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【 請 求 項 １ 】
式 （ Ｉ ） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Xは H又 は ア ル キ ル で あ り 、 そ し て Rは イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル 、 ベ ン ジ ル ス ル ホ
ニ ル 、 ナ フ チ ル エ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 メ シ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル か ら な る 群
よ り 選 択 さ れ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
前 記 ア リ ー ル が 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 又 は ハ ロ ア ル キ ル に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ
て い る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
前 記 ア リ ー ル が フ ェ ニ ル 又 は ベ ン ジ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 ４ 】
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が オ キ ソ 又 は ア ル キ ル に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ て い る 請 求
項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が ジ メ チ ル -オ キ ソ -ビ シ ク ロ [2.2.1]-ヘ プ チ ル  メ チ ル  ス
ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
式 （ Ｉ Ｉ ） ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 1 は H又 は オ キ ソ で あ り 、 そ し て R 2  は ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 置 換 さ れ て い て も よ
い ア リ ー ル 、 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
R 1 が オ キ ソ で あ る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
R 2 が 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
前 記 ア リ ー ル が ハ ロ ゲ ン に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ て い る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
R 1 が Hで あ る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
R 2 が 置 換 さ れ て い て も よ い ピ リ ジ ル で あ る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
前 記 へ テ ロ ア リ ー ル が シ ア ノ に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ て い る 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
式 （ Ｉ Ｉ Ｉ ） ：
【 化 ３ 】
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［ 式 中 、 R 4 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 又 は ア ル キ ル よ り 選 択 さ れ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
前 記 ア ル キ ル が C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 １ ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
前 記 ア ル キ ル が t-ブ チ ル で あ る 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
前 記 ア リ ー ル が ハ ロ ゲ ン 又 は ハ ロ ア ル キ ル に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ て い る 請 求 項 １ ５ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
前 記 ア リ ー ル が フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 １ ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
式 （ Ｉ Ｖ ） ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 5 は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
R 5 が C 1 -C 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ０ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
R 5 が エ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
式 （ Ｖ ） ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 6 が ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル で あ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル が イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
前 記 ア リ ー ル が ハ ロ ゲ ン 又 は シ ア ノ に よ り １ つ 以 上 置 換 さ れ て い る 請 求 項 ２ ３ 記 載 の 化 合
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物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
前 記 ア リ ー ル が フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
式 （ Ｖ Ｉ ） ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 7 は ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 。 ］
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
R 7 が C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
R 7 が イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル で あ る 請 求 項 ２ ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
以 下 か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 ：
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-4-ピ ペ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ
ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S)-4,4-ジ フ ル オ ロ -1-({[1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-4-ピ ペ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ
ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[(3S)-1-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }
ア セ チ ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[(3S)-1-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }
ア セ チ ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-{[(1-ベ ン ジ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )ア ミ ノ ]ア セ チ ル }-4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2
-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[1-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )
ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(4-シ ア ノ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4-フ ル オ ロ ピ
ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(4-シ ア ノ -3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4
-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(4-シ ア ノ -3,5-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ
ル )-4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(3-シ ア ノ -5-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4
-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ; 
(2S,4S)-1-({[1-(3,5-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4-フ ル
オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-{[(4-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )ア ミ ノ ]ア セ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -2-カ
ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
エ チ ル 3-({2-[(2S,4S)-2-シ ア ノ -4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ エ チ ル }ア ミ ノ
)-8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク タ ン -8-カ ル ボ キ シ レ ー ト  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )ピ
