
(57)【要約】

　ヒトなどの温血動物において、erbB2受容体型チロシ

ンキナーゼの阻害のみにより、または一部がその阻害に

より得られる抗増殖効果を得るのに使用するための、式

(Ｉ)のキナゾリン誘導体（置換基は明細書中に定めたも

のである）。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
［ 式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か
ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル
バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
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（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ （ Ｒ ７ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ７ は 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素
お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 環 Ｑ １ は 、 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 員 飽 和 ま た は 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、 １
個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は
２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ の 環 は 環 炭 素 に よ り 基 Ｘ １ に 結 合 し ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
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６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の Ｃ 任 意 の
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ
と が で き る ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ
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２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル
バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｘ ２ が Ｃ Ｏ ま た は Ｓ Ｏ で あ る 場 合 、 Ｍ は Ｃ Ｏ で は な い 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ
リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
シ ク ロ ブ チ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
び シ ク ロ ヘ キ シ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ お よ び エ
ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ま た は ３ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ピ ル オ キ シ 、 イ ソ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ プ
ロ ピ ル メ ト キ シ 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ２ － フ ル オ ロ エ ト キ シ 、 ２ － メ ト キ シ エ ト キ
シ 、 ２ － エ ト キ シ エ ト キ シ 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ エ ト キ シ お よ び ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ
ロ エ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ は 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ １ は 水 素 で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ １ は メ ト キ シ で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｙ は 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ ２ － ４
Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン
誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 Ｙ は 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 、 請 求
項 ９ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｙ は ハ ロ ゲ ノ で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 ａ は ０ で あ る 、 請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ３ 】
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　 Ｘ ２ は Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 独 立 し て 水 素 ま た は （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体
。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 Ｘ ２ は Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の
式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ｘ ２ は Ｏ で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 Ｘ ２ は Ｓ で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら 選 択 さ れ 、 こ の 環
は 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、
カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６
Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に
、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ
、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４
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Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ １ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル 、 １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル
、 １ Ｈ － ピ ラ ゾ リ ル 、 １ ， ３ － オ キ サ ゾ リ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 の 請 求 項 １ ８ に 定 め る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 の 置
換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ １ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ
ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 の 請 求 項 １ ８ に 定 め る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 の 置
換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ １ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２ ま
た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る
請 求 項 １ ～ ２ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 Ｑ ２ は ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ
ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ －
イ ル か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ２ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 Ｘ １ は 直 接 結 合 お よ び Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の
式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ
ル 、 モ ル ホ リ ニ ル お よ び チ オ モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 原 子 に よ り 基 Ｘ １ － Ｏ に 結 合 し 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル
お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な
っ て も よ い １ 個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ２ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル お よ び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 原 子 に よ り 基 Ｘ １ － Ｏ に 結 合 し 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル
お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な
っ て も よ い １ 個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ
リ ジ ン － ３ － イ ル ま た は ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
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ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
、
請 求 項 １ ～ ２ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 Ｍ は Ｃ Ｏ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 Ｍ は Ｓ Ｏ ２ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 Ｘ ３ は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｑ － の 基 で あ り 、 ｑ は １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 Ｒ ８ お よ
び Ｒ ９ は そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ
れ 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ２ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ Ｃ
Ｈ ２ ） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － の 基 か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｘ ３ 中 の Ｒ ８ ま た は Ｒ ９ 基 の う ち 少 な く と も １ つ は （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル で あ り 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ２ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 Ｘ ３ は 式 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － の 基 か ら 選 択 さ れ 、 ｑ は １ 、 ２ ま た は ３ で あ る 、 請 求 項 １ ～
３ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 Ｘ ３ は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘
導 体 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
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　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 こ こ で Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま
た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は
チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ３ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ －
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、
ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ
ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ 項 に
記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ２ － メ ト キ
シ エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） ア ミ
ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｎ － エ チ ル ア ミ
ノ 、 ジ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ －
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ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ
、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） － Ｎ －
エ チ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル 、 モ ル ホ リ ノ
、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｚ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ
い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る 、
請 求 項 １ ～ ３ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び ジ メ チ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ３ ５ の い ず
れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 下 記 の い ず れ か か ら 選 択 さ れ る キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 ２ － （ （ ２ Ｓ ） － ２ － ｛ ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ
） フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ メ チ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ）
－ ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ２ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ メ ト キ シ ） キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ３ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア
ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
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ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ
ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ メ ト キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
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ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － エ チ ニ ル － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト
キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ；
　 ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ －
Ｎ － ［ ４ － （ １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ ェ
ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ － Ｎ － ［ ４ － （ １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ
キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － （ ４ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ； お よ び
　 ２ － （ ３ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 請 求 項 １ ～ ３ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許
容 で き る 塩 を 、 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ リ ヤ ー と 共 に 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ３ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン
誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 抗 増 殖 効 果 が ｅ ｒ ｂ Ｂ ２ 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻
害 の み に よ り 、 ま た は 一 部 が そ の 阻 害 に よ り 得 ら れ る も の で あ る 抗 増 殖 効 果 を 得 る の に 使
用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ３ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ
の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て ｅ ｒ ｂ Ｂ ２ 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る の に
使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ３ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は
そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 選 択 的 な ｅ ｒ ｂ Ｂ ２ 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を
得 る の に 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ３ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導
体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
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【 請 求 項 ４ ３ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 製 造 す る
た め の 、 下 記 を 含 む 方 法 ：
　 　 Ｍ が Ｃ Ｏ で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の
存 在 下 で 、 式 Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｙ 、 ａ 、 Ｑ １ お よ び Ｑ ２ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か
の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｉ Ｉ Ｉ の カ ル
ボ ン 酸 ま た は そ の 反 応 性 誘 導 体 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ Ｉ
（ 式 中 の Ｚ お よ び Ｘ ３ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は
必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 方 法 （ ａ ） に 関 し て 前 記 に 定 め た 式 Ｉ
Ｉ の キ ナ ゾ リ ン を 、 式 Ｉ Ｖ の 化 合 物 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ － Ｌ １

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｖ
（ 式 中 の Ｌ １ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｚ 、 Ｘ ３ お よ び Ｍ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意
味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ；
　 　 Ｚ が 窒 素 に よ り Ｘ ３ に 結 合 し て い る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都
合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ の 化 合 物 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｌ ２ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｙ 、 Ｍ 、 ａ 、 Ｑ １
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お よ び Ｑ ２ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ
ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｚ Ｈ の 化 合 物 （ 式 中 の Ｚ は 請 求 項 １ に 定 め た も の で あ り 、 た だ
し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｌ ３ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｚ お よ び Ｑ １ は 請 求 項 １ に 定 め
た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｖ
Ｉ Ｉ の 化 合 物 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｒ ２ 、 ａ 、 Ｘ ２ 、 Ｑ ２ お よ び Ｙ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ
し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で
あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｘ ２ ａ は Ｏ 、 Ｓ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、
Ｚ 、 Ｙ 、 ａ お よ び Ｑ １ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は
必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ２ － Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ － Ｌ ４

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｘ
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（ 式 中 の Ｌ ４ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｑ ２ お よ び Ｒ ４ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味
を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 式 Ｘ の キ ナ
ゾ リ ン ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、 Ｚ 、 Ｙ 、 ａ お よ び Ｑ １ は 請 求 項 １ に 定 め た
い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｘ Ｉ
の ア ル コ ー ル ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ２ － Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ － Ｏ Ｈ
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｘ Ｉ
（ 式 中 の Ｑ ２ お よ び Ｒ ４ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基
は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
　 　 式 Ｘ Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 化 合 物 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ ２ 、 ａ お よ び Ｙ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ
し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｘ Ｉ Ｉ Ｉ の ア ル コ ー ル ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、 Ｚ お よ び Ｑ １ は 請 求 項 １ に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ
し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
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　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 方 法 （ ｇ ） に 関 し て 前 記 に 定 め た 式 Ｘ
Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン を 、 式 Ｘ Ｉ Ｖ の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｌ ５ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ お よ び Ｚ な ら び に Ｑ １ は 請 求 項 １ に
定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反
応 さ せ る ；
　 次 い で 必 要 で あ れ ば ：
　 （ ｉ ） 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 を 式 Ｉ の 他 の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 に 変 換 す る ；
　 （ ｉ ｉ ） 存 在 す る 任 意 の 保 護 基 を 好 都 合 な 手 段 で 除 去 す る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ） 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 形 成 す る 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 抗 腫 瘍 活 性 を も ち 、 し た が っ て ヒ ト ま た は 動 物 の 身 体 を 処 置 す る の に 有 用 な
、 特 定 の 新 規 な キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 類 に 関 す る 。 本 発 明 は
ま た 、 そ れ ら の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 の 製 造 方 法 、 そ れ ら を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 、 お よ び 療 法
に お け る そ れ ら の 使 用 、 た と え ば ヒ ト な ど の 温 血 動 物 の 充 実 性 腫 瘍 疾 患 の 予 防 ま た は 治 療
に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る そ れ ら の 使 用 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 細 胞 増 殖 の 調 節 異 常 か ら 起 き る 乾 癬 お よ び 癌 な ど の 疾 患 に 対 す る 現 在 の 治 療 方 式 の 多 く
は 、 DNA合 成 お よ び 細 胞 増 殖 を 阻 害 す る 化 合 物 を 使 用 す る 。 現 在 の と こ ろ 、 そ の よ う な 治
療 に 用 い ら れ る 化 合 物 は 細 胞 に 対 し て 全 般 的 に 有 毒 で は あ る が 、 腫 瘍 細 胞 な ど 急 速 に 分 裂
し て い る 細 胞 に 対 す る そ れ ら の 高 い 効 果 が 有 益 と な り う る 。 こ れ ら の 細 胞 毒 性 抗 腫 瘍 薬 を
得 る た め の 別 の 方 策 、 た と え ば 細 胞 信 号 伝 達 経 路 の 選 択 的 阻 害 剤 が 現 在 開 発 さ れ つ つ あ る
。 こ れ ら の タ イ プ の 阻 害 剤 は 、 腫 瘍 細 胞 に 対 し て 高 選 択 性 の 作 用 を 示 す 可 能 性 を も つ と 思
わ れ 、 し た が っ て そ の 療 法 が 目 的 外 の 作 用 を も つ 確 率 を 低 下 さ せ る と 思 わ れ る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 真 核 細 胞 は 、 生 物 体 内 の 細 胞 間 の 連 絡 を 可 能 に す る 多 種 多 様 な 細 胞 外 信 号 に 絶 え ず 応 答
し て い る 。 こ れ ら の 信 号 が 、 細 胞 内 で 増 殖 、 分 化 、 ア ポ ト ー シ ス お よ び 運 動 性 を 含 め た 広
範 な 物 理 的 応 答 を 調 節 す る 。 細 胞 外 信 号 は 、 増 殖 因 子 な ら び に パ ラ ク リ ン （ 傍 分 泌 ） 因 子
お よ び 内 分 泌 因 子 を 含 め た 多 種 多 様 な 可 溶 性 因 子 の 形 を と る 。 こ れ ら の リ ガ ン ド は 、 特 異
的 な 膜 貫 通 受 容 体 に 結 合 す る こ と に よ り 細 胞 外 信 号 を 細 胞 内 信 号 伝 達 経 路 に 統 合 し 、 し た
が っ て 細 胞 膜 を 越 え て そ の 信 号 を 伝 達 し 、 個 々 の 細 胞 を そ の 細 胞 外 信 号 に 応 答 さ せ る 。 こ
れ ら の 信 号 伝 達 プ ロ セ ス の 多 く は 、 こ れ ら の 多 様 な 細 胞 応 答 を 促 進 す る 可 逆 的 な タ ン パ ク
質 リ ン 酸 化 プ ロ セ ス を 利 用 し て い る 。 標 的 タ ン パ ク 質 の リ ン 酸 化 状 態 は 、 哺 乳 動 物 ゲ ノ ム
が コ ー ド す る 全 タ ン パ ク 質 の 約 1/3の 調 節 に 関 与 す る 特 異 的 な キ ナ ー ゼ お よ び ホ ス フ ァ タ
ー ゼ に よ り 調 節 さ れ る 。 リ ン 酸 化 は こ の よ う に 信 号 伝 達 プ ロ セ ス に お け る 重 要 な 調 節 機 序
で あ る の で 、 こ れ ら の 細 胞 内 経 路 の 乱 れ が 異 常 な 細 胞 増 殖 お よ び 分 化 を も た ら し 、 し た が
っ て 細 胞 ト ラ ン ス フ ォ ー メ ー シ ョ ン を 促 進 す る こ と は 意 外 で は な い (Cohen et al, 

, 1999, , 459-465に 概 説 )。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 こ れ ら の キ ナ ー ゼ の 多 く が 構 成 的 に 活 性 な 形 に 変 異 す る こ と 、 お よ び ／ ま た は 過 剰 発 現
す る と 多 様 な ヒ ト 細 胞 の ト ラ ン ス フ ォ ー メ ー シ ョ ン を も た ら す こ と が 、 広 く 示 さ れ て い る
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。 こ れ ら の 変 異 形 お よ び 過 剰 発 現 形 の キ ナ ー ゼ が 大 き な 割 合 の ヒ ト 腫 瘍 に 存 在 す る (Kolib
aba et al, Biochimica et Biophysica Acta, 1997, , F217-F248に 概 説 )。 チ ロ シ ン
キ ナ ー ゼ は 多 様 な 組 織 の 増 殖 お よ び 分 化 に お い て 基 本 的 な 役 割 を も つ の で 、 新 規 な 抗 癌 療
法 の 開 発 に 際 し て こ れ ら の 酵 素 に 多 く の 注 目 が 向 け ら れ た 。 こ の 酵 素 フ ァ ミ リ ー は ２ グ ル
ー プ に 分 類 さ れ る － 受 容 体 型 お よ び 非 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 、 た と え ば そ れ ぞ れ EGF
受 容 体 お よ び SRCフ ァ ミ リ ー 。 ヒ ト ゲ ノ ム プ ロ ジ ェ ク ト を 含 め た 多 数 の 研 究 の 結 果 か ら 、
ヒ ト ゲ ノ ム 中 に 約 90種 類 の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ が 同 定 さ れ 、 こ れ ら の う ち 58種 類 は 受 容 体 型
、 32種 類 は 非 受 容 体 型 で あ る 。 こ れ ら は 、 20の 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ サ ブ フ ァ ミ リ ー
お よ び 10の 非 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ サ ブ フ ァ ミ リ ー に 小 分 類 で き る (Robinson et al,
 , 2000, , 5548-5557)。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ は 、 細 胞 複 製 を 開 始 す る 細 胞 分 裂 信 号 の 伝 達 に 際 し て 特 に 重
要 で あ る 。 細 胞 膜 を 貫 通 し て い る こ れ ら の 大 型 糖 タ ン パ ク 質 は 、 そ れ ら の 特 異 的 リ ガ ン ド
（ た と え ば 、 EGF受 容 体 に 対 す る 上 皮 増 殖 因 子 (EGF)） に 対 す る 細 胞 外 結 合 ド メ イ ン を も つ
。 リ ガ ン ド が 結 合 す る と 、 そ の 受 容 体 の 細 胞 内 部 分 に よ り コ ー ド さ れ る 受 容 体 キ ナ ー ゼ 酵
素 活 性 が 活 性 化 さ れ る 。 こ の 活 性 に よ り 標 的 タ ン パ ク 質 中 の 鍵 チ ロ シ ン ア ミ ノ 酸 が リ ン 酸
化 さ れ 、 そ の 結 果 、 そ の 細 胞 の 細 胞 膜 を 越 え て 増 殖 信 号 が 伝 達 さ れ る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 erbBフ ァ ミ リ ー の 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に は EGFR、 erbB2、 erbB3お よ び erbB4が 含
ま れ 、 こ れ ら は し ば し ば 腫 瘍 細 胞 の 増 殖 お よ び 生 存 の 推 進 に 関 与 す る こ と が 知 ら れ て い る
(Olayioye , , 2000, , 3159に 概 説 )。 こ れ を 行 う 可 能 性 の あ る １ 機 序 は
タ ン パ ク 質 レ ベ ル で の 受 容 体 過 剰 発 現 に よ る も の で あ り 、 こ れ は 一 般 に 遺 伝 子 増 幅 の 結 果
と し て 起 き る 。 こ れ は 多 く の 一 般 的 な ヒ ト 癌 に 観 察 さ れ て い る (Klapper ., 

, 2000, , 25に 概 説 )： た と え ば 胸 部 癌 (Sainsbury  ., 
, 1988, , 458; Guerin ., , 1988, , 21; Slamon , 
, 1989, , 707;   ., , 1994, , 73； 概 説 ：
Salomon et al., , 1995, , 183)、 腺 癌 を 含 め た 非 小 細 胞
性 肺 癌 (NSCLC) (Cerny  ., , 1986, , 265; Reubi  ., 

, 1990, , 269; Rusch  ., , 1993, , 2379; Brabend
er , ., 2001, , 1850)お よ び 他 の 肺 癌 (Hendler  ., 

, 1989, , 347; Ohsaki , ., 2000, , 603)、 膀 胱 癌 (Neal  
., , 1985, 366; Chow ., , 2001, , 1957, Zhau 
., , , 254)、 食 道 癌 (Mukaida  ., , 1991, , 142)、 消 化

器 癌 、 た と え ば 結 腸 癌 、 直 腸 癌 も し く は 胃 癌 (Bolen  ., , 1987, , 1
49; Kapitanovic ., , 2000, , 1103; Ross ., 

