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【 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
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 独 立 し て 水 素 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 所 望 に
よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ５ － か ら ７ － 員 芳 香 族 性 ま た は ヘ テ ロ 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｒ ３ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級 ア ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ３ お よ び Ｒ ２ は 、 Ｒ ３ が 結 合 し て い る ア ミ ド 基 お よ び Ｒ ２ と 該 ア ミ ド が 結 合 し て い る 炭
素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ５ － か ら ７ － 員 炭 素 環 式 ま た は ヘ テ ロ
環 式 環 を 形 成 し ；
Ｒ ４ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る か ま た は 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん で
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い て よ い ５ － か ら ８ － 員 環 を 形 成 す る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る か 、 ま た は 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん
で い て よ い ８ － か ら １ ２ － 員 縮 合 二 環 式 環 を 形 成 し ；
Ｗ は 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ
Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ は 、 独 立 し て 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル ま た は ア ラ ル キ ル
で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て
い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ １ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 ５ － ま た は ６ － 員
環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ は 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、
ヘ テ ロ シ ク ロ － ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 ア ル カ ノ イ ル 、 ア ロ イ ル ま た
は ヘ テ ロ ア ロ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ は 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ は 、 水 素 で あ る 。 た だ し 、 Ｒ １ が － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ は － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ
(Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ る
か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ
Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 族 性 ま た は ヘ テ ロ 芳 香 環 を
形 成 し ；
Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ は 、
水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 低 級 ア ル
キ ル ま た は 低 級 ア ル コ キ シ で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｒ ３ が 、 低 級 ア ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ３ お よ び Ｒ ２ が 、 Ｒ ３ が 結 合 し て い る ア ミ ド 基 お よ び Ｒ ２ と 該 ア ミ ド が 結 合 し て い る 炭
素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ５ － か ら ７ － 員 炭 素 環 式 ま た は ヘ テ ロ
環 式 環 を 形 成 し ；
Ｒ ４ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 完 全 に 飽 和 さ れ て い
る 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ６ － 員 環 を 形 成 す る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ま た は 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん で い
て よ い 完 全 に 飽 和 さ れ て い る １ ０ － 員 縮 合 二 環 式 環 を 形 成 し ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
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Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て
い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ １ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て ５ － 員 環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 水 素 で あ る 。 た だ し 、 Ｒ １ が － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ は － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ
(Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ
る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｘ お よ び Ｙ が 、 独 立 し て Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、
水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 低 級 ア ル
