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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 12月 13日 (2005.12.13)
【 手 続 補 正 １ 】
【 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 】
　 5-HT 2 B 受 容 体 の 拮 抗 作 用 に よ り 軽 減 さ れ る 症 状 の 治 療 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 式 I
の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 の 使 用 ：



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 は 、 H、 な ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル
、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル
よ り な る 群 か ら 選 ば れ る ；
R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 R'、 SO 2 R、 C(=O)R、 (CH 2 ) n NR

5 R 6 （ こ こ で 、 nは 1～ 4で あ
り 、 R 5 お よ び R 6 は 、 独 立 し て 、 Hお よ び Rか ら 選 ば れ 、 こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い て も よ い C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 -
4 ア ル キ ル で あ る ） か ら 選 ば れ る ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 が 、 Hな ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル
お よ び C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 1記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 2 お よ び R 3 が 、 独 立 し て 、 H、 Rお よ び R'か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 1ま た は 請 求 項 2記 載 の 使
用 。
【 請 求 項 ４ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー
ル 基 で あ る 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ５ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -
4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 1～ 4の
い ず れ か 1項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ６ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 1～ 4の い ず れ か 1項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 1～ 6の い ず れ か 1項 記
載 の 使 用 。
【 請 求 項 ８ 】
　 R 1 が C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る 、 請 求 項 1～ 7の い ず れ か 1項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】
　 5-HT 2 B 受 容 体 の 拮 抗 作 用 に よ り 軽 減 さ れ る 症 状 が 消 化 管 の 障 害 で あ る 、 請 求 項 1～ 8の い
ず れ か 1項 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 治 療 方 法 に お い て 使 用 す る た め の 式 Iの 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 ：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル よ り な る 群 か
ら 選 ば れ る ；
R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 R'（ こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 -
4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル で あ る
） か ら 選 ば れ る ］ 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル お よ び C 3 - 7
シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 10記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー
ル 基 で あ る 、 請 求 項 10ま た は 11記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -
4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 10～ 12
の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 10～ 12の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 10～ 14の い ず れ か 1項
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 R 1 が C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る 、 請 求 項 10～ 15の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 請 求 項 10～ 16の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 と 製 薬 上 許 容
さ れ る 担 体 ま た は 希 釈 剤 と を 含 ん で な る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 式 Iの 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 化 学 的 に 保 護 さ れ た 形 態 ：
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 は 、 H、 な ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル
、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル
よ り な る 群 か ら 選 ば れ る ；
R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 R'、 SO 2 R、 C(=O)R、 (CH 2 ) n NR

5 R 6 （ こ こ で 、 nは 1～ 4で あ
り 、 R 5 お よ び R 6 は 、 独 立 し て 、 Hお よ び Rか ら 選 ば れ 、 こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い て も よ い C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 -
4 ア ル キ ル で あ る ） か ら 選 ば れ る ；
た だ し 、 R 4 が ナ フ タ -1-イ ル ま た は ナ フ タ -2-イ ル で あ る 場 合 に は 、 R 1 お よ び R 2 は 水 素 で あ
り 、 R 3 は 水 素 ま た は
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
で は な い ］ 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 が 、 Hな ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル
お よ び C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 18記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 R 2 お よ び R 3 が 、 独 立 し て 、 H、 Rお よ び R'か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 18ま た は 請 求 項 19記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項
18～ 20の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 18～ 20の い ず れ か 1項 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 18～ 22の い ず れ か 1項
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 R 1 が C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 で あ る 、 請 求 項 18～ 23の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 式 Iの 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 化 学 的 に 保 護 さ れ た 形 態 ：
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル よ り な る 群 か
ら 選 ば れ る ；
R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換
さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 お よ び R'（ こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も
よ い C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ
ル で あ る ） か ら 選 ば れ る ]。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の 一 方 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル お よ び C 3 - 7
シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 25記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 R 1 お よ び R 4 の う ち の も う 一 方 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー
ル 基 で あ る 、 請 求 項 25ま た は 26記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -
4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 25～ 27
の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 25～ 27の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 25～ 29の い ず れ か 1項
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 R 1 が C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 で あ る 、 請 求 項 25～ 30の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 治 療 方 法 に お い て 使 用 す る た め の 式 Iの 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 4 は 、 H、 な ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
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、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル よ り な る 群 か ら 選 ば れ
る ；
R 1 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 ア リ
ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 R'、 SO 2 R、 C(=O)R、 (CH 2 ) n NR

5 R 6 （ こ こ で 、 nは 1～ 4で あ
り 、 R 5 お よ び R 6 は 、 独 立 し て 、 Hお よ び Rか ら 選 ば れ 、 こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
て い て も よ い C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 -
4 ア ル キ ル で あ る ） か ら 選 ば れ る ]。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 R 4 が 、 Hな ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル お よ び C 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 32記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 R 2 お よ び R 3 が 、 独 立 し て 、 H、 Rお よ び R'か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 32ま た は 請 求 項 33記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 R 1 が 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 で あ る 、 請 求 項 32～ 34
の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項
32～ 35の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 C 9 - 1 4 ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 32～ 35の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 32～ 37の い ず れ か 1項
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 請 求 項 32～ 38の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 を 、 医 薬 上
許 容 さ れ る 担 体 ま た は 希 釈 剤 と と も に 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 式 Iの 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 化 学 的 に 保 護 さ れ た 形 態 ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 4 は 、 H、 な ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル -C 1 - 4 ア ル キ ル よ り な る 群 か ら 選 ば れ
る ；
R 1 は 、 少 な く と も 2つ の 融 合 さ れ た 環 を 有 す る 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 9 - 1 4 カ ル
ボ ア リ ー ル 基 で あ る ；
R 2 お よ び R 3 は 、 独 立 し て 、 H、 R、 R'、 SO 2 R、 C(=O)R、 (CH 2 ) n NR

5 R 6 （ こ こ で 、 nは 1～ 4で あ
り 、 R 5 お よ び R 6 は 、 独 立 し て 、 Hお よ び Rか ら 選 ば れ 、 こ こ で 、 Rは 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ
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て い て も よ い C 1 - 4 ア ル キ ル で あ り 、 R'は 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -C 1 -
4 ア ル キ ル で あ る ） か ら 選 ば れ る ]。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 R 4 が 、 Hな ら び に 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル お よ び C 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 40記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 R 2 お よ び R 3 が 、 独 立 し て 、 H、 Rお よ び R'か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 40ま た は 請 求 項 41記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ド お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 、 請 求 項
40～ 42の い ず れ か 1項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 C 9 - 1 4 カ ル ボ ア リ ー ル 基 が オ キ ソ 置 換 基 を 含 有 し な い 、 請 求 項 40～ 42の い ず れ か 1項 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 の 、 所 望 に よ り 存 在 し て い て も よ い 置 換 基 が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ お よ び ア ミ ド か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 40～ 44の い ず れ か 1項
記 載 の 化 合 物 。
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