, 2001, , 554)、 前 立 腺 癌 (Visakorpi  ., , 1992, , 481;
 Kumar , 2000, , 73; Scher , ., 2000, , 1866
)、 白 血 病 (Konaka  ., , 1984, , 1035, Martin-Subero , 

., 2001, , 174)、 卵 巣 癌 (Hellstrom ., , 2001, , 2
420)、 頭 頚 部 癌 (Shiga et al., , 2000, , 599)、 ま た は 膵 臓 癌 (Ovotny 
., , 2001, , 188)。 erbBフ ァ ミ リ ー の 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 発 現 に

つ い て 、 よ り 多 数 の ヒ ト 腫 瘍 組 織 が 検 査 さ れ る の に 伴 っ て 、 そ れ ら の 広 範 な 存 在 お よ び 重
要 性 が 将 来 は さ ら に 高 ま る と 予 想 さ れ る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 こ れ ら の 受 容 体 の う ち １ 種 類 以 上 （ 特 に erbB2） の 不 適 正 調 節 の 結 果 、 多 く の 腫 瘍 が 臨
床 的 に さ ら に 攻 撃 性 に な り 、 し た が っ て 患 者 の 予 後 の 悪 化 と 相 関 す る と 広 く 考 え ら れ て い
る (Brabender , ., 2001, , 1850; Ross , 

, 2001, , 554, Yu ., , 2000, , 673)。 こ れ ら の 臨 床 所 見
の ほ か 、 多 数 の 前 臨 床 情 報 が 、 erbBフ ァ ミ リ ー の 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ は 細 胞 の ト ラ
ン ス フ ォ ー メ ー シ ョ ン に 関 与 す る こ と を 示 唆 し て い る 。 こ れ に は 、 多 く の 腫 瘍 細 胞 系 が １
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種 類 以 上 の erbB受 容 体 を 過 剰 発 現 す る と い う 所 見 、 お よ び EGFRま た は erbB2は 非 腫 瘍 細 胞
内 へ ト ラ ン ス フ ェ ク シ ョ ン し た 場 合 に こ れ ら の 細 胞 を ト ラ ン ス フ ォ ー メ ー シ ョ ン す る 能 力
を も つ と い う 所 見 が 含 ま れ る 。 erbB2を 過 剰 発 現 す る ト ラ ン ス ジ ェ ニ ッ ク マ ウ ス は 乳 腺 に
腫 瘍 を 自 然 発 症 す る の で 、 こ の 腫 瘍 形 成 能 が さ ら に 証 明 さ れ た 。 こ の ほ か 、 低 分 子 阻 害 剤
、 優 性 ネ ガ テ ィ ブ 体 ま た は 阻 止 抗 体 で １ 種 類 以 上 の erbB活 性 を ノ ッ ク ア ウ ト す る こ と に よ
り 抗 増 殖 効 果 を 誘 発 で き る こ と が 、 多 数 の 前 臨 床 試 験 で 立 証 さ れ た (Mendelsohn ., 

, 2000, , 6550に 概 説 )。 し た が っ て 、 こ れ ら の 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の
阻 害 剤 は 哺 乳 動 物 癌 細 胞 の 増 殖 の 選 択 的 阻 害 剤 と し て 有 用 な は ず で あ る と 認 識 さ れ た (Yai
sh et al. , 1988, , 933, Kolibaba et al, Biochimica et Biophysica Acta
, 1997, , F217-F248; Al-Obeidi et al, 2000, , , 5690-5701; Mendelso
hn et al, 2000, , , 6550-6565)。 こ の 臨 床 デ ー タ の ほ か 、 EGFRお よ び erbB2
に 対 す る 阻 止 抗 体 (そ れ ぞ れ c-225お よ び ト ラ ス ツ ヅ マ ブ (trastuzumab))を 用 い た 所 見 は 、
特 定 の 充 実 性 腫 瘍 の 治 療 に 臨 床 的 に 有 益 で あ る こ と を 証 明 し た (Mendelsohn et al, 2000,
 , , 6550-6565に 概 説 )。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 多 数 の 非 悪 性 増 殖 性 障 害 に お い て ErbBタ イ プ 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の メ ン バ ー の 増
幅 お よ び ／ ま た は 活 性 が 検 出 さ れ 、 し た が っ て こ れ ら が 重 要 な 役 割 を も つ こ と が 示 唆 さ れ
た ： た と え ば 乾 癬 (Ben-Bassat, , 2000, , 933; Elder  ., Scie
nce, 1989, , 811)、 良 性 前 立 腺 肥 大 (BPH) (Kumar ., ., 20
00, ,73)、 ア テ ロ ー ム 性 硬 化 症 お よ び 再 狭 窄 (Bokemeyer ., , 2000, 
, 549)。 し た が っ て 、 erbB2タ イ プ 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 剤 は こ れ ら お よ び

他 の 過 剰 な 細 胞 増 殖 に よ る 非 悪 性 障 害 の 治 療 に 有 用 で あ ろ う と 期 待 さ れ る 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 国 際 特 許 出 願 WO 96/09294、 WO 96/15118、 WO 96/16960、 WO 96/30347、 WO 96/33977、 W
O 96/33978、 WO 96/33979、 WO 96/33980、 WO 96/33981、 WO 97/03069、 WO 97/13771、 WO 
97/30034、 WO 97/30035、 WO 97/38983、 WO 98/02437、 WO 98/02434、 WO 98/02438、 WO 98
/13354、 WO 99/35132、 WO 99/35146、 WO 01/21596、 WO 01/21594、 WO 01/55141お よ び WO 
02/18372に は 、 4-位 に ア ニ リ ノ 置 換 基 を 備 え た 特 定 の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 が 受 容 体 型 チ ロ シ
ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 活 性 を も つ こ と が 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 国 際 特 許 出 願 W0 1/94341に は 、 5-置 換 基 を 備 え た 特 定 の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 は Srcフ ァ ミ
リ ー の 非 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 、 た と え ば c-Src、 c-Yesお よ び c-Fynの 阻 害 剤 で あ る
こ と が 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ １ １ 】
　 国 際 特 許 出 願 WO 03/040108お よ び WO 03/040109に は 、 5-置 換 基 を 備 え た 特 定 の キ ナ ゾ リ
ン 誘 導 体 は erbBフ ァ ミ リ ー の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 、 特 に EGFRお よ び erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン
キ ナ ー ゼ の 阻 害 剤 で あ る こ と が 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 国 際 特 許 出 願 WO 2004/006846に は 、 4-、 6-お よ び 7-位 に ア ニ リ ノ 置 換 基 を 備 え た 特 定 の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 が エ フ リ ン （ ephrin） お よ び EGFR受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 活 性 を 調
節 す る こ と が 開 示 さ れ て い る 。 そ の よ う な 化 合 物 の 具 体 例 は 、 7-[(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル
)オ キ シ ]-N-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-6-(メ チ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン で あ る 。
【 ０ ０ １ ３ 】
　 本 発 明 者 ら は 意 外 に も 、 6-位 に お い て 特 定 の ア ル カ ノ イ ル ま た は ス ル ホ ニ ル 基 を 含 む 置
換 基 で 置 換 さ れ た 特 定 の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 （ よ り 具 体 的 に は 、 6-位 に お い て 、 １ 個 の 窒 素
ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る １ ま た は 2個 の ヘ テ ロ 原
子 を 含 む 4、 5、 6ま た は 7員 飽 和 ま た は 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 を 含 む 置 換 基 で 置 換
さ れ 、 こ の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 が 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 に お い て 特 定 の ア ル カ ノ イ ル ま た は ス ル
ホ ニ ル 基 で 置 換 さ れ た も の ） が 、 有 効 な 抗 腫 瘍 活 性 を も つ こ と を 今 回 見 い だ し た 。 本 発 明
に お い て 開 示 す る 化 合 物 が 単 一 の 生 物 学 的 プ ロ セ ス に 対 す る 作 用 の み で 薬 理 活 性 を も つ と
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指 摘 す る つ も り は な い が 、 本 発 明 化 合 物 は 腫 瘍 細 胞 を 増 殖 さ せ る 信 号 伝 達 段 階 に 関 与 す る
１ 種 類 以 上 の erbBフ ァ ミ リ ー 受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に よ り 抗 腫 瘍 効 果 を も た ら
す と 考 え ら れ る 。 特 に 、 本 発 明 化 合 物 は EGFRお よ び ／ ま た は erbB2（ 特 に erbB2） 受 容 体 型
チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に よ り 抗 腫 瘍 効 果 を も た ら す と 考 え ら れ る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 一 般 に 本 発 明 化 合 物 は 、 た と え ば EGFRお よ び ／ ま た は erbB2お よ び ／ ま た は erbB4受 容 体
型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に よ り erbB受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ フ ァ ミ リ ー に 対 し て 有 効
な 阻 害 活 性 を も ち 、 一 方 、 他 の キ ナ ー ゼ に 対 す る 阻 害 活 性 は よ り 低 い 。 さ ら に 、 一 般 に 本
発 明 化 合 物 は EGFRチ ロ シ ン キ ナ ー ゼ よ り erbB2チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 し て 実 質 的 に よ り 良
好 な 効 力 を も ち 、 し た が っ て erbB2誘 発 腫 瘍 に 効 果 的 な 処 置 を 提 供 で き る 。 し た が っ て 本
発 明 に よ る 化 合 物 は 、 erbB2チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 十 分 で あ る が EGFR（ ま た は 他 の ）
チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に は 有 意 の 効 果 を も た な い 用 量 で 投 与 す る こ と が で き る 。 本 発 明 化 合 物
に よ り 得 ら れ る 選 択 的 阻 害 は 、 erbB2チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ が 仲 介 す る 状 態 の 処 置 を 提 供 す る
こ と が で き 、 一 方 で は 他 の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 関 連 す る と 思 わ れ る 不 都 合 な 副 作 用
を 減 ら す こ と が で き る 。
【 ０ ０ １ ５ 】
　 一 般 に 本 発 明 化 合 物 は 好 ま し い DMPK特 性 、 た と え ば 高 い 生 物 学 的 利 用 能 お よ び ／ ま た は
高 い 遊 離 血 漿 濃 度 を 示 す 。
　 本 発 明 の 第 １ 態 様 に よ れ ば 、 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ １ ６ 】
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ７ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る ：
式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ
モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、

－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ
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モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ
モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 を も つ こ と が で き ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ
ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ
ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 で あ り 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
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こ と が で き ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ （ Ｒ ７ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ７ は 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素
お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 環 Ｑ １ は 、 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 員 飽 和 ま た は 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、 １
個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は
２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ の 環 は 環 炭 素 に よ り 基 Ｘ １ に 結 合 し ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、
カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル
カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び

