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　 式 (I)の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

そ の 互 変 異 性 体 、 そ の 幾 何 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー そ の
ラ セ ミ 体 光 学 活 性 型 、 そ れ ら の 医 薬 と し て 許 容 さ れ 得 る 塩 ：
(式 中 、 Gは 、 ピ リ ミ ジ ニ ル で あ り ；
Lは 、 ア ミ ノ 基 、 も し く は N、 O、 Sか ら 選 択 さ れ た 少 な く と も 1個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 3-8
員 の ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル で あ る か 、 又 は Lは 、 ア シ ル ア ミ ノ 部 分 で あ り ；
R 1 は 、 水 素 、 ス ル ホ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル 、 C 2
-C 6 -ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル キ ニ ル 又 は C 1 -C 6 -ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ
又 は ヒ ド ロ キ シ を 含 む 又 は か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
R 2 は 、 水 素 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル キ ニ ル 又 は C 1 -C 6 -ア ル コ キ
シ を 含 む 又 は か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る )。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 R 1 が 、 H又 は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ
ト リ ル 。
【 請 求 項 ３ 】
　 前 記 R 2 が 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 1又 は ２ に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ
ト リ ル 。
【 請 求 項 ４ 】
　 下 記 の い ず れ か の 式 を 有 す る 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か １ 項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル
ア セ ト ニ ト リ ル ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
(式 中 、 R 1 は 、 先 に 定 義 し た も の で あ り ； 及 び
R 3 は 、 水 素 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル キ ニ ル 又 は C 1 -C 6 -ア ル コ キ
シ を 含 む 又 は か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
Lは 、 式 -NR 5 R 6 の ア ミ ノ 基 で あ り 、 こ こ で R 5 及 び R 6 は 、 各 々 互 い に 独 立 し て H、 C 1 -C 6 -ア ル
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キ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 、 飽 和 又 は 不 飽 和 の 3-8-員 の シ ク ロ ア ル キ ル 、 3-8-員 の ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C

6 -ア ル キ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル ケ ニ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C

