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【 請 求 項 １ 】
　 式 :

の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 含 む 、 哺 乳 類 対 象 に お け る 神 経 疾 患 も し く は  
ミ ト コ ン ド リ ア 疾 患 を 処 置 す る た め の 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、 治 療 的 に 有 効 な 用 量 の 該 薬  
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学 的 組 成 物 が 該 対 象 に 投 与 さ れ 、
　 式 中 、
　 X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6
ア ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル  
- O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
　 R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
　 Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3  
、 も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル  
ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :



10

20

30

40

50

JP 2021-533115 A5 2022.8.5(3)

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る か ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
　 　 R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
　 　 　 Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
　 　 　 X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
　 　 　 R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
　 こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ  
ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
　 　 　 ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る 、
該 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
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　 式 中 、
　 X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6
ア ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル  
- O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
　 R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
　 Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル ;  x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C
1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も  
し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル  
ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
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　 　 　 　 a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る か ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
　 　 R 1 は 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ  
ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は - Y ' - X 3 - R g で あ り  
、 こ こ で 、
　 　 　 Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
　 　 　 X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
　 　 　 R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
　 こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 C 1 ～ 1 8 ア  
ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 も し く は 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る 、
請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 前 記 神 経 疾 患 が 、 て ん か ん 、 双 極 性 障 害 も し く は 双 極 性 障 害 の 躁 病 期 、 頭 痛 、 片 頭 痛 、  
外 傷 性 脳 損 傷 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 ハ ン チ ン ト ン 病 、 フ リ ー ド ラ イ ヒ 運  
動 失 調 、 ま た は 視 神 経 萎 縮 で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 前 記 て ん か ん が 薬 剤 耐 性 て ん か ん で あ る 、 請 求 項 3 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 ミ ト コ ン ド リ ア 疾 患 が ミ ト コ ン ド リ ア D N A 枯 渇 症 候 群 も し く は 機 能 不 全 ミ ト コ ン  
ド リ ア 呼 吸 鎖 障 害 で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
経 口 的 に 、 舌 下 に 、 鼻 腔 内 に 、 静 脈 内 に 、 皮 下 に 、 非 経 口 的 に 、 吸 入 も し く は エ ア ロ ゾ ル  
を 介 し て 投 与 さ れ る か 、 ま た は 前 記 対 象 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
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【 請 求 項 ７ 】
　 Y が - N H - で あ り 、 R 2 が 水 素 で あ り 、 か つ R 1 が C 1 ～ 8 ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の
薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 R 1 が イ ソ ペ ン チ ル で あ る 、 請 求 項 7 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 構 造 :

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 有 し 、
　 式 中 、
　 R 2 、 R 3 、 X 1 、 お よ び X 2 は 上 記 に 定 義 さ れ る 通 り で あ り ;  か つ
　 R b は 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 こ こ で 、 R d は 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の  
置 換 型 で あ る か ;  ま た は
　 R c は 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ  
り ;  か つ
　 y は 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 X 1 お よ び X 2 が = O で あ る か 、 R 3 が 水 素 で あ る か 、 ま た は R 4 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 1 記  
載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 1 が - ( C H 2 ) x C ≡ C R a で あ り ;  こ こ で 、 x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り 、 か つ R a が 、  
C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ  
テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬  
学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 1 が 、

、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - C H 2 - C H 3 、
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、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 3 - C H 3 、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 2 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 )
2 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 3 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 6 - C H 3 、 も し く は - C H 2 - C ≡  
C - C H 2 - C H = C H - C H 3 で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 R f が 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル も し く は C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬  
学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 R f が 、 - F 、 - O C H 3 、 - C F 3 、 も し く は - N H S ( O ) 2 C H 3 基 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 1 3
記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 前 記 化 合 物 が 、
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、 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組  
成 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と と も に 製 剤 化 さ れ る 、 請 求 項 1 記 載 の 薬 学  
的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 ( A )  式 :

の 化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ;  お よ び
　 ( B )  賦 形 剤
を 含 む 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、
　 式 中 、
　 X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6
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ア ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル  
- O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
　 R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
　 Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3  
、 も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル  
ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
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か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る か ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
　 　 R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
　 　 　 Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
　 　 　 X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
　 　 　 R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
　 こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ  
ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
　 　 　 ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る 、
該 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 式 :