－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 か ら 選 択 さ れ る 置
換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ
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ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の ： ハ
ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ， － ジ －
［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 で あ り 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 本 発 明 の 第 ２ 態 様 に よ れ ば 、 下 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で
き る 塩 が 提 供 さ れ る ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 こ れ ら に お い て Ｒ ３ は 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り
、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の ： ヒ
ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ
キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル
ホ ニ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ； そ し て 、
　 Ｙ 、 ａ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ ２ 、 Ｑ ２ 、 Ｘ 、 環 Ｑ １ 、 Ｍ 、 Ｘ ３ お よ び Ｚ は 、 そ れ ぞ れ 前 記 に 定 め た
も の で あ る 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 特 に 、 前 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 に お い て 、 Ｘ ２ が Ｃ Ｏ ま た は Ｓ Ｏ で あ る 場 合 、 Ｍ
は Ｃ Ｏ で は な い 。
　 本 明 細 書 に お い て 、 総 称 ” ア ル キ ル ” に は 、 直 鎖 お よ び 分 枝 鎖 ア ル キ ル 基 の 両 方 、 た と
え ば プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル お よ び t-ブ チ ル 、 な ら び に (3-7C)シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 た と え
ば シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル お よ び シ ク ロ ヘ プ チ
ル が 含 ま れ る 。 し か し 、 個 々 の ア ル キ ル 基 、 た と え ば ” プ ロ ピ ル ” の 表 記 は 直 鎖 形 の み に
特 定 さ れ 、 個 々 の 分 枝 鎖 ア ル キ ル 基 、 た と え ば ” イ ソ プ ロ ピ ル ” の 表 記 は 分 枝 鎖 形 の み に
特 定 さ れ 、 個 々 の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 た と え ば ” シ ク ロ ペ ン チ ル ” の 表 記 は 5-員 環 の み に
特 定 さ れ る 。 同 様 な 取 決 め を 他 の 総 称 に も 適 用 し 、 た と え ば （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ に は
メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ お よ び シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ が 含 ま れ 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ に は メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ブ チ ル ア ミ ノ お よ び シ
ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ノ が 含 ま れ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ に は ジ メ チ ル ア ミ ノ
、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 、 － シ ク ロ ブ チ ル － － メ チ ル ア ミ ノ お よ び － シ ク ロ ヘ キ シ ル －
－ エ チ ル ア ミ ノ が 含 ま れ る 。
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【 ０ ０ ２ ０ 】
　 前 記 に 定 め た あ る 式 Ｉ の 化 合 物 が １ 個 以 上 の 不 斉 炭 素 原 子 の た め 光 学 活 性 形 ま た は ラ セ
ミ 形 で 存 在 す る 場 合 、 本 発 明 は 前 記 の 活 性 を も つ そ の よ う な 光 学 活 性 形 ま た は ラ セ ミ 形 を
い ず れ も そ の 定 義 に 含 む こ と を 理 解 す べ き で あ る 。 さ ら に 、 キ ラ ル 化 合 物 の 名 称 に お い て
(R,S)は ス カ レ ミ （ scalemic） ま た は ラ セ ミ 混 合 物 を 表 わ し 、 一 方 (R)お よ び (S)は 鏡 像 異
性 体 を 表 わ す こ と を 理 解 す べ き で あ る 。 名 称 中 に (R,S)、 (R)ま た は (S)が 無 い 場 合 、 そ の
名 称 は い か な る ス カ レ ミ ま た は ラ セ ミ 混 合 物 を も 表 わ す こ と を 理 解 す べ き で あ る 。 そ の 際
、 ス カ レ ミ 混 合 物 は Rお よ び S鏡 像 異 性 体 を 任 意 の 相 対 割 合 で 含 有 し 、 ラ セ ミ 混 合 物 は Rお
よ び S鏡 像 異 性 体 を 50:50の 比 率 で 含 有 す る 。 光 学 活 性 形 の 合 成 は 、 当 技 術 分 野 で 周 知 の 有
機 化 学 の 標 準 法 に よ り 、 た と え ば 光 学 活 性 で あ る 出 発 物 質 か ら の 合 成 、 ま た は ラ セ ミ 形 の
分 割 に よ り 実 施 で き る 。 前 記 の 活 性 も 、 後 記 の 実 験 室 標 準 法 に よ り 評 価 す る こ と が で き る
。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 上 で 言 及 し た 包 括 的 な 基 に 関 す る 適 切 な 意 味 に は 、 下 記 の も の が 含 ま れ る 。
　 ア リ ー ル で あ る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ ２ ） に 適 切 な 、 ま た は ‘ Ｑ ’ 基
内 の ア リ ー ル 基 に 適 切 な 意 味 は 、 た と え ば フ ェ ニ ル ま た は ナ フ チ ル 、 好 ま し く は フ ェ ニ ル
で あ る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル で あ る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ ４ ） に 適 切
な 、 ま た は ‘ Ｑ ’ 基 も し く は Ｒ １ 基 内 の （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 適 切 な 意 味 は 、
た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ
チ ル ま た は ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． １ ］ ヘ プ チ ル で あ り 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ
る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ １ ） に 適 切 な 、 ま た は ‘ Ｑ ’ 基 内 の （ ３ － ７ Ｃ
） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 に 適 切 な 意 味 は 、 た と え ば シ ク ロ ブ テ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ キ セ ニ ル ま た は シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で あ る 。 本 明 細 書 中 で Ｑ ３ に つ い て 用 い る （ ３ －
７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン の 表 記 は 二 価 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル カ ン 連 結 基 を 表 わ し 、 こ の
基 は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン 環 中 の 異 な る 炭 素 原 子 に よ り 連 結 し て も よ く 、 あ る い
は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン 環 中 の 単 一 の 炭 素 原 子 に よ り 連 結 し て も よ い こ と を 理 解
す べ き で あ る 。 し た が っ て 、 た と え ば ” シ ク ロ プ ロ ピ レ ン ” 基 の 表 記 に は 、 シ ク ロ プ ロ プ
－ １ ， ２ － イ レ ン お よ び 次 式 の シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン 基 が 含 ま れ る ：
【 ０ ０ ２ ３ 】
【 化 ２ 】
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ４ 】
式 中 の ＊ は こ の 二 価 シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン 基 か ら の 結 合 を 表 わ す 。
　 し か し 、 個 々 の （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン の 表 記 は
そ の 基 の み に 特 定 さ れ る 。 同 様 な 取 決 め を 、 Ｑ ３ に よ り 表 わ さ れ る （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア
ル ケ ニ レ ン 基 に 適 用 す る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － オ キ シ 基 の 表 記 に は 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル － オ キ シ
、 シ ク ロ ブ チ ル － オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル － オ キ シ 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル － オ キ シ 、 シ ク ロ ヘ
プ チ ル － オ キ シ ま た は ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． １ ］ ヘ プ チ ル － オ キ シ が 含 ま れ る 。 （ ３ － ７ Ｃ
） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 基 の 表 記 に は 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル － （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ ま た は ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． １ ］ ヘ プ チ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ が
含 ま れ る 。 こ こ で （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 基 は 、 た と え ば メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ
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シ 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ ま た は ブ ト キ シ で あ っ て よ い 。 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ －
６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 基 の 具 体 的 な 意 味 に は 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ お よ び シ ク ロ
プ ロ ピ ル エ ト キ シ が 含 ま れ る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ ２ ） に 適 切 な 、 ま た は ‘
Ｑ ’ 基 内 の ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 適 切 な 意 味 は 、 た と え ば 芳 香 族 ５ － も し く は ６ － 員 単 環 式
環 ま た は ９ － も し く は １ ０ － 員 二 環 式 環 で あ っ て 、 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選
択 さ れ る 最 高 ５ 個 の 環 ヘ テ ロ 原 子 を も つ も の が 含 ま れ る ： た と え ば フ リ ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ
エ ニ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ
ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ピ リ
ジ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ ， ５ － ト リ ア ゼ ニ ル 、 １ ， ３ －
ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ
ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ザ ニ ル 、 キ ノ リ
ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル ま た は ナ フ チ リ ジ ニ ル
。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ １ ま た は Ｑ ４ ） に 適 切
な 、 ま た は ‘ Ｑ ’ 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 に 適 切 な 意 味 は 、 た と え ば 非 芳 香 族 飽 和 （ す
な わ ち 、 最 高 飽 和 度 を も つ 環 系 ） ま た は 部 分 飽 和 （ す な わ ち 、 完 全 で は な い あ る 程 度 の 不
飽 和 度 を も つ 環 系 ） ３ ～ １ ０ 員 単 環 式 環 ま た は 二 環 式 環 で あ っ て 、 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お
よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 最 高 ５ 個 の 環 ヘ テ ロ 原 子 を も つ も の が 含 ま れ 、 こ れ ら は 別 途 特 定
し な い 限 り 、 炭 素 結 合 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き る ： た と え ば オ キ シ ラ ニ ル 、 オ キ セ
タ ニ ル 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 １ ， １ － ジ オ キ ソ テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ
ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ
ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル ま
た は デ カ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 特 に テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ロ リ
ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 １ ， ４ － オ キ サ ゼ パ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 １ ， １ － ジ オ キ ソ
テ ト ラ ヒ ド ロ － ４ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 さ ら に 特
に テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ３ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － ４ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ン
－ ３ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン －
２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 モ ル ホ リ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル ま た は ピ ペ リ ジ ン －
１ － イ ル 。 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 内 の 窒 素 ま た は 硫 黄 原 子 は 、 酸 化 さ れ て 対 応 す る Ｎ ま た は
Ｓ オ キ シ ド に な っ て い て も よ い ： た と え ば １ ， １ － ジ オ キ ソ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 １ －
オ キ ソ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 １ ， １ － ジ オ キ ソ テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル ま た は １ － オ キ ソ
テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 。 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ そ の よ う な 基
に 適 切 な 意 味 は 、 た と え ば ２ － オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ２ － チ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ２ － オ
キ ソ イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ２ － チ オ キ ソ イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ２ － オ キ ソ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ２ ，
５ － ジ オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ２ ， ５ － ジ オ キ ソ イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル ま た は ２ ， ６ － ジ オ キ ソ
ピ ペ リ ジ ニ ル で あ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 窒 素 含 有 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ る 場 合 の ‘ Ｑ ’ 基 の い ず れ か （ た と え ば Ｑ １ ） に 適 切
な 意 味 は 、 た と え ば 非 芳 香 族 飽 和 ま た は 部 分 飽 和 ３ ～ １ ０ 員 単 環 式 環 ま た は 二 環 式 環 で あ
っ て 、 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 最 高 ５ 個 の 環 ヘ テ ロ 原 子 を も ち 、 た
だ し 少 な く と も １ 個 の ヘ テ ロ 原 子 は 窒 素 で あ る も の が 含 ま れ 、 こ れ ら は 別 途 特 定 し な い 限
り 炭 素 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き る 。 適 切 な 意 味 に は 、 た と え ば 少 な く と も １ 個 の 窒
素 を 含 む 前 記 の 複 素 環 式 基 が 含 ま れ る ： た と え ば ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ
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ル 、 モ ル ホ リ ニ ル （ モ ル ホ リ ノ を 含 む ） 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 １ ， １ －
ジ オ キ ソ テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル （ ピ ペ リ ジ ノ を 含 む ） 、 ホ モ
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ
リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ
ル ま た は デ カ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 Ｑ １ の 具 体 的 な 意 味 は 、 １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 独 立 し て 酸 素 、 窒 素
お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 炭 素 結 合 し た ４ 、 ５
、 ６ ま た は ７ 員 単 環 式 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 完 全 飽
和 ま た は 部 分 飽 和 で あ っ て よ い 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ １ は 、 １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び
に 場 合 に よ り 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 、 炭 素 結 合 し た ５ ま た は ６ 員 単 環 式 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク
リ ル 基 は 部 分 飽 和 、 ま た は 好 ま し く は 完 全 飽 和 で あ っ て よ い 。 よ り さ ら に 具 体 的 に は 、 Ｑ
１ は 、 １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択
さ れ る さ ら に １ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 炭 素 結 合 し た 完 全 飽 和 ５ ま た は ６ 員 単 環 式 ヘ テ ロ
サ イ ク リ ル 基 で あ る 。 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る そ の よ う な 基 の 適 切 な 意 味 に は 、 前 記 に 挙 げ
た 適 切 な ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 、 よ り 具 体 的 に は ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ
ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル ま た は モ ル ホ リ ニ ル （ こ れ ら は す べ て 環 炭 素 に よ り Ｘ １ に 結 合 し て い る
） 、 よ り 具 体 的 に は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン － ２ － イ ル 、 モ ル ホ リ
ン － ２ － イ ル 、 モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル 、 さ ら に 具 体 的 に は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ
リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン － ２ － イ
ル 、 モ ル ホ リ ン － ２ － イ ル 、 モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル が 含 ま れ る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 誤 解 を 避 け る た め に 、 Ｑ １ 中 の 窒 素 原 子 （ こ れ に 基 Ｚ Ｘ ３ Ｍ が 結 合 し て い る ） は 第 四 級
化 し て い な い ； す な わ ち 基 Ｚ Ｘ ３ Ｍ は 、 こ の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 中 の Ｎ Ｈ 基 を 置 換 す る こ
と に よ り Ｑ １ 中 の 窒 素 原 子 に 結 合 し 、 た と え ば Ｑ １ が ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル で あ る 場 合 、
基 Ｚ Ｘ ３ Ｍ は ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 環 の １ － 位 に 結 合 し て い る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 場 合 の ’ Ｑ ’ 基 に 適 切 な 意 味 は 、 た と
え ば ヘ テ ロ サ イ ク リ ル メ チ ル 、 ２ － ヘ テ ロ サ イ ク リ ル エ チ ル お よ び ３ － ヘ テ ロ サ イ ク リ ル
プ ロ ピ ル で あ る 。 本 発 明 は 、 ‘ Ｑ ’ 基 が ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 基 で は
な く 、 た と え ば （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ ３ － ７ Ｃ ）
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル が 存 在 す る 場 合 に 適 切 な 対 応 す る 意 味 を 含 む 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 ‘ Ｒ ’ 基 （ Ｒ １ ～ Ｒ １ ５ ） 、 Ｙ に 適 切 な 意 味 、 ま た は Ｑ １ 、 Ｑ ２ 、 Ｘ ３ も し く は Ｚ 内 の
各 種 の 基 に 適 切 な 意 味 に は 、 下 記 の も の が 含 ま れ る ： －
　 ハ ロ ゲ ノ ： 　 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ お よ び ヨ ー ド ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル お よ び － ブ チ ル
；
　 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル ： 　 ビ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル お よ び ブ ツ － ２ － エ ニ ル
；
　 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル ： 　 エ チ ニ ル 、 ２ － プ ロ ピ ニ ル お よ び ブ ツ － ２ － イ ニ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ ： 　 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ お よ び
ブ ト キ シ ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ ： 　 ビ ニ ル オ キ シ お よ び ア リ ル オ キ シ ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ ： 　 エ チ ニ ル オ キ シ お よ び ２ － プ ロ ピ ニ ル オ キ シ ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ ： 　 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ お よ び プ ロ ピ ル チ オ ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル ： 　 メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル お よ び エ チ ル ス ル フ ィ ニ ル
；
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　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ： 　 メ チ ル ス ル ホ ニ ル お よ び エ チ ル ス ル ホ ニ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ： 　 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 イ ソ
プ ロ ピ ル ア ミ ノ お よ び ブ チ ル ア ミ ノ ；
　 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ ： 　 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 、 － エ チ
ル － － メ チ ル ア ミ ノ お よ び ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ノ ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ： 　 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル お よ び ｔ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル ： 　 － メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 － エ チ ル カ ル
バ モ イ ル お よ び － プ ロ ピ ル カ ル バ モ イ ル ；
　 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル ： 　 ， － ジ メ チ ル カ ル バ モ イ
ル 、 － エ チ ル － － メ チ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ， － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ： 　 ア セ チ ル 、 プ ロ ピ オ ニ ル 、 ブ チ リ ル お よ び イ ソ ブ チ リ ル
；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ ： 　 ア セ ト キ シ お よ び プ ロ ピ オ ニ ル オ キ シ ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 ア セ ト ア ミ ド お よ び プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 － メ チ ル ア セ ト ア
ミ ド お よ び － メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル ： 　 － メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル お よ び － エ
チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ；
　 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル ： 　 ， － ス ル フ ジ メ チ ル ス
ル フ ァ モ イ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ス ル フ ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ： 　 ス ル フ メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ
び ス ル フ エ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ス ル フ ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ： 　 － ス
ル フ メ チ ル メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － ス ル フ メ チ ル エ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 ア ク リ ル ア ミ ド 、 メ タ ク リ ル ア ミ ド お よ び ク ロ ト
ン ア ミ ド ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 － メ チ ル ア ク リ ル
ア ミ ド お よ び － メ チ ル ク ロ ト ン ア ミ ド ；
　 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 プ ロ ピ オ ー ル ア ミ ド ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ ： 　 － メ チ ル プ ロ ピ オ
ー ル ア ミ ド ；
　 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ア ミ ノ メ チ ル 、 ２ － ア ミ ノ エ チ ル 、 １ － ア ミ ノ エ チ
ル お よ び ３ － ア ミ ノ プ ロ ピ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 エ チ ル
ア ミ ノ メ チ ル 、 １ － メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル 、 ２ － メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル 、 ２ － エ チ ル ア ミ ノ エ
チ ル お よ び ３ － メ チ ル ア ミ ノ プ ロ ピ ル ；
　 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ
ル 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 １ － ジ メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル 、 ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル お よ
び ３ － ジ メ チ ル ア ミ ノ プ ロ ピ ル ；
　 ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ク ロ ロ メ チ ル 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ル 、 １ － ク ロ ロ エ
チ ル お よ び ３ － ク ロ ロ プ ロ ピ ル ；
　 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、 １
－ ヒ ド ロ キ シ エ チ ル お よ び ３ － ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 メ ト キ シ メ チ ル 、 エ ト キ シ メ チ ル
、 １ － メ ト キ シ エ チ ル 、 ２ － メ ト キ シ エ チ ル 、 ２ － エ ト キ シ エ チ ル お よ び ３ － メ ト キ シ プ
ロ ピ ル ；
　 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 シ ア ノ メ チ ル 、 ２ － シ ア ノ エ チ ル 、 １ － シ ア ノ エ チ
ル お よ び ３ － シ ア ノ プ ロ ピ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 メ チ ル チ オ メ チ ル 、 エ チ ル チ オ
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メ チ ル 、 ２ － メ チ ル チ オ エ チ ル 、 １ － メ チ ル チ オ エ チ ル お よ び ３ － メ チ ル チ オ プ ロ ピ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ス ル フ メ チ ル ス ル フ ィ
ニ ル メ チ ル 、 エ チ ル ス ル フ ィ ニ ル メ チ ル 、 ２ － メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル エ チ ル 、 １ － メ チ ル ス
ル フ ィ ニ ル エ チ ル お よ び ３ － メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル プ ロ ピ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ス ル フ メ チ ル ス ル ホ ニ ル
メ チ ル 、 エ チ ル ス ル ホ ニ ル メ チ ル 、 ２ － メ チ ル ス ル ホ ニ ル エ チ ル 、 １ － メ チ ル ス ル ホ ニ ル
エ チ ル お よ び ３ － メ チ ル ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ ル ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ア セ ト ア ミ ド メ チ ル 、 プ
ロ ピ オ ン ア ミ ド メ チ ル お よ び ２ － ア セ ト ア ミ ド エ チ ル ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
： 　 － メ チ ル ア セ ト ア ミ ド メ チ ル 、 ２ － （ － メ チ ル ア セ ト ア ミ ド ） エ チ ル お よ び ２ －
（ － メ チ ル プ ロ ピ オ ン ア ミ ド ） エ チ ル ；
　 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 メ ト キ シ カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 ｔ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ メ
チ ル お よ び ２ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ エ チ ル ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ア セ ト キ シ メ チ ル 、 ２ －
ア セ ト キ シ エ チ ル お よ び ２ － プ ロ ピ オ ニ ル オ キ シ エ チ ル ；
　 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 １ － カ ル バ モ イ ル エ チ
ル 、 ２ － カ ル バ モ イ ル エ チ ル お よ び ３ － カ ル バ モ イ ル プ ロ ピ ル ；
　 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ア セ チ ル メ チ ル お よ び ２ － ア セ
チ ル エ チ ル ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 － メ チ ル カ ル バ
モ イ ル メ チ ル 、 － エ チ ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 － プ ロ ピ ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 １ －
（ － メ チ ル カ ル バ モ イ ル ） エ チ ル 、 １ － （ － エ チ ル カ ル バ モ イ ル ） エ チ ル 、 ２ － （
－ メ チ ル カ ル バ モ イ ル ） エ チ ル 、 ２ － （ － エ チ ル カ ル バ モ イ ル ） エ チ ル お よ び ３ － （
－ メ チ ル カ ル バ モ イ ル ） プ ロ ピ ル ；
　 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ，

－ ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 ， － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 ２ － （ ，
－ ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル ） エ チ ル お よ び ３ － （ ， － ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル ） プ ロ ピ ル
；
　 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 ス ル フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 １ － ス ル フ ァ モ イ
ル エ チ ル 、 ２ － ス ル フ ァ モ イ ル エ チ ル お よ び ３ － ス ル フ ァ モ イ ル プ ロ ピ ル ；
　 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　 － メ チ ル ス ル
フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 － エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 － プ ロ ピ ル ス ル フ ァ モ イ ル メ チ
ル 、 １ － （ － メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ） エ チ ル 、 ２ － （ － メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ） エ チ
ル お よ び ３ － （ － メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ） プ ロ ピ ル ； な ら び に
　 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ： 　
， － ジ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 ， － ジ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 － メ
チ ル － － エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル メ チ ル 、 ， － ジ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル エ チ ル 、 １ －
（ ， － ジ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ） エ チ ル 、 ２ － （ ， － ジ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ）
エ チ ル 、 ２ － （ ， － ジ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ） エ チ ル お よ び ３ － （ ， － ジ メ チ ル
ス ル フ ァ モ イ ル ） プ ロ ピ ル 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 前 記 に 定 義 し た よ う に 、 式 － Ｘ ２ － Ｑ ２ の 基 に お い て Ｘ ２ が た と え ば Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 連
結 基 で あ る 場 合 、 式 Ｉ 中 の フ ェ ニ ル 環 に 結 合 し て い る の は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 連 結 基 の 酸 素 原
子 で あ っ て 炭 素 原 子 で は な く 、 こ の 炭 素 原 子 は Ｑ ２ 基 に 結 合 し て い る 。 同 様 に Ｘ ２ が Ｎ （
Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 連 結 基 で あ る 場 合 、 式 Ｉ 中 の フ ェ ニ ル 環 に 結 合 し て い る の は Ｎ （ Ｒ ４

） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 基 の 窒 素 原 子 で あ り 、 炭 素 原 子 は Ｑ ２ 基 に 結 合 し て い る 。 同 様 な 取 決 め を
、 本 明 細 書 中 で 用 い る 他 の 基 に 適 用 す る 。 た と え ば Ｚ が 式 Ｑ ４ － Ｘ ５ － の 基 で あ り 、 Ｘ ５

が Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ １ ０ ） で あ る 場 合 、 こ の Ｓ Ｏ ２ 基 は Ｑ ４ に 結 合 し 、 窒 素 原 子 が 式 Ｉ 中 の Ｘ
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３ に 結 合 し て い る 。 同 様 に Ｘ ３ が Ｑ ３ － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｍ で あ る 場 合 、 Ｑ ３ は 式 Ｉ 中 の 基
Ｚ に 結 合 し 、 （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｍ 基 は 式 Ｉ 中 の Ｍ 基 に 結 合 し て い る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 本 明 細 書 に お い て 、 あ る 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子
は 場 合 に よ り Ｏ ま た は Ｃ ≡ Ｃ な ど の 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も
よ い と い う 表 記 は 、 ア ル キ レ ン 鎖 中 の ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 間 に 特 定 し た 基 が 挿 入 さ れ る こ
と を 表 わ す と 理 解 す べ き で あ る 。 た と え ば Ｚ が ２ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル エ ト キ シ 基 で あ
る 場 合 、 エ チ レ ン 鎖 中 に Ｃ ≡ Ｃ 基 が 挿 入 さ れ る と 、 ４ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ブ ツ － ２ －
イ ニ ル オ キ シ 基 が 生 成 す る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 本 明 細 書 に お い て 、 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 を も つ こ と が で き る と 表 記
し た 場 合 、 各 Ｃ Ｈ ２ 基 上 に 適 切 に は １ ま た は ２ 個 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 が 存 在 し 、 各 Ｃ Ｈ ３ 基 上 に １ 、 ２ ま た は ３ 個 の そ の よ う な 置 換 基 が 存 在 す る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 本 明 細 書 に お い て 、 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 前 記 に 定 め た 置 換 基 を も つ こ と が で き る と 表 記 し た 場 合 、 こ う し て 形 成 さ れ る 適 切 な
置 換 基 に は た と え ば 下 記 の も の が 含 ま れ る ： ヒ ド ロ キ シ 置 換 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル コ キ シ 基 、 た と え ば ２ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － ピ ペ リ ジ ノ プ ロ ポ キ シ お よ び ２ － ヒ ド
ロ キ シ － ３ － モ ル ホ リ ノ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 置 換 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 基 、 た と え ば ２ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － ピ ペ リ ジ ノ プ ロ ピ ル ア ミ ノ お よ び ２ － ヒ
ド ロ キ シ － ３ － モ ル ホ リ ノ プ ロ ピ ル ア ミ ノ 、 な ら び に ヒ ド ロ キ シ 置 換 （ ２ － ６ ） ア ル カ ノ
イ ル 基 、 た と え ば ヒ ド ロ キ シ ア セ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ オ ニ ル お よ び ２ － ヒ ド ロ キ
シ ブ チ リ ル 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 あ る 種 の 式 Ｉ の 化 合 物 は 溶 媒 和 形 お よ び 非 溶 媒 和 形 、 た と え ば 水 和 形 で 存 在 す る 可 能 性
が あ る こ と を 理 解 す べ き で あ る 。 本 発 明 は erbB受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 す る 阻 害 効
果 を 示 す そ の よ う な 溶 媒 和 形 を す べ て 含 む こ と を 理 解 す べ き で あ る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 あ る 種 の 式 Ｉ の 化 合 物 は 多 形 性 を 示 す 可 能 性 が あ り 、 本 発 明 は erbB受 容 体 型 チ ロ シ ン キ
ナ ー ゼ に 対 す る 阻 害 効 果 を 示 す そ の よ う な 形 態 を す べ て 含 む こ と も 理 解 す べ き で あ る 。
　 本 発 明 は erbB受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 す る 阻 害 効 果 を 示 す 本 発 明 の 式 Ｉ の 化 合 物
の す べ て の 互 変 異 性 性 に 関 す る も の で あ る こ と も 理 解 す べ き で あ る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 は 、 た と え ば 下 記 の も の で あ る ： 式 Ｉ の 化 合 物 の
酸 付 加 塩 、 た と え ば 無 機 酸 ま た は 有 機 酸 、 た と え ば 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、 ト リ フ ル オ
ロ 酢 酸 、 ク エ ン 酸 ま た は マ レ イ ン 酸 と の 酸 付 加 塩 、 あ る い は た と え ば 十 分 に 酸 性 で あ る 式
Ｉ の 化 合 物 の 塩 、 た と え ば ア ル カ リ 金 属 塩 も し く は ア ル カ リ 土 類 金 属 塩 、 た と え ば カ ル シ
ウ ム 塩 も し く は マ グ ネ シ ウ ム 塩 、 ま た は ア ン モ ニ ウ ム 塩 、 あ る い は 有 機 塩 基 、 た と え ば メ
チ ル ア ミ ン 、 ジ メ チ ル ア ミ ン 、 ト リ メ チ ル ア ミ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 モ ル ホ リ ン ま た は ト リ ス
-(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )ア ミ ン と の 塩 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 新 規 化 合 物 に は 、 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で
き る 塩 類 が 含 ま れ 、 そ れ ら に お い て 別 途 特 定 し な い 限 り Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｑ １ 、 Ｑ ２ 、 Ｘ １ 、
Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｙ 、 Ｍ 、 ａ お よ び Ｚ は 前 記 ま た は 下 記 の 節 （ ａ ） ～ （ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ） に
定 め た い ず れ か の 意 味 を も つ ： －
　 （ ａ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア
ル キ ル － オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ （ 特 に 水 素
、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
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上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル
バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ
ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 （ ｂ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア
ル キ ル － オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ （ 特 に 水 素
、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ
ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｃ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア
ル キ ル － オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ （ 特 に 水 素
、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｄ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
コ キ シ お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ お よ び エ
ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｅ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ お よ び エ
ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｆ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ お よ び ２ －
シ ク ロ プ ロ ピ ル エ ト キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ お よ び エ
ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ピ ル オ キ シ 、 イ ソ プ ロ ピ ル オ キ シ 、
シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ２ － フ ル オ ロ エ ト キ シ 、 ２ － メ ト キ
シ エ ト キ シ 、 ２ － エ ト キ シ エ ト キ シ 、 ２ ， ２ － ジ フ ル オ ロ エ ト キ シ お よ び ２ ， ２ ， ２ － ト
リ フ ル オ ロ エ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｈ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｉ ） 　 Ｒ １ は 、 水 素 で あ る ；
　 （ ｊ ） 　 Ｒ １ は 、 メ ト キ シ で あ る ；
　 （ ｋ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｌ ） 　 Ｙ は 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４
Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｍ ） 　 Ｙ は 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ ２
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－ ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｎ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ
ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｏ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｐ ） 　 Ｙ は 、 水 素 お よ び ハ ロ ゲ ノ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｑ ） 　 Ｙ は 、 ハ ロ ゲ ノ で あ る ；
　 （ ｒ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選 択 さ
れ る ；
　 （ ｓ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ お よ び メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｔ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ お よ び メ チ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｕ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ お よ び ブ ロ モ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｖ ） 　 Ｙ は 、 水 素 、 ク ロ ロ お よ び メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｗ ） 　 Ｙ は 、 水 素 お よ び ク ロ ロ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｘ ） 　 Ｙ は 、 水 素 で あ る ；
　 （ ｙ ） 　 Ｙ は 、 ク ロ ロ で あ る ；
　 （ ｚ ） 　 Ｙ は 、 フ ル オ ロ で あ る ；
　 （ ａ ａ ） 　 Ｙ は 、 メ ト キ シ で あ る ；
　 （ ｂ ｂ ） 　 Ｙ は 、 エ チ ニ ル で あ る ；
　 （ ｃ ｃ ） 　 Ｙ は 、 メ チ ル で あ る ；
　 （ ｄ ｄ ） 　 ａ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 各 Ｒ ２ は 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ か
ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｅ ｅ ） 　 ａ は ０ ま た は １ で あ り 、 Ｒ ２ は フ ル オ ロ お よ び ク ロ ロ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｆ ｆ ） 　 ａ は ０ で あ る ；
　 （ ｇ ｇ ） 　 ａ は ０ で あ り 、 Ｙ は 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ お よ び エ チ
ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｈ ｈ ） 　 ａ は ０ で あ り 、 Ｙ は ハ ロ ゲ ノ 、 特 に ク ロ ロ で あ る ；
　 （ ｉ ｉ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 独 立 し て 水 素 ま
た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル で あ る ；
　 （ ｊ ｊ ） 　 Ｘ ２ は 、 Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｋ ｋ ） 　 Ｘ ２ は 、 Ｏ で あ る ；
　 （ ｌ ｌ ） 　 Ｘ ２ は 、 Ｓ で あ る ；
　 （ ｍ ｍ ） 　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る ；
　 （ ｎ ｎ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は ハ ロ ゲ ノ 、 特 に ク ロ ロ で あ る ；
　 （ ｏ ｏ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は ク ロ ロ で あ り 、 ａ は ０ で あ る ；
　 （ ｐ ｐ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｑ ｑ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は 水 素 、 ク ロ ロ 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選
択 さ れ る ；
　 （ ｒ ｒ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 ａ は ０ で あ る ；
　 （ ｓ ｓ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｙ は 水 素 、 ク ロ ロ 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選
択 さ れ 、 ａ は ０ で あ る ；
　 （ ｔ ｔ ） 　 Ｘ ２ は Ｓ で あ り 、 Ｙ は 水 素 お よ び ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ま た は フ ル オ ロ ） か
ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｕ ｕ ） 　 Ｘ ２ は Ｓ で あ り 、 Ｙ は 水 素 お よ び ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ま た は フ ル オ ロ ） か
ら 選 択 さ れ 、 ａ は ０ で あ る ；
　 （ ｖ ｖ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ で あ り 、 Ｙ は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル （ 特 に （ １ － ２ Ｃ ） ア ル キ ル 、
た と え ば メ チ ル ） で あ る ；
　 （ ｗ ｗ ） 　 Ｘ ２ は Ｏ で あ り 、 Ｙ は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル （ 特 に （ １ － ２ Ｃ ） ア ル キ ル 、
た と え ば メ チ ル ） で あ り 、 ａ は ０ で あ る ；
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　 （ ｘ ｘ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら 選 択
さ れ 、 こ の 環 は 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ
原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、
カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６
Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ
ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ
ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 で あ り ；
　 　 Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基
、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で
き る ；
　 （ ｙ ｙ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら 選 択
さ れ 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄
か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｚ ｚ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ａ ａ ａ ） 　 Ｑ ２ は 、 ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個
の ヘ 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 個
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の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｑ ２ は 、 ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個
の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 お よ び 場 合 に よ り さ ら に １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル 、 １ Ｈ －
イ ミ ダ ゾ リ ル 、 １ Ｈ － ピ ラ ゾ リ ル 、 １ ， ３ － オ キ サ ゾ リ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ
－ イ ミ ダ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ
リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル お よ び ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － 、 ３ － ま た は ４ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４
－ イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ３ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ４ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル
お よ び ５ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ Ｈ
－ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － 、 ３ － ま た は ４ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア
ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ３
－ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ４ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル お よ び ５ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル
、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル お よ び ３ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ （ 特 に フ ル オ ロ ） か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基
を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ ラ ジ ニ ル （ 特 に ２ － ピ ラ ジ ニ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （
ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の
置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ） 　 Ｑ ２ は 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル （ 特 に イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル ） で あ り 、
場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １
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、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ リ ジ ル （ 特 に ２ － ピ リ ジ ル ま た は ３ － ピ リ ジ ル 、 さ ら に 特 に ２
－ ピ リ ジ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い
１ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル （ 特 に １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ，
３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ま た は １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 さ ら に 特 に １ ， ３ － チ
ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ
て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で
も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｑ ２ は １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル （ 特 に １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） で あ り
、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｘ ｘ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば
１ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら 選
択 さ れ 、 こ の 環 は 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た
と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： ハ ロ ゲ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル バ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル お よ び （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら 選
択 さ れ 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 、 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び
硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｑ ２ は 、 ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個
の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 個 の
ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｑ ２ は ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の
窒 素 ヘ テ ロ 原 子 お よ び 場 合 に よ り さ ら に １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル 、 １ Ｈ －
イ ミ ダ ゾ リ ル 、 １ Ｈ － ピ ラ ゾ リ ル 、 １ ， ３ － オ キ サ ゾ リ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｘ ｘ ｘ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
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　 （ ｙ ｙ ｙ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル お よ び ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｚ ｚ ｚ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － 、 ３ － ま た は ４ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４
－ イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ３ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ４ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル
お よ び ５ － イ ソ オ キ サ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ａ ａ ａ ａ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上
（ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
前 記 （ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ）
　 （ ｂ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ （ 特 に フ ル オ ロ ） か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基
を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｃ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ ラ ジ ニ ル （ 特 に ２ － ピ ラ ジ ニ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記
（ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個
） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｄ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｑ ２ は 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル （ 特 に イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル ） で あ り
、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え
ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｅ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ リ ジ ル （ 特 に ２ － ピ リ ジ ル ま た は ３ － ピ リ ジ ル 、 さ ら に 特 に
２ － ピ リ ジ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も
よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｆ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル （ 特 に １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ま た は １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 さ ら に 特 に １ ， ３ －
チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ） で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異
な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル で あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同
一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き
る ；
　 （ ｈ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル （ 特 に １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） で
あ り 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た
と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら
選 択 さ れ 、 こ の 環 は 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア
ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で
も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｊ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル お よ び ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 か ら
選 択 さ れ 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 、 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ
び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
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　 （ ｌ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｑ ２ は 、 ５ － ま た は ６ － 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １
個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 個
の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ｍ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ Ｈ
－ イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー
ル － ４ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た
と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： ハ ロ ゲ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２
－ ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル
、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル
、 ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル
ボ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ
－ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル
か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー
ル － ４ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た
と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 メ ト
キ シ 、 エ ト キ シ 、 ビ ニ ル 、 ア リ ル 、 エ チ ニ ル 、 ２ － プ ロ ピ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 メ チ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア セ チ ル 、 プ ロ ピ オ ニ ル 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、
Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 メ
ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ － メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 Ｎ ，
Ｎ － ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 ア セ ト キ シ 、 ア セ ト ア ミ ド 、 フ ル オ ロ メ チ ル 、 ２ － フ ル オ ロ
エ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、
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メ ト キ シ メ チ ル 、 ２ － メ ト キ シ エ チ ル 、 シ ア ノ メ チ ル 、 ２ － シ ア ノ エ チ ル 、 カ ル ボ キ シ メ
チ ル 、 ２ － カ ル ボ キ シ メ チ ル 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 エ チ ル ア ミ ノ メ チ ル
、 Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 Ｎ ， Ｎ － ジ エ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 Ｎ － メ チ ル － Ｎ － エ
チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 ２ － ア ミ ノ エ チ ル 、 ２ － （ メ チ ル ア ミ ノ ） エ チ ル 、 ２ － （ エ チ ル ア ミ
ノ ） エ チ ル 、 ２ － （ Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ア ミ ノ ） エ チ ル 、 ２ － （ Ｎ ， Ｎ － ジ エ チ ル ア ミ ノ ）
エ チ ル 、 ２ － （ Ｎ － メ チ ル － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ ） エ チ ル 、 カ ル バ モ イ ル メ チ ル 、 Ｎ － メ チ
ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル お よ び Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル メ チ ル ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か
ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以
上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ
ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 前 記 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ） に 定 め た よ う に 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｖ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２ ま
た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｗ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル で あ り 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 シ ア
ノ 、 メ チ ル お よ び メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １
、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｘ ｘ ｘ ｘ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 ハ ロ ゲ ノ （ 特 に フ ル オ ロ お よ び ク ロ ロ 、 さ ら
に 特 に フ ル オ ロ ） か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ ；
　 （ ｙ ｙ ｙ ｙ ） 　 Ｑ ２ は 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル で あ る ；
　 （ ｚ ｚ ｚ ｚ ） 　 Ｑ ２ は 、 ピ リ ジ ル で あ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ
と が で き る ；
　 （ ａ ａ ａ ａ ａ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル で あ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を
も つ こ と が で き る ；
　 （ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｑ ２ は ３ － ピ リ ジ ル で あ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；
　 （ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ６ － メ チ ル ピ リ ド － ３ － イ ル か ら 選 択 さ
れ る ；
　 （ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル で あ る ；
　 （ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｑ ２ は 、 ６ － メ チ ル ピ リ ド － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル で あ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ
い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル で あ る ；
　 （ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル で あ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、
ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で
も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル で あ る ；
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　 （ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル で あ り 、 フ ル オ
ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択
さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｑ ２ は 、 １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル で あ る ；
　 （ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ
フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ
ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ） 　 Ｑ ２ は 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル
か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、
１ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ 、 Ｏ お よ び Ｓ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ
ー ル － ４ － イ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル お よ び イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル か ら
選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ
、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、
　 ａ は 、 ０ で あ る ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｑ ２ は １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２
－ イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｓ で あ る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｑ ２ は 、 ３ － ピ リ ジ ル で あ り 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は Ｏ で あ る ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｑ ２ は 、 ２ － ピ リ ジ ル お よ び ３ － ピ リ ジ ル （ 特 に ２ － ピ リ ジ ル ） か ら
選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 （ た と え ば メ チ ル ） を も ち 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ で あ り 、
　 ａ は 、 ０ で あ り 、
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　 Ｙ は 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル （ た と え ば メ チ ル ） で あ る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、
１ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ 、 Ｏ お よ び Ｓ か ら 選 択 さ れ 、
　 ａ は 、 ０ で あ り 、
　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り 、
　 ａ は 、 ０ で あ り 、
　 Ｙ は 、 水 素 、 ク ロ ロ 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、
１ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ で あ り 、
　 ａ は 、 ０ で あ り 、
　 Ｙ は 、 メ チ ル で あ る ；
　 （ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ リ ジ ル 、 ３ － ピ リ ジ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、
１ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １
－ ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び
， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 、 ２
ま た は ３ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ２ は 、 Ｓ で あ り 、
　 ａ は 、 ０ で あ り 、
　 Ｙ は 、 水 素 、 フ ル オ ロ お よ び ク ロ ロ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ） 　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 お よ び Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ） 　 Ｘ １ は 、 Ｃ （ Ｒ ７ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ７ は 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水
素 お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ） 　 Ｘ １ は 、 Ｃ Ｈ ２ で あ る ；
　 （ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ） 　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 で あ る ；
　 （ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ
ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル お よ び チ オ モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 原 子 に よ り 基 Ｘ １ － Ｏ に 結 合 し 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル
お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な
っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
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；
　 （ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル お よ び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択
さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 原 子 に よ り 基 Ｘ １ － Ｏ に 結 合 し 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル
お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な
っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ２ － イ ル 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ
ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 モ ル ホ リ ン － ２ － イ ル 、 モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル 、
チ オ モ ル ホ リ ン － ２ － イ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ リ
ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル 、 ピ ペ ラ ジ ン － ２ － イ ル 、 ２ － 、 ３ － ま た は ４ －
ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ２ 、 ３ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ － ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ
ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ま た は ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ニ ル で あ り 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ピ ペ リ ジ ニ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 モ ル ホ リ
ン － ２ － イ ル 、 モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お
よ び ピ ペ ラ ジ ン － ２ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ
ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
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　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル か ら 選
択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る
；
　 （ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル で あ り 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；
　 （ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル で あ る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ２ － イ ル で あ る ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｑ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル で あ る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｑ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ
ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ま た は ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １
個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｑ １ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ １ は 直 接 結 合 お よ び Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ア
ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル お よ び ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル か
ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ
ル メ チ ル 、 モ ル ホ リ ン － ２ － イ ル メ チ ル 、 モ ル ホ リ ン － ３ － イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ２
－ イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル お よ び ピ ペ ラ
ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も
つ こ と が で き る ；