キ ル ま た は 低 級 ア ル コ キ シ で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｒ ３ が 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ３ お よ び Ｒ ２ が 、 Ｒ ３ が 結 合 し て い る ア ミ ド 基 お よ び Ｒ ２ と 該 ア ミ ド が 結 合 し て い る 炭
素 原 子 と 一 緒 に な っ て ５ － か ら ７ － 員 炭 素 環 式 環 を 形 成 し ；
Ｒ ４ が 、 － (Ｃ Ｈ Ｒ １ １ )ｎ Ｒ １ ２ で あ り 、 こ こ で 、
ｎ は ０ ま た は １ か ら ３ の 整 数 で あ り ；
Ｒ １ １ が 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ２ が 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル ま た は シ ク ロ ア ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫
黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん で い て よ い 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る
デ カ ヒ ド ロ キ ノ リ ン ま た は デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン を 形 成 し ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ が 、 ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ

１ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て ５ － 員 環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 水 素 で あ る 。 た だ し 、 Ｒ １ が － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ は － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ
(Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ
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る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、
水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、
請 求 項 ２ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 低 級 ア ル キ ル ま た は 低 級 ア ル コ キ シ で あ る か
； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｒ ３ が 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ り ；
Ｒ ４ が 、 － (Ｃ Ｈ Ｒ １ １ )ｎ Ｒ １ ２ で あ り 、 こ こ で 、
ｎ が ０ ま た は １ の 整 数 で あ り ；
Ｒ １ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ １ ２ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る か ； ま た は 、 Ｒ １ ２ が 、 所 望
に よ り 置 換 さ れ て い る １ － ア ダ マ ン チ ル で あ る 。 た だ し 、 ｎ が １ の 整 数 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、
水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、
請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ １ が 水 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ク ロ ロ ま た は メ ト キ シ で あ り ；
Ｒ ３ が 、 メ チ ル で あ り ；
Ｒ ４ が 、 － (Ｃ Ｈ Ｒ １ １ )ｎ Ｒ １ ２ で あ り 、 こ こ で 、
ｎ が 、 ０ ま た は １ の 整 数 で あ り ；
Ｒ １ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ １ ２ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る か ； ま た は Ｒ １ ２ が 、 所 望 に
よ り 置 換 さ れ て い る １ － ア ダ マ ン チ ル で あ る 。 た だ し 、 ｎ が １ の 整 数 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ
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Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ る 、
請 求 項 ４ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ３ が 、 メ チ ル で あ り ；
Ｒ ４ が 、 － (Ｃ Ｈ Ｒ １ １ )ｎ Ｒ １ ２ で あ り 、 こ こ で 、
ｎ が 、 １ の 整 数 で あ り ；
Ｒ １ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ １ ２ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る １ － ア ダ マ ン チ ル で あ り ；
Ｗ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、 水 素 ま
た は メ チ ル で あ る 、
請 求 項 ４ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ７ 】
　 式
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 低 級 ア ル キ
ル ま た は 低 級 ア ル コ キ シ で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
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Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ が 、 ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ

１ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て ５ － 員 環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 水 素 で あ る 。 た だ し 、 Ｒ １ は 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ は － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 －
Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で
あ る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、
水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ク ロ ロ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い