の 化 合 物 で あ っ て 、
　 式 中 、
　 X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6
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ア ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル  
- O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
　 R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
　 Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 イ ソ ペ ン チ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3 、  
も し く は 4 で あ り か つ R a が C 2 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 1  
～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x
C ≡ C R a ;
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル  
ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基 ;  ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
　 　 　 　 R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
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か の 置 換 型 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る か ;
　 こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
　 　 R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
　 　 　 Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
　 　 　 X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
　 　 　 R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
　 こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
　 　 R 1 は 、
　 　 　 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ  
ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
　 　 　 ま た は
　 　 　 式 :

の 基 で あ っ て 、
　 　 　 　 R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
　 　 　 　 　 こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
　 　 　 　 R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1  
2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ り ;
　 　 　 　 か つ
　 　 　 　 y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
　 　 　 該 基
　 　 で あ る 、
該 化 合 物 、 あ る い は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
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ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ る 、 請 求 項 1 9 記 載 の 化 合 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 ４ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ ６ 】
[ 本 発 明 1 0 0 1 ]
  式 :

の 化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 含 む 薬 学 的 組 成 物 の 治 療 的 に 有 効 な 用 量 を  
、 対 象 に 投 与 す る 段 階 を 含 む 、 哺 乳 類 対 象 に お け る 神 経 疾 患 も し く は ミ ト コ ン ド リ ア 疾 患  
を 処 置 す る 方 法 で あ っ て 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
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  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3 、  
も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6  
～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア  
ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
    R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
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      Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
      X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
      R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル  
、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か  
の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ ル  
、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
      ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
該 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 2 ]
  前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
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  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル ;  x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C
1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も  
し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア  
ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
    R 1 は 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ  
ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は - Y ' - X 3 - R g で あ り  
、 こ こ で 、
      Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
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置 換 型 で あ り ;
      X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
      R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル  
、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か  
の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル  
ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 も し く は 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
本 発 明 1 0 0 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 3 ]
  前 記 疾 患 が 神 経 疾 患 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 4 ]
  前 記 神 経 疾 患 が 、 て ん か ん 、 双 極 性 障 害 も し く は 双 極 性 障 害 の 躁 病 期 、 頭 痛 、 片 頭 痛 、  
外 傷 性 脳 損 傷 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 ハ ン チ ン ト ン 病 、 フ リ ー ド ラ イ ヒ 運  
動 失 調 、 ま た は 視 神 経 萎 縮 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 3 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 5 ]
  前 記 神 経 疾 患 が て ん か ん で あ る 、 本 発 明 1 0 0 4 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 6 ]
  前 記 て ん か ん が 薬 剤 耐 性 て ん か ん で あ る 、 本 発 明 1 0 0 5 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 7 ]
  前 記 疾 患 が ミ ト コ ン ド リ ア 疾 患 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 8 ]
  前 記 ミ ト コ ン ド リ ア 疾 患 が ミ ト コ ン ド リ ア D N A 枯 渇 症 候 群 も し く は 機 能 不 全 ミ ト コ ン  
ド リ ア 呼 吸 鎖 障 害 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 7 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 0 9 ]
  前 記 薬 学 的 組 成 物 が 、 経 口 的 に 、 舌 下 に 、 鼻 腔 内 に 、 静 脈 内 に 、 皮 下 に 、 非 経 口 的 に 、  
吸 入 も し く は エ ア ロ ゾ ル を 介 し て 投 与 さ れ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 0 8 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 0 ]
  前 記 対 象 が ヒ ト で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 0 9 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 1 ]
  Y が - N H - で あ り 、 R 2 が 水 素 で あ り 、 か つ R 1 が C 1 ～ 8 ア ル キ ル で あ る 、 本 発 明 1 0 0 1 の  
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方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 2 ]
  R 1 が イ ソ ペ ン チ ル で あ る 、 本 発 明 1 0 1 1 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 3 ]
  前 記 化 合 物 が 、 構 造 :