10

20

30

40

50

(40) JP 2007-505873 A 2007.3.15

Ｎ Ｎ Ｎ

Ｎ Ｎ Ｎ



　 （ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル お よ び ピ ロ リ ジ ン － ３
－ イ ル メ チ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で
き る ；
　 （ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル
か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で
き る ；
　 （ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル で あ り 、
　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で
き る ；
　 （ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ） 　 基 Ｑ １ － Ｘ １ － Ｏ － は 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル オ キ シ 、 ピ ペ リ ジ ン
－ ３ － イ ル オ キ シ お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル オ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 ピ ペ リ ジ ニ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の
置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル で あ り 、 こ の ピ ペ リ ジ
ニ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 （ １ － ３ Ｃ ） ア ル キ ル
お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置
換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル で あ る ；
　 （ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル で あ る ；
　 （ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル で あ る ；
　 （ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｑ １ － Ｘ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル で あ る ；
　 誤 解 を 避 け る た め に 、 前 記 の （ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ） ～ （ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ） に 記 載 し た Ｑ １ に よ
り 表 わ さ れ る 環 は す べ て 環 窒 素 に お い て 、 式 Ｉ に よ る 基 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ － で 置 換 さ れ て い る
；
　 （ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｍ は 、 Ｓ Ｏ ２ で あ る ；
　 （ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ － の 基 お よ び 式
－ （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｑ － （ Ｑ ３ ） ｍ － の 基 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、
ｑ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 Ｑ ３ 、 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 前 記 に 定
め た も の で あ る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － Ｑ ３ － の 基 、 た と え ば （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ
ン 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン で あ る ；
　 （ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｘ ３ は 、 シ ク ロ プ ロ ピ レ ン 、 シ ク ロ ブ チ レ ン 、 シ ク ロ ペ ン チ レ ン
、 シ ク ロ ヘ キ シ レ ン 、 メ チ レ ン － （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン 、 （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア
ル キ レ ン － メ チ レ ン － 、 エ チ レ ン － （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ
ク ロ ア ル キ レ ン － エ チ レ ン － か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｘ ３ 基 内 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に
、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｑ － の 基 で あ り 、
　 ｑ は １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
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　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｑ － の 基 で あ り 、
　 ｑ は １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｘ ３ 中 の Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ 基 う ち 少 な く と も １ つ は （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル で あ り 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ） 　 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ ） － 、
－ （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ
Ｒ ８ Ｒ ９ ） － の 基 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｘ ３ 中 の Ｒ ８ ま た は Ｒ ９ 基 の う ち 少 な く と も １ つ は （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル で あ り 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 －
（ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ
８ Ｒ ９ ） － の 基 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｘ ３ 中 の Ｒ ８ ま た は Ｒ ９ 基 の う ち 少 な く と も １ つ は 分 枝 鎖 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 －
（ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ ） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ
８ Ｒ ９ ） － の 基 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｘ ３ 中 の Ｒ ８ ま た は Ｒ ９ 基 の う ち 少 な く と も １ つ は 、 イ ソ プ ロ ピ
ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル お よ び － ブ チ ル か ら 選 択 さ れ る 分 枝 鎖 ア ル キ ル で あ り
、
　 Ｘ ３ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｘ ３ 置 換 基 内 の 、 ２ 個 の 炭 素 原 子 に 結 合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ２ 基 ま た は １ 個 の 炭 素 原 子 に 結
合 し た 任 意 の Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び （
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１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ

２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） －
の 基 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な い ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｈ Ｒ ８ ） － 、
－ （ Ｃ Ｈ Ｒ ８ Ｃ Ｈ ２ ） － お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ Ｒ ８ ） － の 基 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ は 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １
－ ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｘ ３ は 、 式 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － の 基 か ら 選 択 さ れ 、 ｑ は １ 、 ２ ま た
は ３ で あ り 、 特 に ｑ は １ ま た は ２ で あ る ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － で あ る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル
バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が
で き 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同
一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き
： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ
ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お
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よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は
チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 な ら び に 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た
は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 炭 素 結 合 し た 単 環 式 完 全 飽 和 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 員 単 環 式 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は い
ず れ も 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ
ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア
ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
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） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た
は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ
れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ
１ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ
イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 酸 素 お よ び 窒 素 か ら 選 択 さ れ る １ 個 の 窒 素 ヘ
テ ロ 原 子 な ら び に 場 合 に よ り 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る さ ら に １ 個 の ヘ テ ロ 原
子 を 含 む 、 炭 素 結 合 し た 単 環 式 、 非 芳 香 族 完 全 飽 和 ま た は 部 分 飽 和 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 員
単 環 式 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
る ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ
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れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ
１ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ
イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ ル
ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ
ラ ジ ニ ル お よ び ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 そ れ ら
が 結 合 し て い る 基 に 炭 素 結 合 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア
ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
る ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ｘ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
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び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ
ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ン － １ －
イ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン
－ ３ － イ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、
お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ
） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル
－ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ
ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 そ れ ら が
結 合 し て い る 基 に 炭 素 結 合 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
る ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ｙ ） 　 Ｚ は 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ －
［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ －

－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ
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、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア
ミ ノ 、 ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ
ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル お よ び ホ モ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル か ら 選 択 さ
れ 、
　 　 Ｚ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の フ ル オ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お
よ び ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア
ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い
１ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ｚ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
フ ラ ン － ２ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ３ － イ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は Ｏ で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ
ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ
ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ
ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル お よ び オ キ セ パ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｚ 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 の フ ル オ ロ 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ お
よ び ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア
ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い
１ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ａ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 －
［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お
よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ｂ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ ト
キ シ 、 ２ － メ ト キ シ エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ
キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － メ チ ル
－ Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 ジ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ チ ル ア
ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ － （ ２ － ヒ ド ロ キ
シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ
シ エ チ ル ） － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ －
イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
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　 Ｚ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ
い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ｃ ） 　 Ｚ は 、 Ｎ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、
Ｎ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 Ｎ － ［ ヒ ド ロ キ シ －
（ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － Ｎ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ － ［ ヒ ド ロ
キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 Ｎ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ － Ｎ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ お よ び ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル
コ キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ｄ ） 　 Ｚ は 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ －
イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル お よ び ホ モ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル か ら 選 択
さ れ （ 特 に 、 Ｚ は ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル お よ び モ ル
ホ リ ノ か ら 選 択 さ れ る ） 、
　 Ｚ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ
キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 ア セ チ ル 、 プ ロ
ピ オ ニ ル 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、 ２ － メ ト キ シ エ チ ル 、 シ ア ノ メ
チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア セ チ ル 、 ア ミ ノ ア セ チ ル 、 メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル 、 エ チ ル ア ミ ノ ア セ
チ ル 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル お よ び Ｎ － メ チ ル － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル か ら 選 択 さ
れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と
が で き る ；
　 （ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ｅ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ で あ る ；
　 （ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ｆ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 か
ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
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ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア
ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は
チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ｇ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 な ら び に 次 式
の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は
２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 炭 素 結 合 し た 単 環 式 完 全 飽 和 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７ 員 単 環 式 ヘ テ
ロ サ イ ク リ ル 基 で あ り 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ：
ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス
ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ
ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
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ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は
チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ｈ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ お よ び （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 な ら び に 次 式
の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ
１ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ
イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ ル
ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ
ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 そ れ ら が 結
合 し て い る 基 に 炭 素 結 合 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
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　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
る ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ｉ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ
、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ロ
リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ン －
１ － イ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ
ラ ン － ３ － イ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ
ル 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ
） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル
－ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 中 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ ル
ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ － １ ， ４ － チ ア ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ
ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 そ れ ら が 結
合 し て い る 基 に 炭 素 結 合 ま た は 窒 素 結 合 す る こ と が で き 、
　 　 Ｚ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ
シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ
モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 、
　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
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　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
る ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 （ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ｊ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ
、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ｋ ） 　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ２ － ヒ ド ロ キ
シ エ ト キ シ 、 ２ － メ ト キ シ エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 ジ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ
チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ － （ ２ － ヒ
ド ロ キ シ エ チ ル ） ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） － Ｎ － メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｎ － （ ２ －
メ ト キ シ エ チ ル ） － Ｎ － エ チ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ン
－ １ － イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ
れ 、
　 Ｚ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ
い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ；
　 （ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ｌ ） 　 Ｚ は 、 水 素 で あ る ；
　 （ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ｍ ） 　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ で あ る ；
　 （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） 　 Ｚ は 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ で あ る ；
　 （ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ｏ ） 　 Ｚ は 、 前 記 の （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） ～ （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） の い
ず れ か に 定 め た も の で あ り 、
　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２

） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン （ た と え ば シ ク
ロ プ ロ ピ レ ン 、 た と え ば １ ， １ － シ ク ロ プ ロ ピ レ ン ） か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な く 、
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ る ；
　 （ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ｐ ） 　 Ｚ は 、 前 記 の （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） ～ （ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ｎ ） の い
ず れ か に 定 め た も の で あ り 、
　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２

） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン （ た と え ば シ ク
ロ プ ロ ピ レ ン 、 た と え ば １ ， １ － シ ク ロ プ ロ ピ レ ン ） か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ
ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な く 、
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　 Ｍ は 、 Ｓ Ｏ ２ で あ る ；
　 （ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ｑ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ は 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 た と え ば
メ チ ル ス ル ホ ニ ル で あ る ；
　 （ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ｒ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ は 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 た と え ば ア セ チ
ル で あ る ；
　 （ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ｓ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ は 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 た
と え ば ヒ ド ロ キ シ ア セ チ ル で あ る ；
　 （ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ｔ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ は 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ ２
－ ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 た と え ば （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル で あ る ；
　 （ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ｕ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ は 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア セ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア
セ チ ル お よ び （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル か ら 選 択 さ れ る ；
　 （ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ｖ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 モ ル
ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル お よ び ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら
選 択 さ れ 、 こ れ ら の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 炭 素 原 子 に よ り 式 Ｉ 中 の カ ル ボ ニ ル 基 に 結 合
し て お り 、
　 Ｚ － Ｘ ３ 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル か
ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ る ； な ら び に
　 （ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ｗ ） 　 Ｚ － Ｘ ３ － は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 オ キ セ パ ニ ル か ら 選 択 さ れ （ た と え
ば Ｚ － Ｘ ３ は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン － ２ － イ ル ま た は テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － ２ － イ ル か ら
選 択 さ れ る ） 、
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 態 様 は 、 下 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き
る 塩 で あ る ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ （ た と え ば 、 Ｒ １ は 水 素 ま た
は メ ト キ シ 、 特 に 水 素 で あ る ） ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｘ ２ は Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｑ ２ は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
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　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、
１ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基
、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で
き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ り ；
　 Ｒ ２ 、 Ｙ 、 Ｑ １ 、 Ｘ ３ 、 ａ お よ び Ｚ は 前 記 に 定 め た も の で あ る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は ５ ま た は ６ 員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 １ 個
の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 み 、 Ｑ ２ は 場 合 に よ り 前 記 に 定 め た １ 個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ ま た は １ 、 特 に ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ は 好 ま し く は 水 素 で は な い 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 は 、 下 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
で あ る ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ （ た と え ば 、 Ｒ １ は 水 素 ま た
は メ ト キ シ 、 特 に 水 素 で あ る ） ；
　 Ｙ は 、 ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ） 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ
び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
　 Ｒ ２ は 、 ハ ロ ゲ ノ で あ り ；
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｏ Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル 、 な ら び に ５ ま た は ６ 員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ っ て １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ
原 子 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に Ｏ 、 Ｓ お よ び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む も
の か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （
た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基 を も つ こ と が で き る ： ハ ロ ゲ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （
２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ４
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ
ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ
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ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ
キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル
カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ
ル ボ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ， － ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ
ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ニ ル お よ び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 に よ り 基 Ｘ １ に 結 合 し て お り ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ り ；
　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２

） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン （ た と え ば シ ク
ロ プ ロ ピ レ ン 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な く ；
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ
シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ １ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ
ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択
さ れ る 。 さ ら に 具 体 的 に は 、 こ の 態 様 に お い て Ｘ １ は Ｃ Ｈ ２ で あ り ； Ｑ １ は ピ ロ リ ジ ン －
２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か
ら 選 択 さ れ ； Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ
メ チ ル お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ メ チ ル か ら 選 択 さ れ る （ よ り 具 体 的 に
は Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ま た は ジ － メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 さ ら に よ り 具 体 的 に は Ｚ
－ Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル で あ る ） 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル
ま た は イ ソ オ キ サ ゾ リ ル で あ り 、 よ り 具 体 的 に は Ｑ ２ は ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ
ル か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り こ の 態 様 に つ い て 前 記 に 定 め た １ 個 以 上 の 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 は 、 下 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
で あ る ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ （ た と え ば 、 Ｒ １ は 水 素 ま た
は メ ト キ シ 、 特 に 水 素 で あ る ） ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ ；
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　 ａ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
　 Ｒ ２ は 、 ハ ロ ゲ ノ で あ り ；
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｑ ２ は 、 フ ェ ニ ル で あ り 、 場 合 に よ り １ ま た は ２ 個 の ハ ロ ゲ ノ （ 特 に フ ル オ ロ ） 置 換 基
を も つ こ と が で き ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ニ ル お よ び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 に よ り 基 Ｘ １ に 結 合 し て お り ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ り ；
　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２

） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン （ た と え ば シ ク
ロ プ ロ ピ レ ン 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な く ；
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ
シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ １ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ
ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択
さ れ る 。 さ ら に 具 体 的 に は 、 こ の 態 様 に お い て Ｘ １ は Ｃ Ｈ ２ で あ り ； Ｑ １ は ピ ロ リ ジ ン －
２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か
ら 選 択 さ れ ； Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ
メ チ ル お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ メ チ ル か ら 選 択 さ れ る （ よ り 具 体 的 に
は Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ま た は ジ － メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 さ ら に よ り 具 体 的 に は Ｚ
－ Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル で あ る ） 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は フ ル オ ロ お よ び ク ロ ロ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で
も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り 、 た と え ば Ｑ ２ は ３
－ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル で あ り ； ａ は ０ で あ り ； Ｙ は 水 素 、 ク ロ ロ お よ び メ ト キ シ か ら 選 択 さ
れ る （ 特 に Ｙ は メ ト キ シ で あ る ） 。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 は 、 下 記 の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
で あ る ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ （ た と え ば 、 Ｒ １ は 水 素 ま た
は メ ト キ シ 、 特 に 水 素 で あ る ） ；
　 Ｙ は 、 ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ） か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
　 Ｒ ２ は 、 ハ ロ ゲ ノ で あ り ；
　 Ｘ ２ は 、 Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
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　 Ｑ ２ は ２ － ピ リ ジ ル お よ び ２ － ピ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ れ ら は 場 合 に よ り 、 （ １ －
３ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び ハ ロ ゲ ノ （ 特 に フ ル オ ロ ） か ら 選 択 さ れ
る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き ；
　 Ｘ １ は 、 直 接 結 合 ま た は Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ニ ル お よ び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 場 合 に よ り オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き 、
　 　 Ｑ １ は 、 環 炭 素 に よ り 基 Ｘ １ に 結 合 し て お り ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ で あ り ；
　 Ｘ ３ は 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ２ － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － 、 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ Ｃ Ｈ ２