6 -ア ル ケ ニ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル ヘ テ ロ ア リ
ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア
ル ケ ニ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル ケ ニ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル シ
ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は
R 5 及 び R 6 は 、 そ れ ら が 結 合 し た 窒 素 と 一 緒 に 環 を 形 成 し て も 良 い )。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 R 5 は 、 水 素 又 は メ チ ル も し く は エ チ ル も し く は プ ロ ピ ル 基 で あ り 、 及 び R 6 は 、 H、 (
C 1 -C 1 0 )-ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル -ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 及 び 4-8員 の 飽 和 又 は
不 飽 和 の シ ク ロ ア ル キ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 1～ 4の い ず れ か 1項 に 記 載 の
ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル 。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 記 R 5 は 、 Hで あ り 、 及 び R 6 は 、 (C 1 -C 6 )-ア ル キ ル 、 3-8員 の シ ク ロ ア ル キ ル 、 3-8員 の
ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル -ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ
ル -シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル -ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、
請 求 項 1～ 5の い ず れ か 1項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 Lは 、 式 -NR 5 C(O)R 6 の ア シ ル ア ミ ノ 部 分 で あ り 、 こ こ で R 5 及 び R 6 は 、 各 々 互 い に 独
立 し て H、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 -ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル コ キ シ 、
ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 飽 和 又 は 不 飽 和 の 3-8-員 の シ ク ロ ア ル キ ル 、 3-8-員 の ヘ テ ロ
シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル
ケ ニ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル ケ ニ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -
ア ル キ ニ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ル ヘ テ ロ シ ク
ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル ケ ニ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル ケ ニ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル
、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル -シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 -ア ル キ ニ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル で あ る 、
請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル 。
【 請 求 項 ８ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 1～ 7の い ず れ か 1項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー
ル ア セ ト ニ ト リ ル ：
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [3-(1H-ピ ラ ゾ
ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(5-メ チ ル -2-｛ [3-(1
H-ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(シ ク ロ ブ チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H
-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(5-メ チ ル -2-｛ [3-(2
-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [3-(2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [3-(1H-1,2,4-
ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(5-メ チ ル -2-｛ [3-(1
H-1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4- )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ
ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(2-｛ [3-(2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )(1-プ
ロ ピ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
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(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 5-メ チ ル -2-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア
ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(シ ク ロ ブ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ
ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(シ ク ロ ヘ プ チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -
2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
ル )ア セ ト ニ ト リ ル
1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン (5-メ チ ル -2-｛ [3-(2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ
ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-シ ク ロ ブ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [3-(2-オ
キ ソ ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 2-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )[2-(イ ソ ブ チ ル ア ミ
ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [2-(1H-イ ミ ダ
ゾ ー ル -4-イ ル )エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )[2-(イ ソ ブ チ ル ア ミ
ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
ル )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(｛ 2-[6-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル ]エ チ ル ｝ ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-
エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )(2-｛ [2-(1H-1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )エ
チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [2-(1H-イ ミ ダ
ゾ ー ル -4-イ ル )エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ -5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(｛ 2-[6-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル ]エ チ ル ｝ ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-
イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(シ ク ロ ヘ プ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ
ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 2-[(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ
ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [2-(1H-イ ン ド
ー ル -3-イ ル )エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ -5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 5-メ チ ル -2-[(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ チ ル )ア
ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
｛ 2-[(2-エ ト キ シ エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ (1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル
-2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 5-メ チ ル -2-[(1-メ チ ル ブ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )[2-(メ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト
ニ ト リ ル
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(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )(5-メ チ ル -2-｛ [2-(1H-ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )エ
チ ル ]ア ミ ノ ｝ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル ｛ 5-メ チ ル -2-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ
ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )(2-｛ [2-(1H-イ ミ ダ
ゾ ー ル -1-イ ル )エ チ ル ]ア ミ ノ ｝ -5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル ｛ 2-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ
ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 2-[(1-メ チ ル ブ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-
イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
｛ 2-[(シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ (1-エ チ ル -1H-ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル [2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ
ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 6-メ チ ル -2-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア
ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル [2-(シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ
ト リ ル
[2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )-6-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ
ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
｛ 2-[(シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ (1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ
ー ル -2-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 6-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 2-[(3-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル プ ロ ピ ル )ア ミ ノ ]
ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )[2-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-5-メ チ ル ピ
リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ ト リ ル