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 有 し 、
  式 中 、
  R 2 、 R 3 、 X 1 、 お よ び X 2 は 上 記 に 定 義 さ れ る 通 り で あ り ;  か つ
  R b は 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
    こ こ で 、 R d は 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の  
置 換 型 で あ る か ;  ま た は
  R c は 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ  
り ;  か つ
  y は 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 1 0 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 4 ]
  X 1 お よ び X 2 が = O で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 1 3 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 5 ]
  R 3 が 水 素 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 1 4 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 6 ]
  R 4 が 水 素 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 1 5 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 7 ]
  R 1 が - ( C H 2 ) x C ≡ C R a で あ り ;  こ こ で 、 x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り 、 か つ R a が 、  
C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ  
テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1  
0 1 6 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 8 ]
  R 1 が - ( C H 2 ) y 1 - C ≡ C - C 1 ～ 8 ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で 、 y 1 = 1 ～ 2 で あ る 、 本 発 明 1 0 1  
7 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 1 9 ]
  R 1 が - ( C H 2 ) y 1 - C ≡ C - C 1 ～ 3 ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で 、 y 1 = 1 ～ 2 で あ る 、 本 発 明 1 0 1  
8 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 0 ]
  R 1 が - ( C H 2 ) y 1 - C ≡ C - ( C H 2 ) y 2 - C H 3 で あ り 、 こ こ で 、 y 2 = 1 ～ 6 で あ る 、 本 発 明 1 0 1  
8 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 1 ]
  R 1 が 、
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、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - C H 2 - C H 3 、

、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 3 - C H 3 、 - ( C H 2 ) 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 2 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 )
2 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 3 - C H 3 、 - C H 2 - C ≡ C - ( C H 2 ) 6 - C H 3 、 も し く は - C H 2 - C ≡  
C - C H 2 - C H = C H - C H 3 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 1 6 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 2 ]
  R f が 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル も し く は C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0  
1 6 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 3 ]
  R f が 、 - F 、 - O C H 3 、 - C F 3 、 も し く は - N H S ( O ) 2 C H 3 基 で 置 換 さ れ て い る 、 本 発 明 1 0  
2 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 4 ]
  前 記 化 合 物 が 、
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、 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ る 、 本 発 明 1 0 0 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 5 ]
  前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 本 発 明 1 0 2 4 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 6 ]
  前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 7 ]
  R 1 が
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で あ る 、 本 発 明 1 0 2 6 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 8 ]
  R 1 が

で あ る 、 本 発 明 1 0 2 7 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 2 9 ]
  前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 2 お よ び 1 0 2 6 ～ 1 0 2 8 の い ず れ  
か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 3 0 ]
  前 記 化 合 物 が 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と と も に 製 剤 化 さ れ る 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 2  
9 の い ず れ か の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 3 1 ]
  ( A )  式 :

の 化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ;  お よ び
  ( B )  賦 形 剤
を 含 む 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3 、  
も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6  
～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換  
型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
      式 :
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の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア  
ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
    R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
      Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
      X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
      R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル  
、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か  
の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
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    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ ル  
、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
      ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
該 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 2 ]
  前 記 化 合 物 が 、

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の 置 換 型 で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル ;  x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C
1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も  
し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
      式 :
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の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア  
ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
    R 1 は 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ  
ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は - Y ' - X 3 - R g で あ り  
、 こ こ で 、
      Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
      X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
      R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル   C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル  
、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の 置 換 型 で あ る  
か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
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    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル も し く は 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル ;
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
本 発 明 1 0 3 1 の 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 3 ]
  経 口 、 舌 下 、 鼻 腔 内 、 静 脈 内 、 皮 下 、 非 経 口 、 吸 入 、 も し く は エ ア ロ ゾ ル 送 達 の た め に  
製 剤 化 さ れ て い る 、 本 発 明 1 0 3 2 の 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 4 ]
  前 記 化 合 物 が 、 本 発 明 1 0 0 2 ～ 1 0 2 9 の い ず れ か の 化 合 物 で あ る 、 本 発 明 1 0 3 2 も し く  
は 本 発 明 1 0 3 3 の 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 5 ]
  単 位 用 量 と し て 製 剤 化 さ れ て い る 、 本 発 明 1 0 3 2 も し く は 本 発 明 1 0 3 3 の い ず れ か の 薬  
学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 6 ]
  式 :

