
JP 2006-503906 A5 2006.10.5

【 公 報 種 別 】 特 許 法 第 １ ７ 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 】 平 成 18年 10月 5日 (2006.10.5)
　
【 公 表 番 号 】 特 表 2006-503906(P2006-503906A)
【 公 表 日 】 平 成 18年 2月 2日 (2006.2.2)
【 年 通 号 数 】 公 開 ・ 登 録 公 報 2006-005
【 出 願 番 号 】 特 願 2005-501216(P2005-501216)
【 国 際 特 許 分 類 】
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01) 239/56     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ Ｋ   31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)  31/505    (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ Ｋ   45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)   1/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)   3/10     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)   5/14     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)   7/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)   9/10     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)  11/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)  11/02     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)  11/06     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)  13/12     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)  15/08     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)  17/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)  17/02     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)  17/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)  17/06     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)  17/14     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)  19/02     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)  19/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)  19/10     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)  21/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)  25/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)  25/06     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)  25/08     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)  25/14     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)  25/28     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)  27/02     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)  29/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)  31/04     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)  35/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)  37/06     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)  37/08     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01) 239/60     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01) 401/04     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01) 401/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01) 403/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01) 413/12     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01) 413/14     (2006.01)
                        Ｃ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ ＤＣ ０ ７ Ｄ  417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01) 417/12     (2006.01)



【 Ｆ Ｉ 】
   Ｃ ０ ７ Ｄ  239/56    Ｃ Ｓ Ｐ
   Ａ ６ １ Ｋ   31/505         
   Ａ ６ １ Ｋ   45/00          
   Ａ ６ １ Ｐ    1/04          
   Ａ ６ １ Ｐ    3/10          
   Ａ ６ １ Ｐ    5/14          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/04          
   Ａ ６ １ Ｐ    9/10          
   Ａ ６ １ Ｐ    9/10    １ ０ １
   Ａ ６ １ Ｐ   11/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   11/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   11/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   13/12          
   Ａ ６ １ Ｐ   15/08          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   17/14          
   Ａ ６ １ Ｐ   19/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   19/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   19/10          
   Ａ ６ １ Ｐ   21/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/08          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/14          
   Ａ ６ １ Ｐ   25/28          
   Ａ ６ １ Ｐ   27/02          
   Ａ ６ １ Ｐ   29/00    １ ０ １
   Ａ ６ １ Ｐ   31/04          
   Ａ ６ １ Ｐ   35/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   37/06          
   Ａ ６ １ Ｐ   37/08          
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00    １ １ １
   Ｃ ０ ７ Ｄ  239/60          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  401/04          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  401/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  403/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  413/12          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  413/14          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  417/12          
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 8月 18日 (2006.8.18)
【 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

(2) JP 2006-503906 A5 2006.10.5



【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 (１ )：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ は Ｃ ３ － ７ カ ル ボ シ ク リ ル 、 Ｃ １ － ８ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － ６ ア ル ケ ニ ル お よ び
Ｃ ２ － ６ ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り ； こ こ で 、 こ の 基 は フ ル オ ロ 、 ニ ト リ ル 、 －
Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １

０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ 、 フ ェ ニ ル ま た は ヘ テ ロ
ア リ ー ル か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ 換 さ れ て お り 、 こ こ
で 、 フ ェ ニ ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、
－ Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 －
Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か
ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ；
　 Ｒ ２ は 、
　 (ａ )フ ル オ ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８

Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ ；
　 (ｂ )所 望 に よ り Ｏ 、 Ｓ 、 － Ｎ Ｒ ８ か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 原 子 を 含 む ３ ～ ８
員 環 (こ れ に よ り 、 こ の 環 は Ｃ １ － ３ ア ル キ ル ま た は フ ル オ ロ に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ
れ て い る )； ま た は
　 (ｃ )フ ェ ニ ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル (各 々 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ
５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ
９ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個
の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )；
か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る Ｃ ３

－ ７ カ ル ボ シ ク リ ル で あ る か 、
　 ま た は 、 Ｒ ２ は ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ア ミ ノ 、
ジ (Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 Ｎ － (Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )－ Ｎ － (フ ェ ニ ル )ア ミ ノ 、 Ｎ － Ｃ