る ア ミ ノ で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｒ １ が 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ
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９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 窒 素 で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｗ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ １ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ
Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 式
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ハ ロ ま た は ア ル コ キ シ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ５ が 、 水 素 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ

７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ

７ 、 － Ｏ Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ４ 】
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　 式
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ７ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル
で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 式
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
Ｗ が 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し 、 こ こ で 、
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り ；
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
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の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 式
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ハ ロ ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ６ が 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、
こ こ で 、
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り ；
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る
。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 式
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ハ ロ ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ０ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ １ ３ Ｒ １ ４ 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級 ア
ル キ ル で あ り ；
Ｒ １ ６ が 、 水 素 、 ハ ロ 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、
こ こ で 、
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り ；
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る
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。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 式
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 低 級 ア ル キ
ル ま た は 低 級 ア ル コ キ シ で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ が 、 ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ

１ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て ５ － 員 環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ が 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 環 を 形 成 し 、 こ こ で 、
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － が 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ が 、
水 素 ま た は メ チ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 Ｒ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 、 ク ロ ロ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い
る ア ミ ノ で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
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Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 １ ８ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 Ｒ １ が 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ で あ り ；
Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 １ ８ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｘ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｙ が 、 窒 素 で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 １ ８ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 式
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【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル ま た
は ア ル カ ノ イ ル で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ ８ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 式
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ ２ が 、 水 素 で あ り ；
Ｚ が 、 － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ
(Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ７ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル
で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｒ １ ３ お よ び Ｒ １ ４ が 、 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級
ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 式
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ ４ が 、 － (Ｃ Ｈ Ｒ １ １ )ｎ Ｒ １ ２ で あ り 、 こ こ で 、
ｎ が 、 ０ ま た は １ か ら ２ の 整 数 で あ り ；
Ｒ １ １ が 、 水 素 で あ り ；
Ｒ １ ２ が 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル ま た は シ ク ロ ア ル キ ル で あ り ；
Ｗ が 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ Ｒ

９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ が 、 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
Ｒ ６ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ が 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア リ ー ル オ キ
シ 、 ヘ テ ロ シ ク ロ オ キ シ 、 ア リ ー ル チ オ 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い
る (Ｃ １ － ６ )ア ル キ ル で あ り ；
Ｙ が 、 Ｃ Ｈ で あ り ；
ｍ が 、 ０ ま た は １ か ら ２ の 整 数 で あ る 。 〕
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 哺 乳 類 に お け る １ １ β － ヒ ド ロ キ シ ス テ ロ イ ド デ ヒ ド ロ ゲ ナ ー ゼ ・ タ イ プ １ (１ １ β －
Ｈ Ｓ Ｄ １ )オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 性 を 阻 害 す る 方 法 で あ り 、 そ れ を 必 要 と す る 哺 乳 類 に 、
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 哺 乳 類 に お け る グ ル コ コ ル チ コ イ ド 濃 度 を 制 御 す る 方 法 で あ り 、 そ れ を 必 要 と す る 哺 乳
類 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 細 胞 内 お よ び 肝 臓 グ ル コ コ ル チ コ イ ド 濃 度 を 低 下 さ せ 、 脂 肪 組 織 お よ び 筋 肉 に お け る

リ ン 感 受 性 を 上 昇 さ せ 、 脂 肪 組 織 に お け る 脂 肪 分 解 お よ び 遊 離 脂 肪 酸 生 成 を 減 少 さ せ
、 肝 臓 糖 新 生 を 阻 害 さ せ る こ と を 含 む 、 請 求 項 ２ ６ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 哺 乳 類 に お け る １ １ β － Ｈ Ｓ Ｄ １ オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 性 が 関 連 す る 状 態 を 処 置 す る 方
法 で あ り 、 そ れ を 必 要 と す る 哺 乳 類 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る
こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 哺 乳 類 に お け る グ ル コ コ ル チ コ イ ド 関 連 疾 患 を 処 置 す る 方 法 で あ り 、 そ れ を 必 要 と す る
哺 乳 類 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 を 、 イ ン ス リ ン 、 イ ン ス リ ン 誘 導 体 ま た は 模 倣 剤 、 イ ン ス リ ン 分
泌 促 進 剤 、 イ ン ス リ ン 分 泌 性 (insulinotropic)ス ル ホ ニ ル ウ レ ア 受 容 体 リ ガ ン ド 、 イ ン ス
リ ン 増 感 剤 、 ビ グ ア ナ イ ド 、 ア ル フ ァ － グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、 Ｇ Ｌ Ｐ － １ 、 Ｇ Ｌ Ｐ － １
ア ナ ロ グ ま た は 模 倣 剤 、 Ｄ Ｐ Ｐ － IV阻 害 剤 、 脂 質 低 下 剤 、 抗 肥 満 剤 、 コ レ ス チ ラ ミ ン 、 フ
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ィ ブ ラ ー ト 、 ニ コ チ ン 酸 ま た は ア ス ピ リ ン の 治 療 的 有 効 量 と 組 み 合 わ せ て 投 与 す る こ と を
含 む 、 請 求 項 ２ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 ２ 型 糖 尿 病 に お け る 耐 糖 能 異 常 を 処 置 す る 方 法 で あ り 、 そ れ を 必 要 と す る 哺 乳 類 に 、 請
求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 シ ン ド ロ ー ム Ｘ 、 異 常 脂 質 血 症 、 高 血 圧 お よ び 中 心 性 肥 満 の 処 置 法 で あ り 、 そ れ を 必 要
と す る 哺 乳 類 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 を 、 好 ま し く は 治 療 的 有 効 量 で 、 １ 種 ま た は そ れ 以 上 の 薬 学 的 に
許 容 さ れ る 担 体 と 共 に 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 請 求 項 １ か ら ２ ４ の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 を 、 好 ま し く は 治 療 的 有 効 量 で 、 イ ン ス リ
ン 、 イ ン ス リ ン 誘 導 体 ま た は 模 倣 剤 、 イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 剤 、 イ ン ス リ ン 分 泌 性 ス ル ホ ニ
ル ウ レ ア 受 容 体 リ ガ ン ド 、 イ ン ス リ ン 増 感 剤 、 ビ グ ア ナ イ ド 、 ア ル フ ァ － グ ル コ シ ダ ー ゼ
阻 害 剤 、 Ｇ Ｌ Ｐ － １ 、 Ｇ Ｌ Ｐ － １ ア ナ ロ グ ま た は 模 倣 剤 、 Ｄ Ｐ Ｐ － IV阻 害 剤 、 脂 質 低 下 剤
