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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
式 (I)：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Aは -C(O)NH-、 -NHC(O)-、 -N(R 7 )-CH 2 -お よ び -CH 2 -N(R

7 )-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基 で あ り
；
R 1 は -NHC(O)(CH 2 ) d XR

8 で あ り ；
R 2 は 水 素 で あ り ；
R 3 は 水 素 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 ま た は 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル に よ り 場 合 に よ り 置
換 さ れ た C 3 - 6 ア ル ケ ニ ル で あ り ；
R 4 は ヒ ド ロ キ シ 、 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 3 - 6 ア
ル ケ ニ ル オ キ シ 、 ま た は C 1 - 6 ア ル コ キ シ も し く は -O(CH 2 ) e NR

7 R 9 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ
れ た C 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ り 、



R 5 は ヒ ド ロ キ シ で あ る か 、 ま た は
R 4 と R 5 は 介 在 す る 原 子 と 一 緒 に 次 の 構 造 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Yは -CH 2 -、 -CH(CN)-、 -O-、 -N(R

1 0 )-お よ び -CH(SR 1 0 )-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基
で あ る が 、 こ こ で Aが -NHC(O)-、 -N(R 7 )-CH 2 -ま た は -CH 2 -N(R

7 )-で あ る と き 、 Yは -O-で あ
る こ と を 条 件 と す る ］ を 有 す る 環 式 基 を 形 成 し ；
R 6 は 水 素 ま た は 弗 素 で あ り ；
R 7 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 8 は 次 の 構 造 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
ま た は
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り ；
R 9 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 1 0 は 水 素 で あ る か 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5ま た
は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら
選 択 さ れ る 基 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り ；
R 1 1 は 水 素 、 -C(O)OR 1 4 、 -C(O)NHR 1 4 、 -C(O)CH 2 NO 2 ま た は -C(O)CH 2 SO 2 R

7 で あ り ;
R 1 2 は 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ も し く は C 1 - 4 ア ル コ キ シ に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 4 ア ル キ
ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
R 1 3 は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 チ オ ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 -NH 2 、 -NH(C 1 - 4 ア
ル キ ル )ま た は -N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 で あ り ；
R 1 4 は 水 素 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 フ ェ ニ ル も し く は C 1 - 4 ア ル コ キ シ に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 4 ア
ル コ キ シ 、 -C(O)C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(O)OC 1 - 6 ア ル キ ル 、 -OC(O)C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -OC(O)OC 1 - 6
ア ル キ ル 、 -C(O)NR 1 7 R 1 8 、 -NR 1 7 R 1 8 、 お よ び ニ ト ロ も し く は -C(O)OC 1 - 6 ア ル キ ル に よ り 場
合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 3個 以 下 の 基 に よ り 場 合 に よ り 置 換
さ れ た C 1 - 6 ア ル キ ル 、
-(CH 2 ) w C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
-(CH 2 ) w ヘ テ ロ シ ク リ ル 、
-(CH 2 ) w ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
-(CH 2 ) w ア リ ー ル 、
C 3 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 ま た は
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C 3 - 6 ア ル キ ニ ル で あ り ；
R 1 5 は 水 素 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル ま た は
ベ ン ジ ル 、 ア セ チ ル ま た は ベ ン ゾ イ ル で あ り ；
R 1 6 は 水 素 も し く は R 1 3 で あ る か 、 ま た は R 1 6 と R 1 2 は 連 結 し て 二 価 の 基 -O(CH 2 ) 2 -ま た は -(C
H 2 ) t -を 形 成 し ；
R 1 7 と R 1 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 ま た は フ ェ ニ ル も し く は -C(O)OC 1 - 6 ア ル キ ル に よ り 場 合
に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 6 ア ル キ ル で あ る か 、 ま た は
R 1 7 と R 1 8 は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に 5ま た は 6員 ヘ テ ロ 環 式 基 を 形 成 し 、
場 合 に よ り 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 1個 の さ ら な る ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る ；
Xは -U(CH 2 ) v B-、 -U(CH 2 ) v -ま た は 次 式 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
【 化 ６ 】
　
　
　
　
お よ び
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り ；
Uと Bは 、 独 立 し て -N(R 1 5 )-、 -O-、 -S(O) z -、 -N(R