） － 、 － （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） － お よ び （ ３ － ６ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン （ た と え ば シ ク
ロ プ ロ ピ レ ン 、 た と え ば シ ク ロ プ ロ ピ リ デ ン ） か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル
キ ル か ら 選 択 さ れ 、 た だ し Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ が 両 方 と も 水 素 で あ る こ と は な く ；
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ －
６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 ジ － ［
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ
シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － － ［ ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ － ア ミ ノ 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ お よ び （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ
キ シ － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ １ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ １ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｈ ２ で あ り 、 Ｑ １ は 、 ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ
ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か ら 選 択
さ れ る 。 さ ら に 具 体 的 に は 、 こ の 態 様 に お い て Ｘ １ は Ｃ Ｈ ２ で あ り ； Ｑ １ は ピ ロ リ ジ ン －
２ － イ ル 、 ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル お よ び ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル か
ら 選 択 さ れ ； Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ
メ チ ル お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ メ チ ル か ら 選 択 さ れ る （ よ り 具 体 的 に
は Ｚ － Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ま た は ジ － メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 さ ら に よ り 具 体 的 に は Ｚ
－ Ｘ ３ は ヒ ド ロ キ シ メ チ ル で あ る ） 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は ２ － ピ リ ジ ル ま た は ２ － ピ ラ ジ ニ ル で あ り ；
ａ は ０ で あ り ； Ｙ は ク ロ ロ で あ る 。
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 他 の 態 様 は 、 式 Ｉ Ａ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ ５ ３ 】
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ４ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 で あ る ：
式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ
モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
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ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
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　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｒ １ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 よ り 具 体 的 に は 水 素 ま た は （ １ － ３ Ｃ ） ア ル コ キ シ （ た と え ば メ ト キ シ ） で あ る
。
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｙ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ ま た は （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｙ は 水 素
、 ク ロ ロ 、 フ ル オ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ お よ び エ チ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ ま た は １ 、 よ り 具 体 的 に は ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ 、 Ｓ ま た は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ４

は 独 立 し て 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は Ｘ ２ は Ｏ 、 Ｓ ま た は
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Ｏ Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は （ 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ） フ ェ ニ ル ま た は ５
も し く は ６ 員 単 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に
場 合 に よ り さ ら に 独 立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個
） の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ，
３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル （ た と え ば ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド
－ ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お
よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － の 基 で あ り 、 ｐ は ０
、 １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る 。 た と え ば Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る
。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｚ は
水 素 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び ジ メ チ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 他 の 態 様 は 、 式 Ｉ Ｂ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ ６ ２ 】
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ３ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 で あ る ：
式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ
モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ
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キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
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ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 は い
ず れ も 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ
ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ オ 、
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
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　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｒ １ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 よ り 具 体 的 に は 水 素 で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｙ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （
１ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ ま た は （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｙ は ハ ロ
ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ 、 Ｓ ま た は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ４

は 独 立 し て 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４

） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 独 立 し て 水 素 ま た は （ １ － ２ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 た と え ば
Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ５ ま た は ６ 員 単 環 式
ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に 独
立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ ２ は ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ － イ
ミ ダ ゾ リ ル （ た と え ば ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ
ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 特 に ２ － ピ リ ジ ル ） か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ ７ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｍ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｏ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － の 基 で あ り 、 ｐ は ０
、 １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る 。 た と え ば Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る
。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｚ は
ヒ ド ロ キ シ お よ び ジ メ チ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 他 の 態 様 は 、 式 Ｉ Ｃ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ ７ ０ 】
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ １ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 で あ る ：
式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ
モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
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ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
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　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｒ １ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 よ り 具 体 的 に は 水 素 で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｙ の 具 体 的 な 意 味 は 、 ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ で あ る 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ４ は 独 立 し て 水
素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ５ ま た は ６ 員 単 環 式
ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に 独
立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含
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む 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ ２ は ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ － イ
ミ ダ ゾ リ ル （ た と え ば ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ
ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 特 に ２ － ピ リ ジ ル ） か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｍ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｏ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － の 基 で あ り 、 ｐ は ０
、 １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る 。 た と え ば Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る
。
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｚ は
ヒ ド ロ キ シ お よ び ジ メ チ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 他 の 態 様 は 、 式 Ｉ Ｄ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ ７ ８ 】
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ９ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 で あ る ：
式 中 ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ
モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
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ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
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　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ
、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
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４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ と が で き
る 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｒ １ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
コ キ シ 、 よ り 具 体 的 に は 水 素 で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｙ の 具 体 的 な 意 味 は 、 ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ で あ る 。
【 ０ ０ ８ １ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ４ は 独 立 し て 水
素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｘ ２ は Ｏ Ｃ Ｈ ２ で あ る 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ５ ま た は ６ 員 単 環 式
ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に 独
立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ ２ は ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ び １ Ｈ － イ
ミ ダ ゾ リ ル （ た と え ば ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ
ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル お よ び １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 特 に ２ － ピ リ ジ ル ） か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － の 基 で あ り 、 ｐ は ０
、 １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る 。 た と え ば Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る
。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ の 具 体 的 な 意 味 は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｚ は
水 素 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 他 の 態 様 は 、 式 Ｉ Ｅ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ：
【 ０ ０ ８ ６ 】
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ７ 】
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 で あ る ：
式 中 ：
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　 Ｒ １ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル －
オ キ シ お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ
り 、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ

２ Ｎ （ Ｒ ３ ） お よ び Ｎ （ Ｒ ３ ） Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て
分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ ３ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ 置 換 基 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基
上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら
選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ
モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 オ キ ソ 、 チ オ キ ソ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ
、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ
イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ ；
　 Ｙ は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ
） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 ａ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 各 Ｒ ２ は 、 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 ハ ロ ゲ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル コ キ シ 、 （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル お よ び （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル キ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ２ は 、 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｏ
、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ か ら 選 択 さ れ 、 各 Ｒ ４ は 同 一
で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 Ｑ ２ は ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｑ ２ は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ
、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ８ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル
チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア
ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル
ケ ノ イ ル ア ミ ノ 、 （ ３ － ６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ３ －
６ Ｃ ） ア ル キ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ４ － Ｒ ５

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ４ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｎ （ Ｒ ６ ） か ら 選 択 さ れ
、 Ｒ ６ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ５ は 下 記 の も の で あ り ： ハ ロ ゲ ノ －
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２
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－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２
－ ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル ］ カ ル バ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
－ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ， － ジ － （ １ － ６
Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル － （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ま た は （ １
－ ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 　 － Ｘ ２ － Ｑ ２ 内 の 任 意 の Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３

基 上 に 、 １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の ハ ロ ゲ ノ も し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ
ル 置 換 基 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ４ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ４ Ｃ ）
ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ ］ か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ
こ と が で き ；
　 Ｍ は 、 Ｃ Ｏ お よ び Ｓ Ｏ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ ３ は 、 次 式 の 基 で あ り ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － （ Ｑ ３ ） ｍ － （ Ｃ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ ） ｑ －
　 　 こ こ で 、 ｍ は ０ ま た は １ で あ り 、 ｐ は ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 ｑ は ０ 、 １ 、
２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
　 　 Ｒ ８ 、 Ｒ ９ 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Ｑ ３ は 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ レ ン お よ び （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ レ ン か ら
選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ）
ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ －
６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ ン ス
ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 お よ び 次 式 の 基 か ら 選 択 さ れ ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ４ － Ｘ ５ －
　 　 こ こ で 、 Ｘ ５ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｎ （ Ｒ １ ２ ） 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ １ ２ ） か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ２ は 水 素 ま た は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｑ ４ は （
３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル キ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ３
－ ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 （ ３ － ７ Ｃ ） シ ク ロ ア ル ケ ニ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヘ
テ ロ サ イ ク リ ル ま た は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 Ｘ ５ が 直 接 結 合 で あ る 場 合 、 Ｑ ４ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 た だ し 、 ｍ 、 ｐ お よ び ｑ が す べ て ０ で あ る 場 合 、 Ｚ は ヘ テ ロ サ イ ク リ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ レ ン 鎖 に お い て 隣 接 炭 素 原 子 は 、 場 合 に よ り
、 Ｏ 、 Ｓ 、 Ｓ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ 、 Ｎ （ Ｒ １ ３ ） 、 Ｃ Ｏ 、 － Ｃ ＝ Ｃ － お よ び － Ｃ ≡ Ｃ － か ら 選 択 さ
れ る 基 が 鎖 中 へ 挿 入 さ れ る こ と に よ っ て 分 離 さ れ て い て も よ く 、 Ｒ １ ３ は 、 水 素 ま た は （
１ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｚ 、 Ｘ １ ま た は Ｘ ３ 基 内 に お い て 、 ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 環 内 の Ｃ Ｈ ２ 基 以 外 の 任 意 の Ｃ
Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 は 、 場 合 に よ り 各 Ｃ Ｈ ２ ま た は Ｃ Ｈ ３ 基 上 に 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ノ も
し く は （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 置 換 基 、 ま た は 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 を も つ こ と
が で き ： ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 （
２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル チ オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ カ ル バ モ イ ル 、 （ ２ －
６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ
ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 － （ １ － ６ Ｃ ） ア
ル キ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 ， － ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ス ル フ ァ モ イ ル 、 （ １ －
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６ Ｃ ） ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ お よ び － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル － （ １ － ６ Ｃ ） ア ル カ
ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 下 記 の も の ： ハ ロ ゲ ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ホ ル ミ ル 、 メ ル カ プ ト 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア
ル ケ ニ ル 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル キ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル コ キ シ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル チ
オ 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 （ １ － ６ Ｃ
） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ － ［ （ １ － ６ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ 、 （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 、
（ ２ － ６ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 お よ び 次 式 の 基 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 － Ｘ ６ － Ｒ １ ４

か ら 選 択 さ れ る 同 一 で も 異 な っ て も よ い １ 個 以 上 （ た と え ば １ 、 ２ ま た は ３ 個 ） の 置 換 基
を も つ こ と が で き 、
　 　 こ こ で 、 Ｘ ６ は 直 接 結 合 で あ る か 、 あ る い は Ｏ 、 Ｃ Ｏ 、 Ｓ Ｏ ２ お よ び Ｎ （ Ｒ １ ５ ） か
ら 選 択 さ れ 、 Ｒ １ ５ は 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ １ ４ は 下 記 の も の で あ
り ： ハ ロ ゲ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 （ １ － ４ Ｃ
） ア ル コ キ シ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － （ １ －
４ Ｃ ） ア ル キ ル 、 － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル お よ び ，
－ ジ － ［ （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル ］ ア ミ ノ － （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル 、
　 Ｑ １ に よ り 表 わ さ れ る 任 意 の ヘ テ ロ サ イ ク リ ル 基 ま た は Ｚ 置 換 基 内 の 任 意 の ヘ テ ロ サ イ
ク リ ル 基 は い ず れ も 、 場 合 に よ り 、 １ ま た は ２ 個 の オ キ ソ ま た は チ オ キ ソ 置 換 基 を も つ こ
と が で き る 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｒ １ の 具 体 的 な 意 味 は 水 素 で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｙ の 具 体 的 な 意 味 は 、 ハ ロ ゲ ノ （ た と え ば ク ロ ロ ま た は フ ル オ ロ 、
よ り 具 体 的 に は ク ロ ロ ） ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル （ た と え ば メ チ ル ） で あ る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 ａ の 具 体 的 な 意 味 は ０ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ２ の 具 体 的 な 意 味 は Ｏ ま た は Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ り 、 各 Ｒ ４ は 独
立 し て 水 素 ま た は （ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル で あ る 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｘ ２ は Ｏ お よ び Ｏ Ｃ Ｈ

２ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｑ ２ の 具 体 的 な 意 味 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ５ ま た は ６ 員 単 環 式
ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ り 、 こ の 環 は １ 個 の 窒 素 ヘ テ ロ 原 子 、 な ら び に 場 合 に よ り さ ら に 独
立 し て 酸 素 、 窒 素 お よ び 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 （ 特 に １ 個 ） の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 。 よ り 具 体 的 に は 、 Ｑ ２ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ リ ル お よ
び １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ リ ル （ た と え ば ２ － ピ リ ジ ル 、 ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル 、 ３ － フ
ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ２ － ピ ラ ジ ニ ル 、 １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル ま た は １ － メ チ ル － １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル 、 特 に ２ － ピ リ ジ ル ま た は ６ － メ チ ル － ピ リ ド － ３ － イ ル ）
か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｍ の 具 体 的 な 意 味 は Ｃ Ｏ で あ る 。
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は 式 － （ Ｃ Ｒ ８ Ｒ ９ ） ｐ － の 基 で あ り 、 ｐ は ０
、 １ ま た は ２ で あ り 、 Ｒ ８ お よ び Ｒ ９ は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 お よ び
（ １ － ４ Ｃ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る 。 た と え ば Ｘ ３ の 具 体 的 な 意 味 は － Ｃ Ｈ ２ － で あ る
。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 こ の 態 様 に お い て 、 Ｚ の 具 体 的 な 意 味 は ヒ ド ロ キ シ で あ る 。
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル
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］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ
ー ル ；
　 ２ － （ （ ２ Ｓ ） － ２ － ｛ ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ
） フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ メ チ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ）
－ ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ
ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ； お よ び
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 ２ － （ （ ２ Ｓ ） － ２ － ｛ ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ
） フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ メ チ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ）
－ ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ２ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ メ ト キ シ ） キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ３ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア
ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
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　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ
ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － メ
チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ メ ト キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
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リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － メ
チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － エ チ ニ ル － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト
キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ；
　 ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ －
Ｎ － ［ ４ － （ １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ ェ
ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ － Ｎ － ［ ４ － （ １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ
キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － （ ４ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ； お よ び
　 ２ － （ ３ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 ２ － （ （ ２ Ｓ ） － ２ － ｛ ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ
） フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ メ チ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ）
－ ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ２ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ メ ト キ シ ） キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ３ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン －
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４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア
ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ
ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
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リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ メ ト キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ； お よ び
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ Ａ の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア
ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン
；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
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［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ －
ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
｛ ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － ３ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ キ
ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ６ － （ ｛ １
－ ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ １ － ［
（ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ７ －
メ ト キ シ － Ｎ － ［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ
リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ３ － メ ト キ シ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ
ン ；
　 ６ － （ ｛ １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ オ キ シ ） － Ｎ －
［ ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ －
オ キ ソ エ タ ノ ー ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ７ － メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 ２ － ｛ ４ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
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ル ；
　 ６ － ［ （ １ － ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） オ キ シ ］ － Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ
ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － エ チ ニ ル － ４ － ［ （ ３ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ フ ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト
キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ；
　 ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ －
Ｎ － ［ ４ － （ １ ， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ
ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － ク ロ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ ェ
ニ ル ｝ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
　 ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ キ シ ｝ － Ｎ － ［ ４ － （ １
， ３ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル チ オ ） フ ェ ニ ル ］ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
　 Ｎ － ｛ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ［ （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ） チ オ ］ フ
ェ ニ ル ｝ － ７ － メ ト キ シ － ６ － ｛ ［ １ － （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ オ
キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ； お よ び
　 ２ － （ ４ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ Ｂ の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ３ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ ル ｝ オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン －
４ － ア ミ ン ； お よ び
　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ Ｃ の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － （ （ ２ Ｓ ） － ２ － ｛ ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ
） フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ メ チ ル ｝ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ）
－ ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー ル ； お よ び
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － （ ｛ （ ２ Ｓ
） － １ － ［ （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） ア セ チ ル ］ ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ メ ト キ シ ） キ ナ ゾ リ ン
－ ４ － ア ミ ン ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ Ｄ の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
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　 ２ － ｛ （ ３ Ｓ ） － ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ）
フ ェ ニ ル ］ ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ
ソ エ タ ノ ー ル ； お よ び
　 Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ － ６ － ｛ ［ １ － （
メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ メ ト キ シ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ １ ０ ０ 】
　 本 発 明 の 具 体 的 な 化 合 物 は 、 た と え ば 下 記 の も の か ら 選 択 さ れ る １ 種 類 以 上 の 式 Ｉ Ｅ の
キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 で あ る ：
　 ２ － ｛ ３ － ［ （ ４ － ｛ ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］
ア ミ ノ ｝ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ） オ キ シ ］ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ｝ － ２ － オ キ ソ エ タ ノ ー
ル ； お よ び
　 ２ － （ ３ － ｛ ［ ４ － （ ｛ ３ － メ チ ル － ４ － ［ （ ６ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ３ － イ ル ） オ キ シ
］ フ ェ ニ ル ｝ ア ミ ノ ） キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル ］ オ キ シ ｝ ア ゼ チ ジ ン － １ － イ ル ） － ２ － オ
キ ソ エ タ ノ ー ル ；
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 ０ １ ０ １ 】
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 は 、 化 学 的 に 関 連 す る 化 合 物
の 製 造 に 適 用 で き る こ と が 知 ら れ て い る い ず れ か の 方 法 に よ り 製 造 で き る 。 適 切 な 方 法 に
は 、 た と え ば 国 際 特 許 出 願 Ｗ Ｏ ９ ６ ／ １ ５ １ １ ８ 、 Ｗ Ｏ ０ １ ／ ９ ４ ３ ４ １ 、 Ｗ Ｏ ０ ３ ／ ０
４ ０ １ ０ ８ お よ び Ｗ Ｏ ０ ３ ／ ０ ４ ０ １ ０ ９ に 示 さ れ る も の が 含 ま れ る 。 そ の よ う な 方 法 を
式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 の 製 造 に 用 い た 場 合 、 本 発 明 の 他 の 態 様 と し て 提 供 さ れ 、 下 記 の
代 表 的 な 変 法 に よ り 説 明 さ れ る 。 こ れ ら に お い て 、 別 途 記 載 し な い 限 り 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ
１ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｙ 、 Ｍ 、 Ｑ １ 、 Ｑ ２ 、 ａ お よ び Ｚ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を も つ
。 必 要 な 出 発 物 質 は 有 機 化 学 の 標 準 法 に よ り 得 る こ と が で き る 。 そ の よ う な 出 発 物 質 の 製
造 を 下 記 の 代 表 的 な 変 法 と 関 連 し て 記 載 し 、 後 記 の 実 施 例 に 記 載 す る 。 あ る い は 、 必 要 な
出 発 物 質 は 本 明 細 書 に 示 し た も の と 同 様 な 方 法 で 得 る こ と が で き 、 そ れ ら は 当 業 者 に 自 明
で あ る 。
【 ０ １ ０ ２ 】
　 　 Ｍ が Ｃ Ｏ で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の
存 在 下 で 、 式 Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン ：
【 ０ １ ０ ３ 】
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ４ 】
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｙ 、 ａ 、 Ｑ １ お よ び Ｑ ２ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意
味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｉ Ｉ Ｉ の カ ル ボ ン
酸 ま た は そ の 反 応 性 誘 導 体 ：
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　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ Ｉ
（ 式 中 の Ｚ お よ び Ｘ ３ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要
で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 方 法 （ ａ ） に 関 し て 前 記 に 定 め た 式 Ｉ
Ｉ の キ ナ ゾ リ ン を 、 式 Ｉ Ｖ の 化 合 物 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｚ － Ｘ ３ － Ｍ － Ｌ １

