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ミ コ バ ク テ リ ア 疾 患 の 治 療 に
用 い る 薬 物 の 製 造 に お け る 、 一 般 式 （ Ｉ ）
【 化 １ 】

ミ コ バ ク テ リ ウ ム ・ ツ ベ ル ク ロ シ ス 、 ミ コ バ ク テ リ ウ ム ・ ボ ビ ス 、 ミ コ バ ク テ リ ウ ム ・
ア ビ ウ ム 、 ま た は ミ コ バ ク テ リ ウ ム ・ マ リ ナ ム を 原 因 と す る



　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ｘ は ０
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 で あ る か 、 ま た は Ｃ １ － Ｃ ２ ０ ア ル キ ル も し く は ミ ル タ ニ ル 基 で あ る
か ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｙ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ － Ｒ ５ 基 （ 式 中 、 ｙ は １ － ６ の 整 数 で あ り 、 Ｒ ５ は 、 ア
ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 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 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ニ ル お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ た １ 以 上 の 置 換 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も
よ い フ ェ ニ ル 基 で あ る ） で あ り ； そ し て 、
　 Ｒ ２ は 水 素 原 子 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 で あ る か 、 あ る い Ｒ ２ は Ｒ ３ と 共 に 炭 素
－ 炭 素 一 重 結 合 を 形 成 し 、 あ る い は Ｒ ２ は Ｒ ４ と 共 に ＝ Ｃ Ｈ ２ 基 を 形 成 し 、
　 Ｒ ３ は 水 素 原 子 で あ る か 、 ま た は 上 記 の よ う に Ｒ ２ と 結 合 し 、 そ し て 、
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 基 で あ る か ； あ る い は ジ （ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル
キ ル ） ア ミ ノ 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ １ － Ｃ １ ０ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 で あ る か ； あ
る い は 、 ア ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ 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 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ニ ル お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ た １ 以 上 の 置 換 基 に よ っ て 芳 香 環 を 置 換 さ れ
て い ア ニ リ ノ 基 で あ る か ； あ る い は 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｈ 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｈ ２

、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ （ Ｎ Ｈ ２ ） Ｃ Ｏ ２ Ｈ ま た は － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ － Ｒ ６ （ 式 中 、
Ｒ ６ は Ｃ １ － Ｃ １ ０ ア ル キ ル も し く は Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ま た は ア ミ ノ 、 ニ ト
ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 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 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル
お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ た １ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 基 で
あ る ） で あ る か ； あ る い は 、 上 記 の よ う に Ｒ ２ と 連 結 す る
但 し 、
（ ｉ ） Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ は 、 そ れ ぞ れ が 同 時 に 水 素 原 子 で あ る こ と は な い ]
の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 と し て 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 化 合 物 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ １ が 、 水 素 原 子 、 ま た は Ｃ ４ － Ｃ １ ０ ア ル キ ル も し く は ミ ル タ ニ ル 基 ま た は （ Ｃ Ｈ

２ ） ｙ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ － Ｒ ５ （ 式 中 、 ｙ は １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ５ は ピ ペ リ ジ ル 置 換 基 で 置 換 さ
れ た フ ェ ニ ル 基 で あ る ） 基 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ ２ が 、 水 素 原 子 ま た は メ チ ル 基 で あ る 、 あ る い Ｒ ２ が Ｒ ３ と 共 に 炭 素 － 炭 素 一 重 結
合 を 形 成 す る 、 あ る い は Ｒ ２ が Ｒ ４ と 共 に ＝ Ｃ Ｈ ２ 基 を 形 成 す る 、 請 求 項 １ 記 載
の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ ４ が 、 水 素 原 子 、 メ チ ル も し く は エ チ ル 基 、 ジ （ Ｃ ２ － Ｃ ４ ア ル キ ル ） ア ミ ノ 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ い Ｃ ２ － Ｃ １ ０ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ピ ペ リ ジ ル 置 換 基 で 置 換 さ れ た
ア ニ リ ノ 基 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｈ 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ （ Ｎ Ｈ