1 5 )C(O)-、 -C(O)N(R 1 5 )-お よ び -N[C(O)R
1 5 ]-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基 で あ り ；
Wは -C(R 1 6 )-ま た は 窒 素 原 子 で あ り ；
dは 0ま た は 1～ 5の 整 数 で あ り ；
eは 2～ 4の 整 数 で あ り ；
jお よ び zは そ れ ぞ れ 独 立 し て 0～ 2の 整 数 で あ り ；
wは 0～ 4の 整 数 で あ り ；
tは 2ま た は 3で あ り ；
vは 1～ 8の 整 数 で あ る ］
で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ 】
Aが -N(R 7 )-CH 2 -で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
Xが -O(CH 2 ) 2 NH-ま た は -O(CH 2 ) 2 O-で あ る 、 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
dが 2で あ る 、 先 行 す る 請 求 項 の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
R 8 が 次 式 ：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ヘ テ ロ 環 は 6ま た は 7位 置 で 連 結 さ れ て い て か つ j、 R 1 1 、 R 1 2 お よ び R 1 3 は 請 求 項 １
に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ］
の ヘ テ ロ 環 式 基 で あ る 、 先 行 す る 請 求 項 の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
実 施 例 1～ 8の い ず れ か 一 つ に 定 義 さ れ た 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に
許 容 さ れ る 誘 導 体 。
【 請 求 項 ７ 】
4"-(S)-{3-[2-(3-カ ル ボ キ シ -7-ク ロ ロ -1-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ
リ ン -6-イ ル ア ミ ノ )-エ ト キ シ ]-プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ }-4"-デ オ キ シ ア ジ ス ロ マ イ シ ン ；
4"-(R)-{3-[2-(3-カ ル ボ キ シ -7-ク ロ ロ -1-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ
リ ン -6-イ ル ア ミ ノ )-エ ト キ シ ]-プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ }-4"-デ オ キ シ ア ジ ス ロ マ イ シ ン ；
4"-(S)-{3-[2-(3-カ ル ボ キ シ -7-ク ロ ロ -1-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ
リ ン -6-イ ル オ キ シ )-エ ト キ シ ]-プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ }-4"-デ オ キ シ ア ジ ス ロ マ イ シ ン ；
4"-(S)-{3-[2-(3-カ ル ボ キ シ -1-シ ク ロ プ ロ ピ ル -4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -キ ノ リ ン -6-イ
ル オ キ シ )-エ ト キ シ ]-プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ }-4"-デ オ キ シ ア ジ ス ロ マ イ シ ン =11,12-環 状 カ
ル ボ ナ ー ト ； お よ び
4"-(3-{[2-(7-ク ロ ロ -1-シ ク ロ プ ロ ピ ル -3-メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-オ キ ソ -1,4-ジ ヒ ド ロ -
キ ノ リ ン -6-イ ル ア ミ ノ )-エ チ ル ]-メ チ ル -ア ミ ノ }-プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ )-4"-デ オ キ シ ア
ジ ス ロ マ イ シ ン ；
か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 。
【 請 求 項 ８ 】
請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 製 造 す る 方 法 で あ っ て 、
a)　 式 (II)：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 酸 (III)［ 式 中 、 X a お よ び R 8 a は 請 求 項 １ に 定 義 さ れ た Xお よ び R 8 で あ る か ま た
は Xお よ び R 8 に 変 換 し う る 基 で あ る ］ の 好 適 な 活 性 化 さ れ た 誘 導 体 と 反 応 さ せ て 式 (I)［ 式
中 、 dは 1～ 5の 整 数 で あ る ］ の 化 合 物 を 生 成 さ せ る ス テ ッ プ ；
b)　 式 (II)の 化 合 物 を カ ル ボ ン 酸 HOC(O)N(R 1 5 )(CH 2 ) v B

a R 8 a (IV)の 好 適 な 活 性 化 さ れ た 誘
導 体 と 反 応 さ せ て 式 (I)の 化 合 物 ［ 式 中 、 dは 0で あ り か つ Uは -C(O)N(R 1 5 )-で あ る ］ を 生 成
さ せ る ス テ ッ プ ；
c)　 式 (II)の 化 合 物 を イ ソ シ ア ネ ー ト OCN(CH 2 ) v B

a R 8 a と 反 応 さ せ て 式 (I)の 化 合 物 ［ 式 中
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、 dは 0で あ り か つ Uは -NH-で あ る ］ を 生 成 さ せ る ス テ ッ プ ；
d)　 式 (II)の 化 合 物 を カ ル バ モ イ ル ク ロ リ ド ClC(O)N(R 1 5 )(CH 2 ) v B

a R 8 a と 反 応 さ せ て 式 (I)
の 化 合 物 ［ 式 中 、 dは 0で あ り か つ Uは -N(R 1 5 )-で あ る ］ を 生 成 さ せ る ス テ ッ プ ；
e)　 式 (II)の 化 合 物 を ク ロ ロ 蟻 酸 エ ス テ ル ClOC(O)O(CH 2 ) v B