１ － ６ ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ ,Ｎ － (Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )２ カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ － (Ｃ １ －

６ ア ル キ ル )－ Ｎ － (フ ェ ニ ル )カ ル バ モ イ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － Ｎ
Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ お よ び － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ か ら 独 立
に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ － ８ ア ル キ ル 、 Ｃ ２

－ ６ ア ル ケ ニ ル ま た は Ｃ ２ － ６ ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り ；
　 Ｒ ３ は 水 素 ま た は Ｒ ２ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 水 素 、 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り 、 こ の 基
は 、 ハ ロ 、 フ ェ ニ ル 、 － Ｏ Ｒ １ １ お よ び － Ｎ Ｒ １ ２ Ｒ １ ３ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ま た は
２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ；
　 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 独 立 に 水 素 、 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る
基 で あ り 、 こ の 基 は 、 ハ ロ 、 フ ェ ニ ル 、 － Ｏ Ｒ １ ４ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ １ ５

Ｒ １ ６ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｃ Ｏ Ｒ １ ６ 、 － Ｓ Ｏ Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ お よ び － Ｎ Ｒ １ ５ Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ６ か
ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る か 、
　 ま た は Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に 、 所 望 に よ り 酸 素 お よ
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び 窒 素 原 子 か ら 選 択 さ れ る さ ら な る ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ４ ～ ７ 員 の 飽 和 複 素 環 式 環 系 を 形 成
し 、 こ の 環 系 は フ ェ ニ ル 、 － Ｏ Ｒ １ ４ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ １ ４ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ
１ ５ Ｒ １ ６ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｃ Ｏ Ｒ １ ６ 、 － Ｓ Ｏ Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ 、 Ｎ Ｒ １ ５ Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ６ ま た
は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル (ハ ロ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ お よ び － Ｏ Ｒ １ ７ 基 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る
１ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ；
　 Ｒ １ ０ は 水 素 、 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル も し く は フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り 、 こ
の 基 は 、 ハ ロ 、 フ ェ ニ ル 、 － Ｏ Ｒ １ ７ お よ び － Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、
２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て お り ； か つ 、
　 Ｒ ７ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ １ 、 Ｒ １ ２ 、 Ｒ １ ３ 、 Ｒ １ ４ 、 Ｒ １ ５ 、 Ｒ １ ６ 、 Ｒ １ ７ は 各 々
独 立 に 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り ；
　 Ｘ は 水 素 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ (ハ ロ 、 － Ｏ Ｒ １

１ お よ び － Ｎ Ｒ １ ２ Ｒ １ ３ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い る )、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 チ
オ 、 チ オ シ ア ノ 、 チ オ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル (ハ ロ 、 － Ｏ Ｒ １ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ １ ５

Ｒ １ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い る )、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 あ る い は
Ｃ ３ － ７ カ ル ボ シ ク リ ル 、 Ｃ １ － ８ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － ６ ア ル ケ ニ ル ま た は Ｃ ２ － ６ ア ル キ
ニ ル か ら 選 択 さ れ る 基 (こ こ で 、 こ の 基 は ハ ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５

Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５

Ｒ ６ 、 お よ び － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ
て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )； あ る い は － フ ェ ニ ル 、 － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 － チ オ フ ェ ニ
ル 、 － チ オ ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ア ミ ノ ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び チ オ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 (こ れ ら は 全 て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ
５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ
５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り
置 換 さ れ て い る )で あ る ]
の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル
。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ １ が フ ェ ニ ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル (こ こ で 、 フ ェ ニ ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は ハ ロ
、 シ ア ノ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か ら 独 立
に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )か ら 独 立 に
選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ 換 さ れ て い る Ｃ １ － ８ ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivoで
加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ ２ が ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ (Ｃ １

－ ６ ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 Ｎ － (Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )－ Ｎ － (フ ェ ニ ル )ア ミ ノ 、 Ｎ － Ｃ １ － ６

ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ ,Ｎ － ジ (Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ － (Ｃ １ － ６ ア ル
キ ル )－ Ｎ － (フ ェ ニ ル )カ ル バ モ イ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － Ｎ Ｒ Ｃ
Ｏ Ｒ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ お よ び － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ か ら 独 立 に 選 択
さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る Ｃ １ － ８ ア ル キ ル で あ り 、 か つ 、
Ｒ ３ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物
も し く は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ お よ び Ｒ １ ０ が 独 立 に 水 素 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は フ
ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し
く は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
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【 請 求 項 ５ 】
　 Ｘ が 水 素 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 チ オ 、 チ オ シ ア ノ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６