(1-エ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )｛ 2-[(2-フ リ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]-5-メ チ ル ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )｛ 5-メ チ ル -2-[(1-メ
チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -
2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-[2-(エ チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
[2-(シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ )-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ](1,3-ジ エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2
H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )[5-メ チ ル -2-(ピ ペ リ
ジ ン -4-イ ル ア ミ ノ )ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト ニ ト リ ル
(2Z)-(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )｛ 5-メ チ ル -2-[(2-ピ
ペ リ ジ ン -1-イ ル エ チ ル )ア ミ ノ ]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ン ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ン ア ミ ド
(1R,5R,7R)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ
デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -6,8-ジ オ キ サ -3-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク
タ ン -7-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
(1S,5S,7S)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ
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デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -6,8-ジ オ キ サ -3-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク
タ ン -7-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
(1S,4S,5S,7R)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-メ チ ル -6,8-ジ オ キ サ -3-ア ザ ビ シ ク ロ [
3.2.1]オ ク タ ン -7-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
(1S,4R,5S,7R)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-メ チ ル -6,8-ジ オ キ サ -3-ア ザ ビ シ ク ロ [
3.2.1]オ ク タ ン -7-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ピ ペ ラ ジ ン -2-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
(4S)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -1,3-チ ア ゾ リ ジ ン -4-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
(4R)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル -1,3-チ ア ゾ リ ジ ン -4-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -5-オ キ ソ -L-プ ロ リ ン ア ミ ド
4-tert-ブ チ ル  1-(9H-フ ル オ レ ン -9-イ ル メ チ ル )2-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ
ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ
ノ )カ ル ボ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1,4-ジ カ ル ボ キ シ ラ ー ト
tert-ブ チ ル (4S)-4-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -
2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-1,3-チ ア ゾ リ ジ
ン -3-カ ル ボ キ シ ラ ー ト
tert-ブ チ ル (2S)-2-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -
2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-5-オ キ ソ ピ ロ リ
ジ ン -1-カ ル ボ キ シ ラ ー ト
tert-ブ チ ル (4R)-4-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -
2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-1,3-チ ア ゾ リ ジ
ン -3-カ ル ボ キ シ ラ ー ト
2-(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド
N- 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-メ チ ル モ ル ホ リ ン -2-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
4-ア セ チ ル -N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ
デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ モ ル ホ リ ン -2-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド
tert-ブ チ ル 3-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ
キ シ ラ ー ト
tert-ブ チ ル 4-[2-(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-
イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )-2-オ キ ソ エ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -1-
カ ル ボ キ シ ラ ー ト
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ モ ル ホ リ ン -2-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -2-ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ア セ ト ア ミ ド
N-4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5
-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ピ ペ リ ジ ン -3-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
tert-ブ チ ル 2-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル )ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ キ
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シ ラ ー ト
N-[3-(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )-3-オ キ ソ プ ロ ピ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド
tert-ブ チ ル [2-(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )-2-オ キ ソ エ チ ル ]メ チ ル カ ル バ メ
ー ト
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -3-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N～ 1～ -｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -N～ 2～ -メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン -3-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
tert-ブ チ ル 3-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ
キ シ ラ ー ト
(2S)-N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -2,5-ジ ヒ ド ロ -1H-ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
tert-ブ チ ル (2S)-2-[(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -
2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-2,5-ジ ヒ ド ロ -1H
-ピ ロ ー ル -1-カ ル ボ キ シ ラ ー ト
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -2-(2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド
1-ア セ チ ル -N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ
デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ピ ペ リ ジ ン -4-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5
-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
4-ア ミ ノ -N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ
ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ブ タ ン ア ミ ド
tert-ブ チ ル 4-[｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ
デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ キ
シ ラ ー ト
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ピ ペ リ ジ ン -4-カ ル ボ キ シ ア ミ ド
tert-ブ チ ル [4-(｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ
リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ ア ミ ノ )-4-オ キ ソ ブ チ ル ]カ ル バ メ ー ト
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ シ ク ロ ペ ン タ ン カ ル ボ キ シ ア ミ ド
N-4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5
-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ブ タ ン ア ミ ド
N～ 1～ -｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ
チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -N～ 3～ ,N3～ 3～ -ジ メ チ ル -β -ア ラ ニ ン ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -4-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ブ タ ン ア ミ ド
(2Z)-(2-ア ミ ノ -5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )(1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ
ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )ア セ ト ニ ト リ ル
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ア セ ト ア ミ ド
N～ 2～ -ベ ン ジ ル -N～ 1～ -｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー
ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ グ リ シ ン ア ミ ド
N-｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )メ チ ル ]
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-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -2-(1,1-ジ オ キ シ ド チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル )ア セ ト ア ミ ド
　 N～ 1～ -｛ 4-[(Z)-シ ア ノ (1-エ チ ル -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ リ デ ン )
メ チ ル ]-5-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル ｝ -N～ 2～ -ホ ル ミ ル グ リ シ ン ア ミ ド 。
【 請 求 項 ９ 】
　 医 薬 品 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル
ア セ ト ニ ト リ ル 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 II型 糖 尿 病 、 不 適 当 な 耐 糖 能 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、 肥 満 、 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 (PCOS)を
含 む 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 又 は 高 血 糖 症 に よ り 媒 介 さ れ る 代 謝 障 害 予 防 及 び ／ 又 は 治 療