２ ） Ｃ Ｏ ２ Ｈ 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ － Ｒ ６ （ 式 中 、 Ｒ ６ は 、 Ｃ ７ ア ル キ ル 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル も し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 ま た は ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ４ ア ル キ
ル も し く は Ｃ ３ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ 置 換 基 で 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 基 で あ る ） 、 ま た は

請 求 項 １ に 定 義 し た よ う に Ｒ ２ と 結 合 し て い る 、 請 求 項 １ 乃 至 ３ の い ず れ か 一 項 に
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記 載 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】
　 式 （ Ｉ ） 化 合 物 が ：
１ － デ シ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ((６ ,６ － ジ メ チ ル ビ シ ク ロ [３ ,１ ,１ ]へ プ ト － ３ － イ ル )メ チ ル )－ ３ － メ チ ル － ３
－ ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － メ チ ル － １ － ノ ニ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － メ チ レ ン － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － メ チ ル － １ － オ ク チ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － メ チ レ ン － １ － オ ク チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － オ ク チ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － デ シ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ノ ニ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ブ チ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ヘ キ シ ル － ３ － ピ ロ リ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － (オ ク チ ル － ３ － (オ ク チ ル ア ミ ノ )－ ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － デ シ ル － ３ － (デ シ ル ア ミ ノ )ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － (オ ク チ ル ア ミ ノ )－ ３ － ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － (ヘ プ チ ル ア ミ ノ ） － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ノ ニ ル － ３ － (ノ ニ ル ア ミ ノ )ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ノ ニ ル － ３ － (オ ク チ ル ア ミ ノ )ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
２ － ア ミ ノ － ３ － (３ － メ チ ル － １ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ － ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル
チ オ ） プ ロ パ ン 酸 、
２ － ア ミ ノ － ３ － (３ － メ チ ル － １ － オ ク チ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ － ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ
ル チ オ ） プ ロ パ ン 酸 、
２ － ア ミ ノ － ３ － (１ － オ ク チ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ － ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル チ オ )プ ロ パ
ン 酸 、
３ － メ チ ル － １ － オ ク チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － メ チ ル － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
２ － (２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル )－ Ｎ － (４ － ピ ペ リ ジ ル フ ェ ニ ル ） エ タ ン ア ミ ド 、
２ － (２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル )－ Ｎ － (４ － ピ ペ リ ジ ル フ ェ ニ ル ） プ ロ パ ン ア ミ ド
、
３ － エ チ ル － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － (２ － ア ミ ノ エ チ ル チ オ )－ １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
２ － エ チ ル － Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル チ ロ )エ チ
ル )ヘ キ サ ン ア ミ ド 、
シ ク ロ プ ロ ピ ル － Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル チ オ )
エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
(４ － ブ チ ル フ ェ ニ ル )－ Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル
チ ロ )エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
(４ － ヘ キ シ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )－ Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン －
３ － イ ル チ オ )エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
(４ － メ チ ル フ ェ ニ ル )－ Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル
チ オ )エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
(４ － (tert－ ブ チ ル )フ ェ ニ ル － Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン －
３ － イ ル チ オ )エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
シ ク ロ ペ ン チ ル － Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル チ オ )
エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
シ ク ロ ヘ キ シ ル － Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル チ オ )
エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
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(４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル )－ Ｎ － (２ － (１ － ノ ニ ル － ２ ， ５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル
チ オ )エ チ ル )ホ ル ム ア ミ ド 、
３ － ((２ － (ジ ブ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル )ア ミ ノ )－ １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － ((２ － (ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル )ア ミ ノ )－ １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
１ － ノ ニ ル － ３ － ((４ － ピ ペ リ ジ ニ ル フ ェ ニ ル )ア ミ ノ )ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － (ヒ ド ロ キ シ エ チ ル チ オ )－ ３ － メ チ ル － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、
３ － (２ － ア ミ ノ エ チ ル チ オ )－ ３ － メ チ ル － １ － ノ ニ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン 、 お
よ び
３ － メ チ ル － １ － オ ク チ ル － ３ － (オ ク チ ル ア ミ ノ )ピ ロ リ ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン
よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】
　 ミ コ バ ク テ リ ア 疾 患 が で あ る 、

の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 使 用 。
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