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｖ
（ 式 中 の Ｌ １ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｚ 、 Ｘ ３ お よ び Ｍ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を
有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ；
　 　 Ｚ が 窒 素 に よ り Ｘ ３ に 結 合 し て い る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都
合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ の 化 合 物 ：
【 ０ １ ０ ５ 】
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ６ 】
（ 式 中 の Ｌ ２ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｙ 、 Ｍ 、 ａ 、 Ｑ １

お よ び Ｑ ２ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 必 要 で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保
護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｚ Ｈ の 化 合 物 （ 式 中 の Ｚ は 前 記 に 定 め た も の で あ り 、 た だ し 任 意 の
官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン ：
【 ０ １ ０ ７ 】
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ８ 】
（ 式 中 の Ｌ ３ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｚ お よ び Ｑ １ は 前 記 に 定 め た い
ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 必 要 で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｖ Ｉ Ｉ
の 化 合 物 ：
【 ０ １ ０ ９ 】
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ０ 】
（ 式 中 の Ｒ ２ 、 ａ 、 Ｘ ２ 、 Ｑ ２ お よ び Ｙ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任
意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で
あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン ：
【 ０ １ １ １ 】
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ２ 】
（ 式 中 の Ｘ ２ ａ は Ｏ 、 Ｓ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） で あ り 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、
Ｚ 、 Ｙ 、 ａ お よ び Ｑ １ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 必 要 で あ れ ば 任 意 の
官 能 基 は 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ２ － Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ － Ｌ ４

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｘ
（ 式 中 の Ｌ ４ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｑ ２ お よ び Ｒ ４ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有
し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ る ； ま た は
　 　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 を 製 造 す る た め に 、 式 Ｘ の キ ナ
ゾ リ ン ：
【 ０ １ １ ３ 】
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【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ４ 】
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、 Ｚ 、 Ｙ 、 ａ お よ び Ｑ １ は 前 記 に 定 め た い ず
れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 必 要 で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｘ Ｉ の ア
ル コ ー ル ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｑ ２ － Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ － Ｏ Ｈ
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｘ Ｉ
（ 式 中 の Ｑ ２ お よ び Ｒ ４ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必
要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
　 　 式 Ｘ Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 化 合 物 ：
【 ０ １ １ ５ 】
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ６ 】
（ 式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ ２ 、 ａ お よ び Ｙ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 必
要 で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保 護 さ れ て い る ） を 、 式 Ｘ Ｉ Ｉ Ｉ の ア ル コ ー ル ：
【 ０ １ １ ７ 】
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ８ 】
（ 式 中 の Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ 、 Ｚ お よ び Ｑ １ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任
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意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 結 合 さ せ る ； ま た は
　 　 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 方 法 （ ｇ ） に 関 し て 前 記 に 定 め た 式 Ｘ
Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン を 、 式 Ｘ Ｉ Ｖ の 化 合 物 ：
【 ０ １ １ ９ 】
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ０ 】
（ 式 中 の Ｌ ５ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、 Ｘ １ 、 Ｘ ３ 、 Ｍ お よ び Ｚ な ら び に Ｑ １ は 前 記 に 定 め
た い ず れ か の 意 味 を 有 し 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ
せ る ；
　 次 い で 必 要 で あ れ ば ：
　 （ ｉ ） 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 を 式 Ｉ の 他 の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 に 変 換 す る ；
　 （ ｉ ｉ ） 存 在 す る い ず れ か の 保 護 基 を 好 都 合 な 手 段 で 除 去 す る ；
　 （ ｉ ｉ ｉ ） 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 形 成 す る 。
【 ０ １ ２ １ 】
　 前 記 反 応 の 具 体 的 な 条 件 は 下 記 の と お り で あ る ：
　
　 こ の 結 合 反 応 は 、 適 切 な 結 合 剤 、 た と え ば カ ル ボ ジ イ ミ ド 、 ま た は 適 切 な ペ プ チ ド 結 合
剤 、 た と え ば Ｏ － （ ７ － ア ザ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル － １ － イ ル ） － Ｎ ， Ｎ ， Ｎ ’ ， Ｎ ’ － テ
ト ラ メ チ ル ウ ロ ニ ウ ム ヘ キ サ フ ル オ ロ － ホ ス フ ェ ー ト （ Ｈ Ａ Ｔ Ｕ ） も し く は カ ル ボ ジ イ ミ
ド 、 た と え ば ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル カ ル ボ ジ イ ミ ド の 存 在 下 に 、 場 合 に よ り 触 媒 、 た と え ば ジ
メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン も し く は ４ － ピ ロ リ ジ ノ ピ リ ジ ン の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で
あ る 。
【 ０ １ ２ ２ 】
　 こ の 結 合 反 応 は 、 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 適 切 な 塩 基 は 、 た
と え ば 有 機 ア ミ ン 塩 基 、 た と え ば ピ リ ジ ン 、 ２ ， ６ － ル チ ジ ン 、 コ リ ジ ン 、 ４ － ジ メ チ ル
ア ミ ノ ピ リ ジ ン 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 ジ － イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン 、 － メ チ ル モ ル ホ
リ ン も し く は ジ ア ザ ビ シ ク ロ ［ ５ ． ４ ． ０ ］ ウ ン デ ク － ７ － エ ン 、 ま た は た と え ば ア ル カ
リ 金 属 も し く は ア ル カ リ 土 類 金 属 炭 酸 塩 、 た と え ば 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ ム 、 炭 酸
セ シ ウ ム 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム で あ る 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 こ の 反 応 は 、 適 切 な 不 活 性 溶 媒 も し く は 希 釈 剤 、 た と え ば エ ス テ ル 、 た と え ば 酢 酸 エ チ
ル 、 ハ ロ ゲ ン 化 溶 媒 、 た と え ば 塩 化 メ チ レ ン 、 ク ロ ロ ホ ル ム も し く は 四 塩 化 炭 素 、 エ ー テ
ル 類 、 た と え ば テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン も し く は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 芳 香 族 溶 媒 、 た と え ば
ト ル エ ン 、 ま た は 双 極 性 非 プ ロ ト ン 溶 媒 、 た と え ば ， － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 、 ，

－ ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 － メ チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ － オ ン も し く は ジ メ チ ル ス ル ホ キ
シ ド の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 こ の 反 応 は 、 た と え ば ０ ～ １ ２ ０ ℃ の 温 度 、
好 都 合 に は 周 囲 温 度 ま た は そ の 付 近 の 温 度 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ２ ４ 】
　 式 IIIの カ ル ボ ン 酸 の ” 反 応 性 誘 導 体 ” と い う 用 語 は 、 式 IIの キ ナ ゾ リ ン と 反 応 し て 対
応 す る ア ミ ド を 生 成 す る カ ル ボ ン 酸 誘 導 体 を 意 味 す る 。 式 IIIの カ ル ボ ン 酸 の 適 切 な 反 応
性 誘 導 体 は 、 た と え ば 下 記 の も の で あ る ： ハ ロ ゲ ン 化 ア シ ル 、 た と え ば 前 記 酸 と 無 機 酸 塩
化 物 （ た と え ば 塩 化 チ オ ニ ル ） の 反 応 に よ り 形 成 さ れ る 塩 化 ア シ ル ； 混 合 酸 無 水 物 、 た と
え ば 前 記 の 酸 と ク ロ ロ ホ ル メ ー ト （ た と え ば ク ロ ロ ギ 酸 イ ソ ブ チ ル ） の 反 応 に よ り 形 成 さ
れ る 酸 無 水 物 ； 活 性 エ ス テ ル 、 た と え ば 前 記 の 酸 と フ ェ ノ ー ル 類 （ た と え ば ペ ン タ フ ル オ
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ロ フ ェ ノ ー ル ） 、 エ ス テ ル （ た と え ば ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 ペ ン タ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ） も し く
は ア ル コ ー ル 類 （ た と え ば メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 ブ タ ノ ー ル ま た
は -ヒ ド ロ キ シ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル ） の 反 応 に よ り 形 成 さ れ る エ ス テ ル ； ま た は ア シ ル ア
ジ ド 、 た と え ば 前 記 の 酸 と ア ジ ド （ た と え ば ジ フ ェ ニ ル ホ ス ホ リ ル ア ジ ド ） の 反 応 に よ り
形 成 さ れ る ア ジ ド ； シ ア ン 化 ア シ ル 、 た と え ば 前 記 の 酸 と シ ア ン 化 物 （ た と え ば シ ア ン 化
ジ エ チ ル ホ ス ホ リ ル ） の 反 応 に よ り 形 成 さ れ る シ ア ン 化 物 。 こ の よ う な カ ル ボ ン 酸 の 反 応
性 誘 導 体 と ア ミ ン （ た と え ば 式 IIの 化 合 物 ） の 反 応 は 当 技 術 分 野 で 周 知 で あ り 、 た と え ば
そ れ ら を 塩 基 （ た と え ば 前 記 の も の ） の 存 在 下 に 、 適 切 な 溶 媒 （ た と え ば 前 記 の も の ） 中
で 反 応 さ せ る こ と が で き る 。 こ の 反 応 は 、 前 記 の 温 度 で 好 都 合 に 実 施 で き る 。
【 ０ １ ２ ５ 】
　 式 IIの キ ナ ゾ リ ン は 、 常 法 に よ り 得 る こ と が で き る 。 た と え ば 反 応 経 路 １ に 記 載 ：
【 ０ １ ２ ６ 】
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ７ 】
　 　 　 deprotect: 脱 保 護 ; coupling: 結 合
式 中 の Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｘ １ 、 Ｘ ２ 、 Ｘ ３ 、 Ｙ 、 Ｍ 、 Ｑ １ 、 Ｑ ２ 、 ａ お よ び Ｚ は 前 記 に 定 め た
い ず れ か の 意 味 を も ち 、 た だ し 必 要 で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保 護 さ れ て お り 、 そ の 後 、 存
在 す る い ず れ か の 保 護 基 を 好 都 合 な 手 段 で 除 去 す る ； Ｐ ｇ １ は 適 切 な ヒ ド ロ キ シ 保 護 基 （
た と え ば （ ２ － ４ Ｃ ） ア ル カ ノ イ ル 基 、 た と え ば ア セ チ ル ） で あ り ； Ｐ ｇ ２ は 適 切 な ア ミ
ノ 保 護 基 （ た と え ば － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル （ Ｂ Ｏ Ｃ ） ） で あ る 。
【 ０ １ ２ ８ 】
　
　 (i)方 法 (f)で 用 い る も の と 同 様 な ミ ツ ノ ブ （ 光 延 ） 条 件 下 で の 結 合
　 (ii)方 法 (d)と 同 様 な 条 件 。
【 ０ １ ２ ９ 】
　 式 IIaの 出 発 キ ナ ゾ リ ン は 、 当 技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
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注 釈 ：



　 式 IIbの ア ル コ ー ル 類 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い
は 当 技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。 た と え ば Ｘ １ が Ｃ Ｈ ２ で あ る 場 合 、 反 応
経 路 ２ に 示 す よ う に 、 対 応 す る 酸 ま た は そ の エ ス テ ル の 還 元 に よ る 。
【 ０ １ ３ ０ 】
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ １ 】
　 　 　 TMS-diazomethane: TMS-ジ ア ゾ メ タ ン
　
　 適 切 な 置 換 可 能 な 基 Ｌ １ に は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ が 含 ま れ る 。
【 ０ １ ３ ２ 】
　 こ の 結 合 反 応 は 、 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 た と え ば 適 切 な 塩
基 、 た と え ば 有 機 ア ミ ン 塩 基 、 た と え ば ピ リ ジ ン 、 ２ ， ６ － ル チ ジ ン 、 コ リ ジ ン 、 ４ － ジ
メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 ジ － イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン 、 － メ チ ル
モ ル ホ リ ン も し く は ジ ア ザ ビ シ ク ロ ［ ５ ． ４ ． ０ ］ ウ ン デ ク － ７ － エ ン 、 ま た は た と え ば
ア ル カ リ 金 属 も し く は ア ル カ リ 土 類 金 属 の 炭 酸 塩 、 た と え ば 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ
ム 、 炭 酸 セ シ ウ ム 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム 、 ま た は た と え ば ア ル カ リ 金 属 水 素 化 物 、 た と え ば 水
素 化 ナ ト リ ウ ム の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 こ の 反 応 は 、 適 切 な 不 活 性 溶 媒 も し く は 希 釈 剤 、 た と え ば ハ ロ ゲ ン 化 溶 媒 、 た と え ば 塩
化 メ チ レ ン 、 ク ロ ロ ホ ル ム も し く は 四 塩 化 炭 素 、 エ ー テ ル 類 、 た と え ば テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ
ン も し く は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 芳 香 族 溶 媒 、 た と え ば ト ル エ ン 、 ま た は 双 極 性 非 プ ロ ト
ン 溶 媒 、 た と え ば ， － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 、 ， － ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 －
メ チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ － オ ン も し く は ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都
合 で あ る 。
【 ０ １ ３ ４ 】
　 式 Ｉ Ｖ の 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い は 当 技
術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
　
　 Ｌ ２ で 表 わ さ れ る 適 切 な 置 換 可 能 な 基 に は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ ま た は ス ル ホ ニ ル オ キ シ
基 、 た と え ば ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ ま た は ト ル エ ン － ４ － ス ル ホ ニ ル
オ キ シ 基 が 含 ま れ る 。 特 に 、 基 Ｌ １ は ク ロ ロ で あ る 。
【 ０ １ ３ ５ 】
　 こ の 結 合 反 応 は 、 適 切 な 塩 基 、 た と え ば 方 法 (a)に 関 し て 記 載 し た い ず れ か の 塩 基 の 存
在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
　 こ の 反 応 は 、 適 切 な 不 活 性 溶 媒 も し く は 希 釈 剤 、 た と え ば ハ ロ ゲ ン 化 溶 媒 、 た と え ば 塩
化 メ チ レ ン 、 ク ロ ロ ホ ル ム も し く は 四 塩 化 炭 素 、 エ ー テ ル 類 、 た と え ば テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ
ン も し く は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 エ ス テ ル 、 た と え ば 酢 酸 エ チ ル 、 芳 香 族 溶 媒 、 た と え ば
ト ル エ ン 、 ま た は 双 極 性 非 プ ロ ト ン 溶 媒 、 た と え ば ， － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 、 ，
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－ ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 － メ チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ － オ ン も し く は ジ メ チ ル ス ル ホ キ
シ ド の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い る 式 Vの 化 合 物 は 、 た と え ば 好 都 合 に は 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 、 方
法 (a)に 関 し て 前 記 に 定 め た 式 IIの 化 合 物 を 式 Vaの 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 で
き る ：
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｌ ２ － Ｘ ３ － Ｍ － Ｌ ４