の 化 合 物 で あ っ て 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
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  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      イ ソ ペ ン チ ル 、 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 も し く は C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル ;  x が 1 、 2 、 3 、 も  
し く は 4 で あ り か つ R a が C 2 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 1 ～  
1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C  
≡ C R a ;
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア  
ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
    R 1 は 、 C 1 ～ 1 2 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は  
- Y ' - X 3 - R g で あ り 、 こ こ で 、
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      Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の  
置 換 型 で あ り ;
      X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
      R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル  
、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か  
の 置 換 型 で あ る か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル 、 C 7 ～ 1 8 ア ラ ル キ ル  
、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 ;
      ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C
6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
該 化 合 物 、 あ る い は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
[ 本 発 明 1 0 3 7 ]

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の 置 換 型 で あ り ;
  Y は - N H - も し く は - O - で あ り ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
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      C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル 、 置 換 C 6 ～ 1 8 ア ル ケ ニ ル ;  ま た は 、 x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4  
で あ り か つ R a が C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し  
く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 - ( C H 2 ) x C ≡ C R a ;
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
    z が 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
    R e が 、 ハ ロ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ  
ノ 、 も し く は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基 ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        a が 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ り 、
        R f が 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る 、
      該 基
    で あ る か ;
  こ こ で 、 Y が - N H - で あ り か つ R 2 が 水 素 で は な い 場 合 、
      R 1 は 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ  
テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は - Y ' - X 3 - R g で あ  
り 、 こ こ で 、
        Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基  
の 置 換 型 で あ り ;
        X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
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        R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル   C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の 置 換 型 で あ  
る か ;  あ る い は
  こ こ で 、 Y が - O - で あ る 場 合 、
    R 1 は 、
      C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル も し く は 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル ;  ま た は
      式 :

の 基 で あ っ て 、
        R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
          こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず  
れ か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
        R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2
ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型  
で あ り ;
        か つ
        y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
      該 基
    で あ る 、
本 発 明 1 0 3 6 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 8 ]

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  R 2 、 R 3 、 X 1 、 お よ び X 2 は 上 記 に 定 義 さ れ る 通 り で あ り ;  か つ
  R b は 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ ー  
ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
    こ こ で 、 R d は 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ か の  
置 換 型 で あ る ;  ま た は
  R c は 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ  
ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ  
り ;  か つ
  y は 0 、 1 、 も し く は 2 で あ る 、
本 発 明 1 0 3 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 3 9 ]
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も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア ル カ ン  
ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル - O - C 6 ～  
1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の 置 換 型 で あ り ;
  Y は - N H - で あ り ;
  R 1 は 、 C 6 ～ 1 2 ア ル ケ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ  
ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 、 ま た は - Y ' - X 3 - R g で あ り 、  
こ こ で 、
    Y ' は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ン ジ イ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア レ ー ン ジ イ ル 、 も し く は ど ち ら か の 基 の 置  
換 型 で あ り ;
    X 3 は 、 共 有 結 合 、 - O - 、 - N H C ( O ) - 、 も し く は - C ( O ) N H - で あ り ;  か つ
    R g は 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル   C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、  
C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 7 ～ 1 2 ア ラ ル キ ル 、 も し く は い ず れ か の 基 の 置 換 型 で あ る 、
本 発 明 1 0 3 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 0 ]