、 チ オ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル (ハ ロ 、 － Ｏ Ｒ １ ７ 、 － Ｎ Ｒ １ ５ Ｒ １ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ か ら
選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２

Ｒ １ ０ 、 Ｃ １ － ８ ア ル キ ル (ハ ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ
Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ お よ び －
Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置
換 さ れ て い る )、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 チ オ ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は チ オ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ヘ テ
ロ ア リ ー ル (こ れ ら は 全 て 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ
Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｃ Ｏ Ｒ ９ 、 － Ｓ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ０ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ
Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か ら 独 立 に
選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る )で あ る 、 請 求
項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivoで 加 水
分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ が フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 メ ト キ シ 、 メ チ ル お よ び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か ら 独
立 に 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ っ て 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル で あ る
、 請 求 項 ２ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivo
で 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ ２ が ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 お よ び ジ
(Ｃ １ － ６ ア ル キ ル )ア ミ ノ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る Ｃ １ － ４ ア ル キ ル で あ り 、 か つ 、 Ｒ ３ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 、
ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｘ が 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 チ オ シ ア ノ 、 － Ｎ Ｒ ８ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ９ (こ こ で 、 Ｒ
８ は 水 素 で あ り 、 か つ 、 Ｒ ９ は メ チ ル で あ る )、 － チ オ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 － チ オ ト リ ア ゾ リ
ル 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｍ ｅ ２ ま た は シ ア ノ で あ る 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た
は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ９ 】
　 ２ － (ベ ン ジ ル チ オ )－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ －
４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － (ベ ン ジ ル チ オ )－ ５ － ク ロ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ
ル ]ア ミ ノ ｝ － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [(３ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ
ル ]ア ミ ノ ｝ － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ５ － ク ロ ロ － ２ － [(３ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １
－ メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [(３ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ
－ １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル  チ オ シ ア ネ ー ト ；
　 Ｎ － (２ － [(３ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ
キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル )メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 ２ － [(３ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ５ － フ ル オ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － ｛ [(１ Ｓ )－ ２ － ヒ ド
ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 ５ － ク ロ ロ － ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ －
ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ヨ ー ド － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
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　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ニ ト ロ － ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [[(３ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ
ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － (１ ,３ ,４ － チ ア ジ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ )－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー
ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － (１ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ )－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ
ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ５ － [[２ － (ジ メ チ ル ア ミ ノ )　 エ
チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ
ノ ー ル ；
　 １ － [２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － [[(１
Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル )－ ４ (１ Ｈ )－ ピ リ
ジ ン チ オ ン ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － (４ － ピ リ ジ ニ ル チ オ )－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － (１ Ｈ － １ ,２ ,４ － ト リ ア ゾ ー ル － ３ － イ ル チ オ )－ ４ －
ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － [(４ － メ チ ル － ４ Ｈ － １ ,２ ,４ － ト リ ア ゾ ー ル － ３ － イ
ル )チ オ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ５ － [(５ － ア ミ ノ － ４ Ｈ － １ ,２ ,４ － ト リ ア ゾ ー ル － ３ － イ ル )チ オ ]－ ２ － [[(２ ,３ －
ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]
ア ミ ノ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － [[５ － (４ － ピ リ ジ ニ ル )－ １ ,３ ,４ － オ キ サ ジ ア ゾ ー ル
－ ２ － イ ル ]チ オ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 エ チ ル  [[２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － [[
(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル ]チ オ ]－ Ａ ｃ Ｏ
Ｈ ；
　 ２ － [[２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － [[(１
Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル ]チ オ ]－ Ｎ － メ チ
ル － ア セ ト ア ミ ド ；
　 ２ － [[２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － [[(１
Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル ]チ オ ]－ Ｎ － [２ －
(ジ メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド ；
　 １ － [[[２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ６ － [[(
１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － ピ リ ミ ジ ニ ル ]チ オ ]ア セ チ ル ]
