基 を 含 む 置 換 ま た は 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り 、
Ｙ は Ｒ の 末 端 位 に 共 有 結 合 し た ア ミ ン ま た は ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ る 請 求 １ ま た は ２ 記 載 の
化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 塩

Ｒ が 、 -CH 2 -O[-(CH 2 ) p O] m -(CH 2 ) p -ま た は -CH 2 -S[-(CH 2 ) p O] m -(CH 2 ) p -で あ り 、 ｐ が ２ ま
た は ３ で あ り 、 ｍ が １ ～ ８ の 整 数 で あ る 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物

Ｒ が 、 任 意 に １ つ 以 上 の エ ー テ ル ま た は チ オ エ ー テ ル 結 合 基 を 含 む 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル
基 で あ る 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物

フ ェ ニ ル 環 Ａ が １ つ 以 上 の 基 R 2 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、 各 R 2 が 、 電 子 吸 引 基 で あ り 、
独 立 し て 選 ば れ る 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物

Ｒ が 、 任 意 に １ つ の エ ー テ ル ま た は １ つ の チ オ エ ー テ ル 結 合 基 を 含 む 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド
ロ カ ル ビ ル 基 で あ り 、 Ｙ が ト リ ア ル キ ル ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ る 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物

フ ェ ニ ル 環 Ａ が 、 １ つ ま た は ２ つ の 基 R 2 で 置 換 さ れ て お り 、 各 R 2 が -Fで あ る 請 求 項 ８ 記
載 の 化 合 物

以 下 の 構 造 式 ：

式 中 、 Ｙ は ト リ ア ル キ ル ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ り ； ｎ は ６ ～ 30の 整 数 で あ り ； フ ェ ニ ル 環 Ａ
は 、 １ つ ま た は ２ つ の 基 R 2 で 置 換 さ れ て お り 、 各 R 2 は 、 電 子 吸 引 基 で あ り 、 独 立 し て 選 ば
れ る 、
か ら 選 ば れ る 構 造 式 に よ り 表 さ れ る 請 求 項 １ ま た は ２ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に
許 容 さ れ う る 塩



【 請 求 項 １ ２ 】
　

。
【 請 求 項 １ ３ 】
　
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

。
【 請 求 項 １ ４ 】
　
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

、
。

【 請 求 項 １ ５ 】
　

。
【 請 求 項 １ ６ 】
　

。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　

。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　

。
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Ｙ が ト リ メ チ ル ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ り 、 フ ェ ニ ル 環 Ａ が ２ つ ま で の フ ッ 素 基 で 置 換 さ れ
て い る 請 求 項 １ １ 記 載 の 化 合 物

以 下 の 構 造 式 ：

式 中 、 R 3 は -Hま た は -Fで あ る 、
に よ り 表 さ れ る 請 求 項 １ ２ 記 載 の 化 合 物

以 下 の 構 造 式 ：

式 中 、 R 3 は -Hま た は -Fで あ り ； ｎ は ６ ～ 15の 整 数 で あ り ； Ｙ は ト リ メ チ ル ア ン モ ニ ウ ム 基
で あ る
に よ り 表 さ れ る 請 求 項 １ １ 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 塩

薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 担 体 ま た は 希 釈 剤 お よ び 請 求 項 １ ～ １ ４ い ず れ か 記 載 の 化 合 物 を
含 有 し て な る 医 薬 組 成 物

薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 塩 が 、 塩 化 物 、 臭 化 物 、 酢 酸 塩 、 ギ 酸 塩 、 ク エ ン 酸 塩 、 ア ス コ ル
ビ ン 酸 塩 、 硫 酸 塩 ま た は リ ン 酸 塩 で あ る 請 求 項 ２ ５ 記 載 の 医 薬 組 成 物

薬 学 的 に 許 容 さ れ う る 塩 が 塩 化 物 で あ る 請 求 項 ２ ７ 記 載 の 医 薬 組 成 物

被 験 体 の 胃 腸 管 に お い て 脂 肪 の 取 り 込 み を 阻 害 す る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ ～ １ ４
い ず れ か 記 載 の 化 合 物 の 使 用

被 験 体 が 肥 満 症 に つ い て 治 療 さ れ る 請 求 項 １ ８ 記 載 の 使 用

被 験 体 が II型 糖 尿 病 、 グ ル コ ー ス 寛 容 減 損 、 高 血 圧 症 、 環 状 動 脈 血 栓 症 、 心 臓 発 作 、 脂
質 症 候 群 、 高 血 糖 症 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 高 脂 血 症 、 睡 眠 時 無 呼 吸 、 裂 孔 ヘ ル ニ ア 、
逆 流 性 食 道 炎 、 変 形 性 関 節 炎 、 通 風 、 体 重 増 加 に 関 連 す る 癌 、 胆 石 、 腎 臓 結 石 、 肺 高 血 圧
症 、 不 妊 ま た は 心 臓 血 管 疾 患 に つ い て 治 療 さ れ る 請 求 項 １ ８ 記 載 の 使 用