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ 、
  式 中 、
  X 1 お よ び X 2 は 各 々 独 立 し て オ キ ソ も し く は ヒ ド ロ キ シ で あ り ;
  R 2 は 、 水 素 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 C 5 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 C 1 ～ 6 ア  
ル カ ン ジ イ ル - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - N H - C O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 - C 1 ～ 4 ア ル カ ン ジ イ ル -  
O - C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 も し く は そ の 置 換 型 で あ り ;
  R 3 は 、 水 素 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ヒ ド  
ロ キ シ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 6 ア シ ル 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア ル キ  
ル ア ミ ノ 、 C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の 置 換 型 で あ り ;
  Y は - O - で あ り ;
  R 1 は 、
    C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル お よ び 置 換 C 1 ～ 1 8 ア ル キ ニ ル ;  ま た は
    式 :
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の 基 で あ っ て 、
      R b が 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル 、 置 換 C 6 ～ 1 2 ア  
リ ー ル 、 も し く は - C ( O ) R d で あ り ;
        こ こ で 、 R d が 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 - N H N H 2 、 C 1 ～ 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 ～ 6 ア  
ル キ ル ア ミ ノ 、 も し く は C 1 ～ 8 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ま た は 最 後 の 3 つ の 基 の う ち の い ず れ  
か の 置 換 型 で あ る ;  ま た は
      R c が 、 水 素 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 6 ～ 1 2 ア  
リ ー ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は 最 後 の 5 つ の 基 の う ち の い ず れ か の 置 換 型 で  
あ り ;  か つ
      y が 0 、 1 、 2 、 も し く は 3 で あ る 、
    該 基
  で あ る 、
本 発 明 1 0 3 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 1 ]
  X 1 お よ び X 2 が = O で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1 0 4 0 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 2 ]
  R 3 が 水 素 で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1 0 4 1 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 3 ]
  R 4 が 水 素 で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1 0 4 2 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 4 ]
  R 1 が - ( C H 2 ) x C ≡ C R a で あ り ;  こ こ で 、 x が 1 、 2 、 3 、 も し く は 4 で あ り 、 か つ R a が 、  
C 1 ～ 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 1 ～ 8 ア ル キ ニ ル 、 C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 も し く は こ れ ら の 基 の  
う ち の い ず れ か の 置 換 型 で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1 0 4 3 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 5 ]
  R f が 、 置 換 C 6 ～ 1 2 ア リ ー ル も し く は C 1 ～ 1 2 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 も  
し く は 1 0 4 1 ～ 1 0 4 3 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 6 ]
  R f が 、 - F 、 - O C H 3 、 - C F 3 、 も し く は - N H S ( O ) 2 C H 3 基 で 置 換 さ れ て い る 、 本 発 明 1 0  
4 5 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 7 ]
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ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と し て さ ら に 定 義 さ れ る 、 本 発 明 1 0 3 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 8 ]

で あ る 、 本 発 明 1 0 4 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 9 ]

で あ る 、 本 発 明 1 0 3 7 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 5 0 ]
  R 1 が 、

で あ る 、 本 発 明 1 0 4 9 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 5 1 ]
  2 - ( ( 3 - フ ェ ニ ル プ ロ プ - 2 - イ ン - 1 - イ ル ) ア ミ ノ ) ナ フ タ レ ン - 1 , 4 - ジ オ ン で も 、 2 - ( イ ソ  
ペ ン チ ル ア ミ ノ ) ナ フ タ レ ン - 1 , 4 - ジ オ ン で も 、 2 - ( イ ソ ペ ン チ ル オ キ シ ) ナ フ タ レ ン - 1 , 4 -  
ジ オ ン で も 、 2 - ブ ト キ シ ナ フ タ レ ン - 1 , 4 - ジ オ ン で も 、 2 - ( ベ ン ジ ル オ キ シ ) ナ フ タ レ ン -  



10

20

30

40

50

JP 2021-533115 A5 2022.8.5(37)

1 , 4 - ジ オ ン で も な い 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1 0 5 0 の い ず れ か の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 5 2 ]
  式 :

の 化 合 物 、 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
[ 本 発 明 1 0 5 3 ]

も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 本 発 明 1 0 5 2 の 化 合 物 。
[ 本 発 明 1 0 5 4 ]
  薬 学 的 組 成 物 中 に も し く は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 中 に 含 ま れ る 、 本 発 明 1 0 3 7 ～ 1  
0 5 3 の い ず れ か の 化 合 物 。
　 本 開 示 の 他 の 目 的 、 特 徴 、 お よ び 利 点 は 、 以 下 の 詳 細 な 説 明 か ら 明 ら か に な る で あ ろ う  
。 し か し な が ら 、 本 発 明 の 特 定 の 態 様 を 示 す も の の 、 詳 細 な 説 明 お よ び 具 体 的 な 実 施 例 は  
、 こ の 詳 細 な 説 明 か ら 当 業 者 に は 本 発 明 の 趣 旨 お よ び 範 囲 内 の さ ま ざ ま な 変 更 お よ び 修 正  
が 明 ら か に な る も の と 考 え ら れ る の で 、 実 例 と し て の み 示 さ れ た も の で あ る と 理 解 さ れ る  
べ き で あ る 。 特 定 の 化 合 物 が あ る 特 定 の 一 般 的 な 式 に 帰 さ れ て い る か ら と い っ て 、 そ れ が  
別 の 一 般 的 な 式 に も 属 し う る こ と を 意 味 す る も の で は な い こ と に 留 意 さ れ た い 。
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