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ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-[({4-[4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]シ ク ロ ヘ キ シ ル }ア ミ ノ )
ア セ チ ル ] ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;      
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-{[(4-ピ リ ジ ン -2-イ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )ア ミ ノ ]ア セ チ ル }ピ ロ リ ジ
ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 (シ ス 及 び ト ラ ン ス );
(2S,4S)-1-{[(4-Tert-ブ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )ア ミ ノ ]ア セ チ ル }-4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2
-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-[({[(3R)-1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ロ リ ジ ニ ル ]メ チ ル }ア ミ
ノ )ア セ チ ル ]-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル 及 び 塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-[({[(3S)-1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ロ リ ジ ニ ル ]メ チ ル }ア ミ
ノ )ア セ チ ル ]-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル 及 び 塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-[({[(3R)-1-(3-シ ア ノ -5-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ロ リ ジ ニ ル ]メ チ ル }ア ミ ノ )ア
セ チ ル ]-4-フ ル オ ロ -2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[1-(4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル ) 
ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-[({1-[4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }ア ミ
ノ )ア セ チ ル ]ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(1,3-ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )
-4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-({[(1R,4R)-7,7-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ -1-イ ル ]メ チ
ル }ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ
ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-1-({[1-(ベ ン ジ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )-4-フ ル オ ロ
ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-{[(1-{[2-(1-ナ フ チ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )ア
ミ ノ ]ア セ チ ル } ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[1-(メ シ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ チ ル )
ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[(3R)-1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ロ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }ア セ
チ ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[(3S)-1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ロ リ ジ ニ ル ]ア ミ ノ }ア セ
チ ル )-2-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ト リ ル  塩 酸 塩 ;
6-[(3S)-3-({2-[(2S,4S)-2-シ ア ノ -4-フ ル オ ロ ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ エ チ ル }ア ミ
ノ )ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ]ニ コ チ ノ ニ ト リ ル  ビ ス (ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト ); 及 び
(2S,4S)-4-フ ル オ ロ -1-({[1-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル ]ア ミ ノ }ア セ
チ ル )ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ト リ ル  ト リ フ ル オ ロ ア セ テ ー ト 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
Aが Hで あ り 、 そ し て 式 中 の 示 さ れ た ニ ト リ ル に 対 し て ト ラ ン ス に 位 置 し て い る 請 求 項 １ 、
６ 、 １ ５ 、 ２ ０ 、 ２ ３ 、 又 は ２ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
Xが Hで あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
Xが C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
Xが メ チ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
請 求 項 １ ～ ３ ５ の い ず れ か 記 載 の 化 合 物 を 含 む 医 薬 製 剤 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を さ ら に 含 む 請 求 項 ３ ６ 記 載 の 医 薬 製 剤 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
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ポ ス ト -プ ロ リ ン /ア ラ ニ ン 開 裂 プ ロ テ ア ー ゼ の 阻 害 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 請 求 項 １
～ ３ ５ の い ず れ か 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
該 ポ ス ト -プ ロ リ ン /ア ラ ニ ン 開 裂 プ ロ テ ア ー ゼ が セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ で あ る 請 求 項 ３ ８ 記
載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
該 セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ が ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ で あ る 請 求 項 ３ ９ 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ １ 】
該 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ が DPP-IIで あ る 請 求 項 ４ ０ 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
該 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ が DPP-IVで あ る 請 求 項 ４ ０ 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
代 謝 性 疾 患 、 胃 腸 疾 患 、 ウ イ ル ス 性 疾 患 、 炎 症 性 疾 患 、 糖 尿 病 、 肥 満 、 高 脂 血 症 、 皮 膚 若
し く は 粘 膜 疾 患 、 乾 癬 、 腸 疾 患 、 便 秘 、 自 己 免 疫 疾 患 、 脳 脊 髄 炎 、 補 体 介 在 性 疾 患 、 糸 球
体 腎 炎 、 脂 肪 異 栄 養 症 、 組 織 損 傷 、 心 身 性 の 、 抑 鬱 性 の 、 及 び 神 経 精 神 医 学 的 疾 患 、 HIV
感 染 、 ア レ ル ギ ー 、 炎 症 、 関 節 炎 、 移 植 拒 絶 、 高 血 圧 、 う っ 血 性 心 不 全 、 腫 瘍 、 及 び ス ト
レ ス 誘 発 性 発 育 不 全 の 治 療 又 は 予 防 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 請 求 項 １ ～ ３ ５ の い ず れ
か 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
活 性 治 療 物 質 と し て 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ３ ５ の い ず れ か 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ の 阻 害 の た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ３ ５ の い ず れ
か 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
代 謝 性 疾 患 、 胃 腸 疾 患 、 ウ イ ル ス 性 疾 患 、 炎 症 性 疾 患 、 糖 尿 病 、 肥 満 、 高 脂 血 症 、 皮 膚 若
し く は 粘 膜 疾 患 、 乾 癬 、 腸 疾 患 、 便 秘 、 自 己 免 疫 疾 患 、 脳 脊 髄 炎 、 補 体 介 在 性 疾 患 、 糸 球
体 腎 炎 、 脂 肪 異 栄 養 症 、 組 織 損 傷 、 心 身 性 の 、 抑 鬱 性 の 、 及 び 神 経 精 神 医 学 的 疾 患 、 HIV
感 染 、 ア レ ル ギ ー 、 炎 症 、 関 節 炎 、 移 植 拒 絶 、 高 血 圧 、 う っ 血 性 心 不 全 、 腫 瘍 、 及 び ス ト
レ ス 誘 発 性 発 育 不 全 の 治 療 又 は 予 防 の た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ３ ５
の い ず れ か 記 載 の 化 合 物 。
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