－ ピ ペ ラ ジ ン ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － [(４ － メ チ ル － ２ － オ キ サ ゾ リ ル )チ オ ]－ ４ － ピ リ ミ ジ
ノ ー ル ；
　 ２ － [[(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]チ オ ]－ ６ － [[(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ －
１ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ]－ ５ － [(１ ,２ ,４ － オ キ サ ジ ア ゾ ー ル － ３ － イ ル メ チ ル )チ オ ]
－ ４ － ピ リ ミ ジ ノ ー ル ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ４ － ｛ [(１ Ｒ )－ １ ,２ － ジ ヒ ド ロ キ シ エ チ
ル ]ア ミ ノ ｝ － ６ － ヒ ド ロ キ シ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ キ サ ミ ド ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ
ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ５ － (５ － メ チ ル － １ ,２ ,４ － オ キ サ ジ ア ゾ ー ル － ３ － イ ル )ピ リ ミ
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ジ ン － ４ － オ ー ル ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ
ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ５ － (１ ,３ － オ キ サ ゾ ー ル － ５ － イ ル )ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ４ － ｛ [(１ Ｒ )－ １ ,２ － ジ ヒ ド ロ キ シ エ チ
ル ]ア ミ ノ ｝ － ６ － ヒ ド ロ キ シ － Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ キ サ ミ ド ；
　 ２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ５ － フ ル オ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ
キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル ；
　 ２ － [(３ ,４ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ５ － フ ル オ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ
キ シ － １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル ；
　 ２ － [(３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ５ － フ ル オ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ
－ １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル ； ま た は
　 ２ － [(４ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ５ － フ ル オ ロ － ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ
－ １ － メ チ ル エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル ；
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 、 お よ び そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 ま た は in v
ivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 医 薬 と し て 用 い ら れ る 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ
れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 喘 息 、 ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 、 Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 骨 関 節 炎 、 骨 粗 鬆 症 、 慢 性 関 節 リ
ウ マ チ 、 ま た は 乾 癬 の 処 置 の た め の 医 薬 と し て 用 い ら れ る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項
に 記 載 の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な
エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 癌 の 処 置 の た め の 医 薬 と し て 用 い ら れ る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物
、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ の 処 置 の た め の 医 薬 と し て 用 い ら れ る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の
化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル
。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 ケ モ カ イ ン レ セ プ タ ー 活 性 の 調 節 が 有 益 で あ る ヒ ト の 疾 患 ま た は 症 状 の 処 置 の た め の 医
薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る
塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 喘 息 、 ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 、 Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 骨 関 節 炎 、 骨 粗 鬆 症 、 慢 性 関 節 リ
ウ マ チ 、 ま た は 乾 癬 の 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に
記 載 の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ
ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 癌 の 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、
そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 、 ま
た は in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル と 医 薬 上 許 容 さ れ る 希 釈 剤 ま た は 担 体 と を 含 む 、
医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 上 記 で 定 義 さ れ た 式 (１ )の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
(ａ ) 式 (２ )：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (１ )で 定 義 さ れ た 通 り ]
の 化 合 物 を 好 適 な 求 電 子 試 薬 で 処 理 し 、 そ の 後 所 望 に よ り (i)、 (ii)、 (iii)、 (iv)ま た は
(v)：
i) 保 護 基 を 除 去 す る こ と ；
ii) 式 (１ )の 化 合 物 を 式 (１ )の さ ら な る 化 合 物 に 変 換 す る こ と ；
iii) 塩 を 形 成 す る こ と ；
iv) プ ロ ド ラ ッ グ を 形 成 す る こ と ；
v) in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル を 形 成 す る こ と ；
を 任 意 の 順 序 で 行 う こ と ； あ る い は
(ｂ ) Ｘ が １ ,３ － オ キ サ ゾ ー ル － ５ － イ ル で あ る 場 合 に は 、 式 (４ )：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (１ )で 定 義 さ れ た 通 り で あ り 、 Ｘ は － Ｃ Ｈ Ｏ で あ り 、
Ｙ は 保 護 さ れ た ヒ ド ロ キ シ で あ る ]
の 化 合 物 を 還 流 し て い る メ タ ノ ー ル 中 、 イ ソ シ ア ン 化 ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ニ ル メ チ ル お よ
び 水 酸 化 カ リ ウ ム で 処 理 し 、 そ の 後 所 望 に よ り (i)、 (ii)、 (iii)、 (iv)ま た は (v)：
i) 保 護 基 を 除 去 す る こ と ；
ii) 式 (１ )の 化 合 物 を 式 (１ )の さ ら な る 化 合 物 に 変 換 す る こ と ；
iii) 塩 を 形 成 す る こ と ；
iv) プ ロ ド ラ ッ グ を 形 成 す る こ と ；
v) in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル を 形 成 す る こ と ；
を 任 意 の 順 序 で 行 う こ と ； あ る い は
(ｃ ) Ｘ が Ｃ Ｎ で あ る 場 合 に は 、 式 (４ )：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (１ )で 定 義 さ れ た 通 り で あ り 、 Ｘ は Ｃ Ｎ で あ り 、 Ｙ は
ハ ロ ゲ ン で あ る ]
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の 化 合 物 を 還 流 し て い る 水 性 ト ル エ ン 中 、 カ リ ウ ム  ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ ド で 処 理 し 、 そ
の 後 所 望 に よ り (i)、 (ii)、 (iii)、 (iv)ま た は (v)：
i) 保 護 基 を 除 去 す る こ と ；
ii) 式 (１ )の 化 合 物 を 式 (１ )の さ ら な る 化 合 物 に 変 換 す る こ と ；
iii) 塩 を 形 成 す る こ と ；
iv) プ ロ ド ラ ッ グ を 形 成 す る こ と ；
v) in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル を 形 成 す る こ と ；
を 任 意 の 順 序 で 行 う こ と ； あ る い は
(ｄ ) Ｘ が － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ で あ る 場 合 に は 、 式 (４ )：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (１ )で 定 義 さ れ た 通 り で あ り 、 Ｘ は － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６