【 請 求 項 ２ １ 】
　

　
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　

。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　

。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　
。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　

。
【 請 求 項 ３ ０ 】
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肥 満 症 に つ い て 被 験 体 を 治 療 す る か 、 ま た は 被 験 体 の 脂 肪 の 取 り 込 み を 阻 害 す る た め の
医 薬 の 製 造 に お け る 、

以 下 の 構 造 式 ：

式 中 、 Ｚ お よ び Z'は 、 独 立 し て 、 -O-、 -NH-ま た は -S-で あ り ；
Arは 、 置 換 ま た は 非 置 換 の ア リ ー ル 基 で あ り ；
Ｘ は 電 子 吸 引 基 で あ り ；
Ｒ は 、 任 意 に １ つ 以 上 の ア ミ ン 、 ア ン モ ニ ウ ム 、 エ ー テ ル 、 チ オ エ ー テ ル ま た は フ ェ ニ レ
ン 結 合 基 を 含 む 置 換 ま た は 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り ；
Ｙ は 、 Ｒ の 末 端 位 に 共 有 結 合 し た -H、 ア ミ ン 、 -[NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CF 3 、 チ
オ ー ル 、 ア ン モ ニ ウ ム 、 -OH、 -COOH、 -SO 3 H、 -OSO 3 Hま た は ホ ス ホ ニ ウ ム 基 で あ り 、 た だ
し 、 Ｙ が -Hで あ り 、 Ｒ が 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ る 場 合 、 Ｒ は 1～ 30炭 素 原 子 を 有 し 、
た だ し 、 -[NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 の 各 -NHは 任 意 に N-ア ル キ ル 化 ま た は N,N-ジ ア ル キ ル 化 さ れ て
お り 、 -[NH-(CH 2 ) q ] r -NH 2 の -NH 2 は 任 意 に N-ア ル キ ル 化 、 N,N-ジ ア ル キ ル 化 ま た は N,N,N-
ト リ ア ル キ ル 化 さ れ て い る ；
ｑ は ２ ～ 10の 整 数 で あ り ；
ｒ は １ ～ ５ の 整 数 で あ り ；
R 1 お よ び R 1 'は 、 独 立 し て 、 -H、 脂 肪 族 基 、 置 換 脂 肪 族 基 、 ア リ ー ル 基 ま た は 置 換 ア リ ー
ル 基 、 ま た は 一 緒 に な っ て 、 任 意 に ア ミ ン 結 合 基 [-N + (R 1 a )-]を 含 む C2～ C5の 置 換 ま た は
非 置 換 の ア ル キ レ ン 基 で あ り ；
R 1 a は 、 -H、 ア ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は 置 換 フ ェ ニ ル で あ る 、
に よ り 表 さ れ る 化 合 物 の 使 用

Ｙ が -Hで あ り 、 Ｒ が C4～ C30直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ る 請 求 項 ２ １ の 使 用

Ｒ が C6～ C30直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ る 請 求 項 ２ ２ 記 載 の 使 用

Ｚ お よ び Z'が 両 方 と も -O-で あ る 請 求 項 ２ ２ ま た は ２ ３ の 使 用

Arが 置 換 ま た は 非 置 換 の フ ェ ニ ル 基 で あ る 請 求 項 ２ ４ の 使 用

R 1 お よ び R 1 'が 両 方 と も -Hで あ る 請 求 項 ２ ５ の 使 用

Ｘ が 、 -CZ'' 2 -、 -CHZ''-、 -COO-、 -CONR
1 b -、 -CO-、 -S(O)-、 -S(O) 2 O-ま た は -SO 2 -で あ

り ； R 1 b が -H、 ア ル キ ル ま た は 置 換 ア ル キ ル で あ り ； Z''が ハ ロ ゲ ン で あ り 、 -X-R-Yが -B(O
H) 2 に 対 し て パ ラ で あ る 請 求 項 ２ ６ の 使 用

Ｘ が 、 -CZ'' 2 -、 -CHZ''-、 -COO-、 -CONR
1 b -、 -CO-ま た は -SO 2 -で あ る 請 求 項 ２ ７ の 使 用

Ｘ が -CO-で あ り 、 Ｒ が 、 １ つ 以 上 の ア ミ ン ま た は ア ン モ ニ ウ ム 結 合 基 を 含 む 置 換 ま た は
非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り 、 Ｙ が -H、 ア ミ ン ま た は ア ン モ ニ ウ ム 基 で あ る 請 求
項 ２ ７ の 使 用



　

。
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Ｒ が １ つ の ア ン モ ニ ウ ム 結 合 基 を 含 む 非 置 換 の 直 鎖 ヒ ド ロ カ ル ビ ル 基 で あ り ； Ｙ が -Hで
あ り ； フ ェ ニ ル 環 Ａ が １ つ 以 上 の 基 R 2 で 置 換 さ れ て お り 、 各 R 2 は 電 子 吸 引 基 で あ り 、 独 立
し て 選 ば れ る 請 求 項 ２ ９ の 使 用
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