た め の 医 薬 品 の 調 製 に お け る 、 請 求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル
ア セ ト ニ ト リ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 前 記 疾 患 が 、 II型 糖 尿 病 で あ る 、 請 求 項 9に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル
の 使 用 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 請 求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル 及 び そ れ ら の 医
薬 と し て 許 容 さ れ 得 る 担 体 、 希 釈 剤 又 は 賦 形 剤 を 含 有 す る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 イ ン ス リ ン 、 ア ル ド ー ス レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 剤 、 α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、 ス ル ホ ニ ル
尿 素 剤 、 ビ グ ア ニ ド 、 チ ア ゾ リ ジ ン 、 PPARア ゴ ニ ス ト 、 GSK-3阻 害 剤 か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 少 な く と も 1種 の 補 助 薬 を 更 に 含 有 す る 、 請 求 項 12に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 前 記 補 助 薬 が 、 即 効 性 イ ン ス リ ン 、 中 間 作 用 性 イ ン ス リ ン 、 長 期 作 用 性 イ ン ス リ ン 、

作 用 性 及 び 即 効 性 イ ン ス リ ン の 組 合 せ 、 ミ ナ ル レ ス タ ッ ト (Minalrestat)、 ト ル レ ス タ
ッ ト (Tolrestat)、 ソ ル ビ ニ ル (Sorbinil)、 メ ト ソ ル ビ ニ ル (Methosorbinil)、 ゾ ポ ル レ ス
タ ッ ト (Zopolrestat)、 エ パ ル レ ス タ ッ ト (Epalrestat)、 ゼ ナ レ ス タ ッ ト (Zenarestat)、
イ ミ レ ス タ ッ ト (Imirestat)、 ポ ナ ル レ ス タ ッ ト (Ponalrestat)、 ONO-2235、 GP-1447、 CT-
112、 BAL-ARI 8、 AD-5467、 ZD5522、 M-16209、 NZ-314、 M-79175、 SPR-210、 ADN 138、 又
は SNK-860、 ミ グ リ ト ー ル 、 ア カ ル ボ ー ス 、 グ リ ピ ザ イ ド 、 グ リ ブ リ ド 、 ク ロ ル プ ロ パ ミ
ド 、 ト ル ブ タ ミ ド 、 ト ラ ザ ミ ド 、 又 は グ リ メ ピ リ ド か ら 成 る 群 か ら 選 定 さ れ る 、 請 求 項 １
３ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 下 記 工
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

(式 中 、 R 1 、 R 2 、 G、 Lは ） 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 下 記 工
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を す
る

中
間

程

を 含 む 、 請 求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル の
調 製 方 法 請 求 項 1～ 8に 記 載 の 通 り で あ る

程



【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 １ ７ 】
　 下 記 工
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

(式 中 、 R 1 、 R 3 、 及 び R 4 は
） 。

【 請 求 項 １ ８ 】
　 下 記 工
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を 含 む 、 請 求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル ア セ ト ニ ト リ ル の
調 製 方 法 。

程

を 含 む 、 請 求 項 15又 は 16に 記 載 の 方 法 請 求 項 1～ 8に 記 載 の 通 り
で あ る

程



【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

(式 中 、 R 1 、 R 3 、 及 び R 4 は
） 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 1,3-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2(3H)-イ リ デ ン (2-ク ロ ロ -6-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ
ト ニ ト リ ル
1,3-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2(3H)-イ リ デ ン (2-ク ロ ロ -6-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト
ニ ト リ ル
1,3-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2(3H)-イ リ デ ン (6-ク ロ ロ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )ア セ ト ニ ト リ ル ：
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 式 (II)の 中 間 体 化 合 物 。
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を 含 む 、 請 求 項 15に 記 載 の 方 法 請 求 項 1～ 8に 記 載 の 通 り で あ る
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