で あ り 、 Ｙ は ハ ロ ゲ ン で あ る ]
の 化 合 物 を 好 適 な 塩 基 で 処 理 し 、 そ の 後 所 望 に よ り (i)、 (ii)、 (iii)、 (iv)ま た は (v)：
i) 保 護 基 を 除 去 す る こ と ；
ii) 式 (１ )の 化 合 物 を 式 (１ )の さ ら な る 化 合 物 に 変 換 す る こ と ；
iii) 塩 を 形 成 す る こ と ；
iv) プ ロ ド ラ ッ グ を 形 成 す る こ と ；
v) in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル を 形 成 す る こ と ；
を 任 意 の 順 序 で 行 う こ と
を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 式 (１ )の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は in vivoで 加 水 分
解 可 能 な エ ス テ ル 、 あ る い は 式 (１ )の 化 合 物 を 含 む 医 薬 組 成 物 ま た は 製 剤 を 、 他 の 療 法 お
よ び ／ ま た は 別 の 医 薬 剤 と 同 時 ま た は 逐 次 に 投 与 す る こ と を 含 む 併 用 療 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 喘 息 、 ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 、 Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 過 敏 性 腸 症 候 群 、 骨 関 節 炎 、 骨 粗
鬆 症 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 ま た は 乾 癬 の 処 置 の た め の 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 併 用 療 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 癌 の 処 置 の た め の 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 併 用 療 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 式 (１ )の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 ま た は in vivoで 加 水 分 解
可 能 な エ ス テ ル を 別 の 医 薬 剤 と 組 み 合 わ せ て 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 喘 息 、 ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 、 Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 過 敏 性 腸 症 候 群 、 骨 関 節 炎 、 骨 粗
鬆 症 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 ま た は 乾 癬 の 処 置 の た め の 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 癌 の 処 置 の た め の 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
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【 ０ ０ １ ６ 】
　 ヒ ド ロ キ シ の 好 適 な 医 薬 上 許 容 さ れ る エ ス テ ル は 、 リ ン 酸 エ ス テ ル (ホ ス ホ ル ア ミ ド 環
状 エ ス テ ル を 含 む )お よ び α － ア シ ル オ キ シ ア ル キ ル エ ー テ ル な ど の 無 機 エ ス テ ル 、 な ら
び に エ ス テ ル が in vivo加 水 分 解 の 結 果 と し て 切 断 さ れ て 親 ヒ ド ロ キ シ 基 を 与 え る 関 連 化
合 物 を 含 む 。 α － ア シ ル オ キ シ ア ル キ ル エ ー テ ル の 例 は 、 ア セ ト キ シ メ ト キ シ お よ び ２ ,
２ － ジ メ チ ル プ ロ ピ オ ニ ル オ キ シ メ ト キ シ を 含 む 。 ヒ ド ロ キ シ に 関 す る in vivoで 加 水 分
解 可 能 な エ ス テ ル を 形 成 す る 基 の 選 択 は 、 Ｃ １ － １ ０ ア ル カ ノ イ ル 、 例 え ば ア セ チ ル ； ベ
ン ゾ イ ル ； フ ェ ニ ル ア セ チ ル ； 置 換 ベ ン ゾ イ ル お よ び フ ェ ニ ル ア セ チ ル ； Ｃ １ － １ ０ ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル (ア ル キ ル 炭 酸 エ ス テ ル が 与 ら れ る )、 例 え ば エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ； ジ
－ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び Ｎ － (ジ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ア ミ ノ エ チ ル )－
Ｎ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル ( が 得 ら れ る )； ジ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ
ル ア ミ ノ ア セ チ ル お よ び カ ル ボ キ シ ア セ チ ル を 含 む 。 フ ェ ニ ル ア セ チ ル お よ び ベ ン ゾ イ ル
上 の 環 置 換 基 の 例 は 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ア ミ ノ メ チ ル お よ び ジ － ((Ｃ １