、 抗 肥 満 剤 、 コ レ ス チ ラ ミ ン 、 フ ィ ブ ラ ー ト 、 ニ コ チ ン 酸 ま た は ア ス ピ リ ン の 、 好 ま し く
は 治 療 的 有 効 量 と 組 み 合 わ せ て 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 耐 糖 能 異 常 、 ２ 型 糖 尿 病 お よ び 中 心 性 肥 満 の 処 置 の た め の 、 請 求 項 ３ ３ ま た は ３ ４ に 記
載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 １ １ β － Ｈ Ｓ Ｄ １ オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 性 が 関 連 す る 状 態 の 処 置 用 医 薬 の 製 造 の た め の
、 請 求 項 ３ ３ ま た は ３ ４ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ か ら ２ ４ の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 １ １ β － Ｈ Ｓ Ｄ １ オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 性 が 関 連 す る 状 態 の 処 置 用 医 薬 組 成 物 の 製 造 の
た め の 、 請 求 項 １ か ら ２ ４ の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 該 １ １ β － Ｈ Ｓ Ｄ １ オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 性 が 関 連 す る 状 態 が 、 耐 糖 能 異 常 、 ２ 型 糖 尿
病 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 症 、 異 常 脂 質 血 症 、 メ タ ボ リ ッ ク シ ン ド ロ ー ム Ｘ お よ び 中 心 性 肥 満 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ３ ６ ま た は ３ ８ に 記 載 の 使 用 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 式
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 独 立 し て 水 素 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 所 望 に
よ り 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ
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ー ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ５ － か ら ７ － 員 芳 香 族 性 ま た は ヘ テ ロ 芳 香 環 を 形 成 し ；
Ｒ ３ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る 低 級 ア ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ３ お よ び Ｒ ２ は 、 Ｒ ３ が 結 合 し て い る ア ミ ド 基 お よ び Ｒ ２ と 該 ア ミ ド が 結 合 し て い る 炭
素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ５ － か ら ７ － 員 炭 素 環 式 ま た は ヘ テ ロ
環 式 環 を 形 成 し ；
Ｒ ４ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ま た は 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん で い
て よ い ５ － か ら ８ － 員 環 を 形 成 す る か ； ま た は
Ｒ ４ お よ び Ｒ ３ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い る ま た は 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 他 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん で い
て よ い ８ － か ら １ ２ － 員 縮 合 二 環 式 環 を 形 成 し ；
Ｗ は 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ

５ Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ８ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ
Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ７ は 、 独 立 し て 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル ま た は ア ラ ル キ ル
で あ る か ； ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ １ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ レ ン で あ り 、 そ れ は Ｒ ５ が 結 合 し て
い る 窒 素 原 子 お よ び Ｗ と Ｒ １ が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 ５ － ま た は ６ － 員
環 を 形 成 し ；
Ｒ ６ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー
ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り ；
Ｒ ８ は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル ま た は ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル で あ り
；
Ｒ ９ は 、 水 素 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、
ヘ テ ロ シ ク ロ － ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 ア ル カ ノ イ ル 、 ア ロ イ ル ま た
は ヘ テ ロ ア ロ イ ル で あ る か ； ま た は
Ｗ は 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る か ； ま た は
Ｗ は 、 水 素 で あ る 。 た た し 、 Ｒ １ が － Ｎ Ｒ ５ Ｚ で あ り 、 こ こ で 、 Ｚ は － Ｃ (Ｏ )Ｒ ６ 、 － Ｃ
(Ｏ )Ｏ Ｒ ６ 、 Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ (Ｓ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｓ (Ｏ )２ Ｒ ６ ま た は － Ｒ ８ で あ
る ； ま た は
Ｗ お よ び Ｒ １ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 所 望 に よ り ア ル キ ル 、
ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ハ ロ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｚ 、 － Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｏ
Ｒ ９ ま た は － Ｏ Ｃ (Ｏ )Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ で 置 換 さ れ て い る ６ － 員 芳 香 族 性 ま た は ヘ テ ロ 芳 香 環 を
形 成 し ；
Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て Ｃ Ｈ ま た は 窒 素 で あ る か ； ま た は
－ Ｘ ＝ Ｙ － は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 酸 素 、 硫 黄 ま た は － Ｎ Ｒ １ ０ － で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ １ ０ は 、
水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る 。 〕
の 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 提 供 す る 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ９ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 故 に 、 さ ら な る 態 様 に お い て 、 本 発 明 は 下 記 の こ と に 関 す る ：
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 本 発 明 の 化 合 物 。

(18) JP 2006-517199 A5 2007.3.8

ア ミ ド 誘 導 体



　 上 昇 し た １ １ β － Ｈ Ｓ Ｄ １ オ キ ソ レ ダ ク タ ー ゼ 活 関 連 す る 状 態 の 予 防 お よ び ／ ま た
は 処 置 に 使 用 す る た め の 医 薬 組 成 物 の 製 造 の た め の 、 本 発 明 の 化 合 物 の 使 用 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ０ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ０ ７ 】
　 明 細 書 お よ び 特 許 請 求 の 範 囲 を 通 し て 使 用 し 、 “ 処 置 ” な る 用 語 は 、 当 業 者 に の 処
置 の す べ て の 異 な る 形 ま た は 形 態 を 包 含 し 、 特 に 、 予 防 、 治 癒 、 進 行 の 遅 延 お よ び 軽 減 的
処 置 を 含 む 。
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ １ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ １ ５ 】
　 酵 素 活 性 を 、 初 代 肝 細 胞 の 培 地 に お い て 、 細 胞 を 平 板 培 養 し た ４ ８ 時 間 後 に 測 定 す る 。
該 培 地 を 吸 引 し 、 ２ nM　 [３ Ｈ ]１ １ － デ ヒ ド ロ コ ル チ コ ス テ ロ ン お よ び 試 験 化 合 物 含 有 無
血 清 William's medium Eで 置 き 換 え 、 ２ 時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト す る 。 培 養 培 地 の ア リ コ ー ト
を イ ン キ ュ ベ ー シ ョ ン の 最 後 に 取 り 、 該 混 合 物 を ２ 容 量 の 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し 、 真 空 下 で
乾 燥 さ せ 、 メ タ ノ ー ル に 再 懸 濁 す る 。 溶 解 し た 残 渣 を 薄 層 プ レ ー ト に 定 量 的 に 移 し 、 ク ロ
ロ ホ ル ム － メ タ ノ ー ル (９ ０ ： １ ０ )で 展 開 す る 。 該 Ｔ Ｌ Ｃ プ レ ー ト を Bioscanイ メ ー ジ ン
グ 検 出 器 上 で ス キ ャ ン し 、 １ １ － デ ヒ ド ロ コ ル チ コ ス テ ロ ン の コ ル チ コ ス テ ロ ン へ の 分 画
変 換 を 計 算 す る 。 該 細 胞 層 を 冷 リ ン 酸 緩 衝 化 食 塩 水 で 濯 ぎ 、 細 胞 性 タ ン パ ク 質 の 測 定 の た
め に 、 ０ .１ Ｎ 　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ ／ ５ ％ Ｓ Ｄ Ｓ に 溶 解 す る (BCA, Pierce, Rockford, IL)。 酵 素 活
性 、 １ mgタ ン パ ク 質 あ た り １ 時 間 あ た り 形 成 さ れ た 生 成 物 の pmoleと し て 示 す 。
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ３ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ３ ９ 】
Ｃ . ２ ,４ － ジ ク ロ ロ － Ｎ － ｛ ４ － [(４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ － １ (２ Ｈ )－ キ
ノ リ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ]フ ェ ニ ル ]－ ベ ン ズ ア ミ ド
　 標 題 Ｂ の 化 合 物 で あ る (４ － ア ミ ノ フ ェ ニ ル )－ (４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ －
１ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン － １ － イ ル － メ タ ノ ン (１ .８ ｇ 、 ６ .９ mmol)お よ び １ .８ ｇ (１ ３ .８ m
mol)の ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン の １ ０ mLの ジ ク ロ ロ メ タ ン 溶 液 に 、 １ .４ ｇ (６ .９ mmo
l)の ２ ,４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル ク ロ ラ イ ド を 滴 下 す る 。 該 混 合 物 を Ｒ Ｔ で ２ ４ 時 間 撹 拌
し た 後 、 そ れ を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ に 注 ぐ 。 該 混 合 物 を ２ 回 １ Ｎ 水 性 Ｈ Ｃ ｌ 、 １ 回 ８ ％ 水 性 重 炭 酸
ナ ト リ ウ ム (Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ ３ )、 そ し て １ 回 飽 和 塩 化 ナ ト リ ウ ム で 洗 浄 す る 。 有 機 相 を 硫 酸 ナ
ト リ ウ ム で 乾 燥 さ せ 、 溶 媒 を 除 去 し 、 得 ら れ た 固 体 を Ｅ ｔ Ｏ Ｈ か ら 再 結 晶 し て 、 ２ ,４
－ ジ ク ロ ロ － Ｎ － ｛ ４ － [(４ ａ Ｒ ＊ ,８ ａ Ｓ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ － １ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン － １
－ カ ル ボ ニ ル ]－ フ ェ ニ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド を 得 る ： m.p. 212-214℃ ; NMR (DMSO-d 6 ) 10.69 
(s, 1H), 7.79 (d, 1H, J = 1.8), 7.73 (d, 2H, J = 8.4), 7.65 (d, 1H, J = 8.4), 7.