a R 8 a と 反 応 さ せ て 式 (I)の 化 合
物 ［ 式 中 、 dは 0で あ り か つ Uは -O-で あ る ］ を 生 成 さ せ る ス テ ッ プ ；
f)　 式 (V)：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Lは 好 適 な 脱 離 基 で あ る ］ の 化 合 物 を 、 式 X a R 8 a (VI)［ 式 中 、 R 8 a は 請 求 項 １ に 定
義 さ れ た R 8 ま た は R 8 に 変 換 し う る 基 で あ り か つ Xaは -U(CH 2 ) v -も し く は -U(CH 2 ) v B-ま た は -
U(CH 2 ) v -も し く は -U(CH 2 ) v B-に 変 換 し う る 基 で あ り 、 こ こ で 、 Uは -N(R 1 5 )-お よ び -S-か ら
選 択 さ れ る 基 で あ る ］ の 化 合 物 と 反 応 さ せ て 式 (I)の 化 合 物 ［ 式 中 、 Uは -N(R 1 5 )-お よ び -S
-か ら 選 択 さ れ る 基 で あ る ］ を 生 成 さ せ る ス テ ッ プ ； ま た は
g)　 式 (I)の 一 化 合 物 を 式 (I)の 他 の 化 合 物 に 変 換 す る ス テ ッ プ ；
を 含 ん で な り 、 そ の 後 、 も し 必 要 で あ れ ば 、 得 ら れ る 化 合 物 を １ 以 上 の 次 の 操 作 ：
i)保 護 基 R 2 の 除 去 、
ii)X a R 8 a の XR 8 へ の 変 換 、
iii)B a R 8 a の BR 8 へ の 変 換 、 お よ び
iv)得 ら れ る 式 (I)の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 へ の 変 換
に よ り 処 理 す る 上 記 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
治 療 に 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
ヒ ト ま た は 動 物 の 身 体 に お け る 全 身 ま た は 局 所 微 生 物 感 染 の 治 療 ま た は 予 防 に 使 用 す る た
め の 医 薬 品 の 製 造 に お け る 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ 】
請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 少 な く と も 1種 の 化 合 物 と 一 緒 に 、 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る 賦 形 剤 、 希 釈 剤 お よ び ／ ま た は 担 体 を 含 ん で な る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
式 (IA)：
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Aは -C(O)NH-、 -NHC(O)-、 -N(R 7 )-CH 2 -お よ び -CH 2 -N(R

7 )-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基 で あ り
；
R 1 は -NHC(O)(CH 2 ) d XR

8 で あ り ；
R 2 は 水 素 で あ り ；
R 3 は 水 素 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 ま た は 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル に よ り 場 合 に よ り 置
換 さ れ た C 3 - 6 ア ル ケ ニ ル で あ り ；
R 4 は ヒ ド ロ キ シ 、 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 3 - 6 ア
ル ケ ニ ル オ キ シ 、 ま た は C 1 - 6 ア ル コ キ シ も し く は -O(CH 2 ) e NR

7 R 9 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ
れ た C 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ り 、
R 5 は ヒ ド ロ キ シ で あ る か 、 ま た は
R 4 と R 5 は 介 在 す る 原 子 と 一 緒 に 次 の 構 造 ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Yは -CH 2 -、 -CH(CN)-、 -O-、 -N(R

1 0 )-お よ び -CH(SR 1 0 )-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基
で あ る が 、 こ こ で Aが -NHC(O)-、 -N(R 7 )-CH 2 -ま た は -CH 2 -N(R

7 )-で あ る と き 、 Yは -O-で あ
る こ と を 条 件 と す る ］ を 有 す る 環 式 基 を 形 成 し ；
R 6 は 水 素 ま た は 弗 素 で あ り ；
R 7 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 8 は 次 の 構 造 ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
ま た は
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【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り ；
R 9 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 1 0 は 水 素 で あ る か 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5ま た
は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 9～ 10員 縮 合 二 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら
選 択 さ れ る 基 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り ；
R 1 1 は 水 素 、 -C(O)OR 1 4 、 -C(O)NHR 1 4 ま た は -C(O)CH 2 NO 2 で あ り ;
R 1 2 は 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ も し く は C 1 - 4 ア ル コ キ シ に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 4 ア ル キ
ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
R 1 3 は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 チ オ ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 -NH 2 、 -NH(C 1 - 4 ア
ル キ ル )ま た は -N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 で あ り ；
R 1 4 は 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 -OC(O)C 1 - 6 ア ル キ ル お よ び -OC(O)OC 1 - 6 ア ル
キ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 3個 の 基 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 1 5 は 水 素 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル ま た は
ベ ン ジ ル 、 ア セ チ ル ま た は ベ ン ゾ イ ル で あ り ；
R 1 6 は 水 素 も し く は R 1 3 で あ る か 、 ま た は R 1 6 と R 1 2 は 連 結 し て 二 価 の 基 -O(CH 2 ) 2 -ま た は -(C
H 2 ) t -を 形 成 し ；
Xは -U(CH 2 ) v B-、 -U(CH 2 ) v -ま た は 次 式 ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
お よ び
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ る 基 で あ り ；
Uと Bは 、 独 立 し て -N(R 1 5 )-、 -O-、 -S(O) z -、 -N(R

1 5 )C(O)-、 -C(O)N(R 1 5 )-お よ び -N[C(O)R
1 5 ]-か ら 選 択 さ れ る 二 価 の 基 で あ り ；
Wは -C(R 1 6 )-ま た は 窒 素 原 子 で あ り ；
dは 0ま た は 1～ 5の 整 数 で あ り ；
eは 2～ 4の 整 数 で あ り ；
jお よ び zは そ れ ぞ れ 独 立 し て 0～ 2の 整 数 で あ り ；
tは 2ま た は 3で あ り ；
vは 2～ 8の 整 数 で あ る ］
で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 。
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