－ ４ )ア ル キ ル )ア ミ ノ メ チ ル 、 お よ び 環 窒 素 原 子 か ら そ の ベ ン ゾ イ ル 環 の ３ ま た は ４ 位 へ
メ チ レ ン 架 橋 基 を 介 し て 結 合 し た モ ル ホ リ ノ ま た は ピ ペ ラ ジ ノ を 含 む 。 他 の 着 目 さ れ る 、
in vivoで 加 水 分 解 可 能 な エ ス テ ル は 、 例 え ば 、 Ｒ Ａ Ｃ (Ｏ )Ｏ (Ｃ １ － ６ )ア ル キ ル － Ｃ Ｏ
－ (こ こ で 、 Ｒ Ａ は 例 え ば 、 ベ ン ジ ル オ キ シ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル で あ
る )を 含 む 。 こ の よ う な エ ス テ ル の フ ェ ニ ル 基 上 の 好 適 な 置 換 基 は 、 例 え ば 、 ４ － (Ｃ １ －

４ )ピ ペ ラ ジ ノ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 ピ ペ ラ ジ ノ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル お よ び モ ル ホ リ
ノ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル を 含 む 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ５ ７ 】
実 施 例 ２ ９
２ － [(２ ,３ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )チ オ ]－ ６ － ｛ [(１ Ｒ )－ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル
エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ － ５ － (１ ,３ － オ キ サ ゾ ー ル － ５ － イ ル )ピ リ ミ ジ ン － ４ － オ ー ル
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 実 施 例 ２ ９ ス テ ッ プ ｉ ｉ ｉ )の 副 題 生 成 物 (０ .４ ８ ｇ )に 、 メ タ ノ ー ル (１ ０ ml)、 イ ソ シ
ア ン 化 ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ニ ル メ チ ル (０ .１ ８ ｇ )お よ び 炭 酸 カ リ ウ ム (０ .１ ３ ｇ )を 加 え
た 。 こ の 反 応 混 合 物 を 還 流 下 で ２ 時 間 加 熱 し た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ 、 残 渣 を 塩 酸 (１ Ｍ 、 １
０ ml)お よ び メ タ ノ ー ル (３ ０ ml)で 処 理 し た 。 こ の 反 応 物 を 室 温 で １ ０ 分 間 攪 拌 し た 。 溶
媒 を 蒸 発 さ せ 、 残 渣 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ (２ × ５ ０ ml)で 抽 出 し 、 飽 和 炭 酸 ナ ト リ ウ ム (１ ０ ml)、
ブ ラ イ ン (２ ０ ml)で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ た (Ｍ ｇ Ｓ Ｏ ４ )。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ 、 残 渣 を Ｄ Ｃ Ｍ (
１ ０ ml)で 希 釈 し 、 ジ エ チ ル ア ミ ン (０ .５ ０ ｇ )お よ び テ ト ラ キ ス (ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ
ン )パ ラ ジ ウ ム (７ ９ mg)で 処 理 し た 。 こ の 反 応 物 を 室 温 で １ 時 間 攪 拌 し た 後 、 溶 媒 を 蒸 発
さ せ 、 残 渣 を 水 性 塩 酸 ( )に 懸 濁 さ せ 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ (２ × ５ ０ ml)で 抽 出 し た 。 有 機 層