57 (m, 1H), 7.36 (d, 2H, J = 8.4), 3.34 (m, 3H), 2.10 (m, 1H), 1.77-0.98 (m, 12H
)。
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ０
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【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ５ ０ 】

２ ,４ － ジ ク ロ ロ － Ｎ － [４ － ((４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ － １ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン
－ １ － カ ル ボ ニ ル )－ ３ － プ ロ ポ キ シ － フ ェ ニ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
Ａ . ２ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － ニ ト ロ 安 息 香 酸
　 ２ － メ ト キ シ － ４ － ニ ト ロ 安 息 香 酸 (５ .０ ０ ｇ 、 ２ ５ .３ ８ mol)、 ２ ５ mL　 ４ ８ ％ Ｈ Ｂ
ｒ 、 お よ び ２ ５ mL氷 酢 酸 を ９ ０ ℃ で ７ ２ 時 間 加 熱 す る 。 該 混 合 物 を Ｒ Ｔ に 冷 却 し
、 氷 水 に 注 ぐ 。 生 成 物 を 真 空 濾 過 に よ り 回 収 し て 水 で 洗 浄 し 、 真 空 オ ー ブ ン で ５ ０ ℃ で １
６ 時 間 乾 燥 さ せ 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － ニ ト ロ 安 息 香 酸 を 薄 い 黄 色 固 体 と し て 得 る ： NMR 
(DMSO-d 6 ) 7.69-7.73 (m, 2H), 7.99-8.02 (m, 1H), 12.55 (br s, 1 H); API-MS 182 [M
-H] - 。
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ５ ８ 】
Ｂ . ２ ,４ － ジ ク ロ ロ － Ｎ － ｛ ２ － ニ ト ロ － ４ － [(４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ －
１ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ]－ フ ェ ニ ル ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド
　 ６ .０ ６ ｇ (２ ０ mmol)の 標 題 Ａ の 化 合 物 で あ る (４ － ア ミ ノ － ３ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル )－ (
４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ － １ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン － １ － イ ル － メ タ ノ ン お よ び ０
.７ ｇ の ４ － ジ メ チ ル － ア ミ ノ ピ リ ジ ン (Ｄ Ｍ Ａ Ｐ )の ７ ０ mL　 ピ リ ジ ン 溶 液 に 、 ４ .６ ｇ (
２ １ mmol)の ２ ,４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル ク ロ ラ イ ド を 添 加 す る 。 該 混 合 物 を ７ ０ ℃ で １ 時
間 加 熱 し 、 次 い で Ｒ Ｔ で １ ８ 時 間 撹 拌 す る 。 さ ら に ２ .１ ｇ の 酸 ク ロ ラ イ ド を 添 加 し 、 該
反 応 混 合 物 を ８ ５ ℃ で １ ６ 時 間 加 熱 す る 。 ピ リ ジ ン 減 圧 下 で 除 去 し て 濃 厚 な 油 状 物 を 得
、 そ れ を ジ ク ロ ロ メ タ ン に 溶 解 し 、 水 、 ３ Ｎ 水 性 Ｈ Ｃ ｌ 希 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ ム で 連
続 的 に 洗 浄 す る 。 有 機 相 を 無 水 Ｎ ａ ２ Ｓ Ｏ ４ で 乾 燥 さ せ 、 溶 媒 を 減 圧 下 で 除 去 し 、 残 渣 を
１ ％ Ｍ ｅ Ｏ Ｈ の ジ ク ロ ロ メ タ ン を 溶 離 剤 と し て 使 用 し た フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に
付 し て ２ ,４ － ジ ク ロ ロ － Ｎ － ｛ ２ － ニ ト ロ － ４ － [(４ ａ Ｓ ＊ ,８ ａ Ｒ ＊ )－ オ ク タ ヒ ド ロ
－ １ (２ Ｈ )－ キ ノ リ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ]－ フ ェ ニ ル ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド を 得 る 。 分 析 用 サ
ン プ ル を ジ エ チ ル エ ー テ ル ／ ヘ キ サ ン か ら 結 晶 化 さ せ る ： m.p. 165-166℃ ; NMR (CDCl 3 ) 
10.95 (s, 1H), 8.96 (d, 1H, J = 8.8), 8.34 (m, 1H), 7.76 (m, 1H), 7.69 (d, 1H, J
 = 8.1), 7.54 (m, 1H), 7.41 (m, 1H), 3.55-3.34 (m, 3H), 2.27 (m, 1H), 1.86-1.04 
(m, 12H)。
【 手 続 補 正 ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ８ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ８ ６ 】
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Ｂ . メ チ ル １ ,４ － ナ フ タ レ ン モ ノ カ ル ボ キ シ レ ー ト
　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ (９ ９ ０ mg、 ２ ４ .５ mmol) ５ mL　 水 溶 液 を 、 撹 拌 し て い る 標 題 Ａ の 化 合 物 で
あ る メ チ ル １ ,４ － ナ フ タ レ ン ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト (５ .５ ｇ 、 ２ ２ .５ mmol)の Ｍ ｅ Ｏ Ｈ (３
５ mL)溶 液 に 添 加 す る 。 反 応 混 合 物 を ０ .５ 時 間 還 流 し 、 次 い で 減 圧 下 で １ ／ ３ の 容 量 に 減
少 さ せ る 。 残 渣 を １ ０ ０ mLの 水 で 希 釈 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル (２ × ２ ０ mL)で 洗 浄 し 、 ２ Ｎ
水 性 Ｈ Ｃ ｌ で 酸 性 と し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 抽 出 す る 。 有 機 層 を 回 収 し 、 無 水 Ｎ ａ ２ Ｓ Ｏ ４ で 乾
燥 さ せ 、 真 空 で 濃 縮 し て メ チ ル １ ,４ － ナ フ タ レ ン モ ノ カ ル ボ キ シ レ ー ト を 白 色 固 体 と し
て 得 る ： NMR (DMSO-d 6 ) 3.98 (3H, s), 7.71 (2H, dd), 8.1 (2H, s), 8.7 (1H, dd), 8.
78-8.86 (1H, m)。
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