を ブ ラ イ ン (２ ０ ml)で 洗 浄 し 、 乾 燥 さ せ た (Ｍ ｇ Ｓ Ｏ ４ )。 固 体 を 濾 過 し 、 濾 液 を 蒸 発 乾 固
さ せ 、 青 色 の 半 固 体 を 得 た 。 こ の 残 渣 を さ ら に 、 ア セ ト ニ ト リ ル ／ ０ .０ ２ Ｍ 水 酸 化 ア ン
モ ニ ウ ム (９ ５ ％ ～ ２ ５ ％ 水 相 、 Ｅ ｘ － Ｔ ｅ ｒ ｒ ａ )の 濃 度 勾 配 溶 出 を 用 い た 逆 相 Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ
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に よ り 精 製 し 、 標 題 生 成 物 を 白 色 の 固 体 と し て 得 た 。 収 量 ６ mg。
MS APCI (+ve) 395 [M+H]+
1 H NMR δ  (CD 3 OD) 8.30 (1H, s), 7.58 (1H, s), 7.30-7.41 (1H, m), 7.09-7.30 (2H, 
m), 4.40-4.70 (2H+1H, m), 3.7-3.85 (2H, m), 3.61-3.64 (1H, m), 1.21 (3H, d).
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ６ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ６ ６ 】
ｖ )４ － [((１ Ｒ )－ ２ － ｛ [ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル (ジ メ チ ル )シ リ ル ]オ キ シ ｝ － １ － ヒ ド ロ キ
シ エ チ ル )ア ミ ノ ]－ ２ ,６ － ジ ク ロ ロ － Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ キ サ ミ ド
　 Ｄ Ｍ Ｆ (１ ０ ml)中 、 ス テ ッ プ ｉ ｖ )の 副 題 生 成 物 (０ .５ ０ ｇ )の 溶 液 に 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ
ル ジ メ チ ル シ リ ル ク ロ リ ド (０ .５ １ ｇ )を － １ ０ ℃ で 加 え た 。 次 に 、 こ の 混 合 物
に イ ミ ダ ゾ ー ル を 加 え た 。 次 に 、 こ の 混 合 物 を ０ ℃ で １ 時 間 攪 拌 し 室 温 と し 、 １
６ 時 間 攪 拌 し た 。 こ の 混 合 物 を 水 で ク エ ン チ し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ (２ × ２ ５ ０ ml)で 抽 出 し た 。
合 し た 有 機 層 を 水 (３ × ２ ０ ml)お よ び ブ ラ イ ン (３ × ２ ０ ml)で 洗 浄 、 有 機 層 を 乾 燥 さ せ (
Ｍ ｇ Ｓ Ｏ ４ )、 固 体 を 濾 過 し た 。 濾 液 を 蒸 発 乾 固 さ せ 、 残 渣 を 、 シ リ カ ゲ ル で 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ
ｃ ／ イ ソ ヘ キ サ ン (１ ： １ )で 溶 出 す る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に 付 し 、 副 題 化 合 物 を 油 状 物 と
し て 得 た 。 収 量 １ .０ ｇ 。
MS APCI (+ve) 407 [M+H]+
1 H NMR δ  (CDCl 3 ) 6.00 (1/2H, d), 5.90 (1/2H, d), 4.20-4.40 (1H, m), 3.50-3.61 (
2H, m), 3.10 (3H, s), 2.97 (3H, s), 1.22-1.28 (3H,m), 0.89-0.90 (9H, d), 0.01-0.
06(6H, m).

(11) JP 2006-503906 A5 2006.10.5

少 し ず つ
少 し ず つ
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