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｖ ａ
式 中 の Ｘ ３ お よ び Ｍ は 前 記 に 定 め た も の で あ り 、 Ｌ ２ お よ び Ｌ ４ は 置 換 可 能 な 基 で あ り 、
た だ し Ｌ ４ は Ｌ ２ よ り 不 安 定 で あ る 。
【 ０ １ ３ ７ 】
　 Ｌ ２ お よ び Ｌ ４ で 表 わ さ れ る 適 切 な 置 換 可 能 な 基 に は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク
ロ ロ が 含 ま れ る 。
　 こ の 反 応 は 、 式 Ｖ の キ ナ ゾ リ ン と 式 Ｚ Ｈ の 化 合 物 の 反 応 に つ い て 前 記 に 定 め た 不 活 性 溶
媒 も し く は 希 釈 剤 の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 式 Ｚ Ｈ お よ び Ｖ ａ の 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ
る い は 当 技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
　 好 都 合 に は 、 方 法 （ ｃ ） の 態 様 に お い て 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン は 、 式 Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン と 式
Ｖ ａ の 化 合 物 を 反 応 さ せ 、 次 い で 式 Ｖ の 化 合 物 を 単 離 せ ず に 、 得 ら れ た 生 成 物 を 直 接 に 式
Ｚ Ｈ の 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン か ら 直 接 製 造 で き る 。 こ の 反
応 に よ り 、 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン を 式 Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン か ら 出 発 し て 単 一 反 応 器 内 で 製 造 で き
る 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　
　 Ｌ ３ で 表 わ さ れ る 適 切 な 置 換 可 能 な 基 に は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ） 、 ア ル コ
キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア リ ー ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 、 ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル オ キ シ ま た は ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 基 、 た と え ば ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 メ ト キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ペ ン タ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル オ キ
シ ま た は ト ル エ ン － ４ － ス ル ホ ニ ル オ キ シ 基 が 含 ま れ る 。
【 ０ １ ４ ０ 】
　 こ の 反 応 は 、 適 切 な 酸 の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 適 切 な 酸 に は 、 た と え ば
塩 化 水 素 ガ ス （ ジ エ チ ル エ ー テ ル ま た は ジ オ キ サ ン に 溶 解 し た も の が 好 都 合 ） ま た は 塩 酸
が 含 ま れ る 。
【 ０ １ ４ １ 】
　 あ る い は 、 Ｌ ３ が ハ ロ ゲ ノ （ 特 に ク ロ ロ ） で あ る 式 Ｖ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 と 式 Ｖ Ｉ Ｉ
の 化 合 物 を 酸 ま た は 塩 基 の 不 存 在 下 で 反 応 さ せ る こ と が で き る 。 こ の 反 応 で は 、 ハ ロ ゲ ノ
脱 離 基 の 置 換 に よ り 酸 Ｈ Ｌ ３ が そ の 場 で 形 成 さ れ 、 反 応 が 自 動 触 媒 さ れ る 。
【 ０ １ ４ ２ 】
　 あ る い は 、 式 Ｖ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン と 式 Ｖ Ｉ Ｉ の 化 合 物 の 反 応 を 適 切 な 塩 基 の 存 在 下 で 実 施
で き る 。 適 切 な 塩 基 は 、 た と え ば 方 法 (a)に 関 し て 定 め た 塩 基 、 た と え ば 有 機 ア ミ ン 塩 基
、 た と え ば ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン で あ る 。
【 ０ １ ４ ３ 】
　 上 記 の 反 応 は 、 適 切 な 不 活 性 溶 媒 も し く は 希 釈 剤 、 た と え ば ア ル コ ー ル 類 も し く は エ ス
テ ル 、 た と え ば メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル も し く は 酢 酸 エ チ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 化 溶 媒 、 た と え ば 塩 化 メ チ レ ン 、 ク ロ ロ ホ ル ム も し く は 四 塩 化 炭 素 、 エ ー テ ル 類 、 た と
え ば テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン も し く は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 芳 香 族 溶 媒 、 た と え ば ト ル エ ン 、
ま た は 双 極 性 非 プ ロ ト ン 溶 媒 、 た と え ば ， － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 、 ， － ジ メ チ
ル ア セ ト ア ミ ド 、 － メ チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ － オ ン も し く は ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド の 存 在
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下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 上 記 の 反 応 は 、 た と え ば ０ ～ ２ ５ ０ ℃ 、 好 都 合 に は ４ ０
～ ８ ０ ℃ の 温 度 、 ま た は 好 ま し く は 溶 媒 を 使 用 す る 場 合 は 溶 媒 の 還 流 温 度 も し く は そ の 付
近 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 式 Ｖ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン は 、 常 法 に よ り 、 た と え ば 式 Ｖ Ｉ ａ の キ ナ ゾ リ ン ：
【 ０ １ ４ ５ 】
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ ６ 】
（ 式 中 の Ｒ １ は 前 記 に 定 め た も の で あ り 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ ば 保 護 さ れ て
い る ） を 前 記 に 定 め た 式 Ｘ Ｉ Ｉ Ｉ の ア ル コ ー ル と 結 合 さ せ 、 そ の 後 、 存 在 す る い ず れ か の
保 護 基 を 常 法 に よ り 除 去 す る こ と に よ り 製 造 で き る 。
【 ０ １ ４ ７ 】
　 こ の 結 合 反 応 は 、 方 法 (f)に 関 し て 後 記 に 述 べ る も の と 同 様 な ミ ツ ノ ブ 反 応 条 件 下 で 実
施 す る の が 適 切 で あ る 。 式 Ｖ Ｉ ａ の キ ナ ゾ リ ン は 反 応 経 路 １ の 記 載 に 従 っ て 製 造 で き る 。
　 式 Ｖ Ｉ Ｉ の 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い は 当
技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。 た と え ば Ｘ ２ が Ｏ 、 Ｓ 、 Ｎ （ Ｒ ４ ） 、 Ｏ Ｃ （
Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ る 式 Ｖ Ｉ Ｉ の 化 合 物 は 、 反
応 経 路 ３ に 従 っ て 製 造 で き る ：
【 ０ １ ４ ８ 】
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ ９ 】
　 　 　 reduction: 還 元
式 中 の Ｌ ５ は 前 記 に 定 め た 適 切 な 置 換 可 能 な 基 （ た と え ば ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ ） で
あ り 、 Ｑ ２ 、 Ｘ ２ 、 Ｙ 、 Ｒ ２ お よ び ａ は 前 記 に 定 め た い ず れ か の 意 味 を も ち 、 た だ し 必 要
で あ れ ば 任 意 の 官 能 基 は 保 護 さ れ て お り 、 そ の 後 、 存 在 す る い ず れ か の 保 護 基 を 常 法 に よ
り 除 去 す る 。
【 ０ １ ５ ０ 】
　 （ ｉ ） 　 式 Ｈ Ｘ ２ Ｑ ２ の 化 合 物 は 市 販 さ れ て い る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、
あ る い は 当 技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。 た と え ば 式 Ｑ ２ Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｈ の 化 合
物 は 既 知 の 方 法 に よ り 、 た と え ば 対 応 す る 式 Q 2 COORの エ ス テ ル ［ Rは 、 た と え ば (1-6C)ア
ル キ ル で あ る ］ を 適 切 な 還 元 剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム で 還 元 し 、 次 い で エ ス
テ ル 加 水 分 解 す る こ と に よ り 製 造 で き る 。
【 ０ １ ５ １ 】
　 （ ｉ ｉ ） 　 工 程 （ ｉ ｉ ） に お け る ニ ト ロ 基 の 還 元 は 、 標 準 条 件 下 で 、 た と え ば 白 金 ／ カ
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ー ボ ン 、 パ ラ ジ ウ ム ／ カ ー ボ ン 、 酸 化 白 金 も し く は ニ ッ ケ ル 触 媒 上 で の 接 触 水 素 化 、 金 属
、 た と え ば 鉄 、 塩 化 チ タ ン 、 塩 化 ス ズ Ｉ Ｉ ま た は イ ン ジ ウ ム に よ る 処 理 、 ま た は 他 の 適 切
な 還 元 剤 、 た と え ば 亜 二 チ オ ン 酸 ナ ト リ ウ ム に よ る 処 理 に よ り 実 施 で き る 。
【 ０ １ ５ ２ 】
　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ 、 Ｓ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ ま た は Ｎ （ Ｒ ４ ） Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ る 式 Ｖ Ｉ Ｉ
の 化 合 物 は 、 た と え ば 反 応 経 路 ４ に 従 っ て 製 造 で き る ：
【 ０ １ ５ ３ 】
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ４ 】
　 　 　 reduction: 還 元
式 中 の Ｌ １ は 方 法 （ ｅ ） に 関 し て 後 記 に 定 め る 適 切 な 脱 離 基 で あ り 、 Ｘ ２ ａ は 方 法 （ ｅ ）
に 関 し て 前 記 に 定 め た も の で あ る 。
【 ０ １ ５ ５ 】
　 工 程 （ ｉ ） ： 方 法 （ ｅ ） に 用 い る も の と 同 様 な 条 件 ；
　 工 程 （ ｉ ｉ ） ： 反 応 経 路 ３ に 用 い る も の と 同 様 な 条 件 。
　 Ｘ ２ が Ｏ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ で あ る 式 Ｖ Ｉ Ｉ の 化 合 物 は 、 反 応 経 路 ４ の 適 切 な 出 発 ニ ト ロ フ ェ
ノ ー ル （ Ｘ ２ ａ Ｈ は Ｏ Ｈ で あ る ） と 式 Ｑ ２ Ｃ （ Ｒ ４ ） ２ Ｏ Ｈ の 化 合 物 を 、 好 都 合 に は 方 法
（ ｆ ） に 関 し て 後 記 に 述 べ る も の と 同 様 な ミ ツ ノ ブ 反 応 条 件 下 で 反 応 さ せ る こ と に よ っ て
も 製 造 で き る 。
【 ０ １ ５ ６ 】
　
　 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 中 の 適 切 な 置 換 可 能 な 基 Ｌ ４ は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ ま た は ス ル ホ ニ ル オ
キ シ 基 、 た と え ば フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル オ キ シ ま た は ト ル エ ン － ４ － ス ル
ホ ニ ル オ キ シ 基 で あ る 。 適 切 な 基 Ｌ ４ は フ ル オ ロ も し く は ク ロ ロ ま た は メ チ ル ス ル ホ ニ ル
オ キ シ で あ る 。
【 ０ １ ５ ７ 】
　 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン と 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 の 反 応 は 、 適 切 な 塩 基 、 た と え ば 方 法 （ ａ ）
に 関 し て 記 載 し た い ず れ か の 塩 基 、 た と え ば ア ル カ リ 金 属 も し く は ア ル カ リ 土 類 金 属 の 炭
酸 塩 、 た と え ば 炭 酸 カ リ ウ ム の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ５ ８ 】
　 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン と 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 の 反 応 は 、 適 切 な 不 活 性 溶 媒 も し く は 希 釈 剤
、 た と え ば ハ ロ ゲ ン 化 溶 媒 、 た と え ば 塩 化 メ チ レ ン 、 ク ロ ロ ホ ル ム も し く は 四 塩 化 炭 素 、
エ ー テ ル 類 、 た と え ば テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン も し く は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 芳 香 族 溶 媒 、 た
と え ば ト ル エ ン 、 ま た は 双 極 性 非 プ ロ ト ン 溶 媒 、 た と え ば ， － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド
、 ， － ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 － メ チ ル ピ ロ リ ジ ン － ２ － オ ン も し く は ジ メ チ ル ス
ル ホ キ シ ド の 存 在 下 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。 こ の 反 応 は 、 た と え ば ２ ５ ～ １ ０ ０ ℃
の 温 度 、 好 都 合 に は 周 囲 温 度 ま た は そ の 付 近 の 温 度 で 実 施 す る の が 好 都 合 で あ る 。
【 ０ １ ５ ９ 】
　 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い は 当 技
術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
　 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の キ ナ ゾ リ ン は 、 常 法 に よ り 、 た と え ば 式 Ｖ Ｉ の 化 合 物 （ 方 法 （ ｄ ） に 関 し
て 前 記 に 定 め た も の ） を 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ ａ の 化 合 物 ：
【 ０ １ ６ ０ 】

10

20

30

40

50

(92) JP 2007-505873 A 2007.3.15

方 法 (e)

Ｎ Ｎ
Ｎ Ｎ Ｎ



【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ １ 】
（ 式 中 の R 2 、 X 2 a 、 aお よ び Y前 記 に 定 め た も の で あ り 、 た だ し 任 意 の 官 能 基 は 必 要 で あ れ
ば 保 護 さ れ て い る ） と 反 応 さ せ 、 そ の 後 、 存 在 す る い ず れ か の 保 護 基 を 常 法 に よ り 除 去 す
る こ と に よ り 製 造 で き る 。 こ の 反 応 は 、 方 法 (d)に 用 い る も の と 同 様 な 条 件 を 用 い て 実 施
で き る 。
【 ０ １ ６ ２ 】
　 式 VIIIaの 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い は 当
技 術 分 野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
　
　 式 Xの キ ナ ゾ リ ン と 式 Ｘ Ｉ の ア ル コ ー ル の 結 合 反 応 は 、 ミ ツ ノ ブ 結 合 反 応 を 用 い て 実 施
す る の が 適 切 で あ る 。 適 切 な ミ ツ ノ ブ 条 件 は 周 知 で あ り 、 た と え ば 適 切 な 第 三 級 ホ ス フ ィ
ン お よ び ア ゾ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ ア ル キ ル の 存 在 下 に 、 有 機 溶 媒 、 た と え ば Ｔ Ｈ Ｆ 、 ま た は 適
切 に は ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 に お い て 、 ０ ～ ６ ０ ℃ の 温 度 、 好 都 合 に は 周 囲 温 度 ま た は そ の 付
近 の 温 度 で の 反 応 が 含 ま れ る 。 適 切 な 第 三 級 ホ ス フ ィ ン に は 、 た と え ば ト リ － ｎ － ブ チ ル
ホ ス フ ィ ン ま た は 特 に ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン が 含 ま れ る 。 適 切 な ア ゾ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ ア
ル キ ル に は 、 た と え ば ア ゾ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ エ チ ル （ Ｄ Ｅ Ａ Ｄ ） ま た は 適 切 に は ア ゾ ジ カ ル
ボ ン 酸 ジ － － ブ チ ル （ Ｄ Ｔ Ａ Ｄ ） ま た は ア ゾ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ イ ソ プ ロ ピ ル が 含 ま れ る 。
ミ ツ ノ ブ 反 応 の 詳 細 は 、 Tet. Letts., 31, 699, (1990); ミ ツ ノ ブ 反 応 , D.L.Hughes, Or
ganic Reactions, 1992, Vol.42, 335-656; お よ び ミ ツ ノ ブ 反 応 の 進 歩 , D.L.Hughes, Or
ganic Preparations and Procedures International, 1996, Vol.28, 127-164に 記 載 さ れ
て い る 。
【 ０ １ ６ ３ 】
　 式 Ｘ の キ ナ ゾ リ ン は 、 た と え ば 式 Ｖ Ｉ の 化 合 物 （ 方 法 （ ｄ ） に 関 し て 定 め た も の ） を 式
Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ ａ の 化 合 物 （ 基 Ｘ ２ ａ Ｈ は Ｏ Ｈ で あ る ） と 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 で き る 。 式
Ｘ Ｉ の 化 合 物 は 市 販 化 合 物 で あ る か 、 あ る い は 文 献 中 に 既 知 で あ る か 、 あ る い は 当 技 術 分
野 で 既 知 の 標 準 法 に よ り 製 造 で き る 。
【 ０ １ ６ ４ 】
　
　 こ の 結 合 反 応 は 、 前 記 に 方 法 (f)に つ い て 述 べ た も の と 同 様 な 条 件 を 用 い て 実 施 で き る
。
【 ０ １ ６ ５ 】
　 式 XIIの キ ナ ゾ リ ン は 、 常 法 に よ り 、 た と え ば 前 記 に 定 め た 式 VIaの キ ナ ゾ リ ン を 前 記 に
定 め た 式 VIIの ア ニ リ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 で き る 。 こ の 反 応 は 、 前 記 に 方 法 (d)
に つ い て 述 べ た も の と 同 様 な 条 件 を 用 い て 実 施 で き る 。
【 ０ １ ６ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い る 式 XIIIの ア ル コ ー ル は 、 常 法 に よ り 製 造 で き る 。 式 XIIIの ア ル コ
ー ル は 、 当 技 術 分 野 で 周 知 の 常 法 に よ り 、 た と え ば 本 明 細 書 中 の 実 施 例 に 示 す 方 法 に よ り
製 造 で き る 。
【 ０ １ ６ ７ 】
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　 Ｌ ５ に よ り 表 わ さ れ る 適 切 な 脱 離 基 に は 、 た と え ば ハ ロ ゲ ノ 、 た と え ば ク ロ ロ ま た は ブ
ロ モ が 含 ま れ る 。 こ の 反 応 は 、 本 明 細 書 中 に 方 法 （ ｂ ） に 関 し て 記 載 し た い ず れ か 適 切 な
塩 基 の 存 在 下 で 実 施 で き る 。 こ の 反 応 は 、 方 法 （ ｂ ） に 関 し て 前 記 に 述 べ た も の と 同 様 な
条 件 を 用 い て 実 施 で き る 。
【 ０ １ ６ ８ 】
　 式 Ｘ Ｉ Ｖ の 化 合 物 は 、 常 法 に よ り 製 造 で き る 。
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン は 、 前 記 の 方 法 か ら 遊 離 塩 基 の 形 で 得 る こ と が で き 、 あ る い は 塩 、 す
な わ ち 酸 付 加 塩 の 形 で 得 る こ と が で き る 。 塩 形 の 式 Ｉ の 化 合 物 か ら 遊 離 塩 基 形 を 得 た い 場
合 、 そ の 塩 を 適 切 な 塩 基 、 た と え ば ア ル カ リ 金 属 ま た は ア ル カ リ 土 類 金 属 の 炭 酸 塩 ま た は
水 酸 化 物 、 た と え ば 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ リ ウ ム 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム 、 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム
ま た は 水 酸 化 カ リ ウ ム で 処 理 す る か 、 あ る い は ア ン モ ニ ア 、 た と え ば メ タ ノ ー ル 性 ア ン モ
ニ ア 溶 液 、 た と え ば メ タ ノ ー ル 中 の 7Nア ン モ ニ ア で 処 理 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ６ ９ 】
　 前 記 の 方 法 に 用 い る 保 護 基 は 一 般 に 、 そ の 基 の 保 護 に 適 切 な も の を 、 文 献 に 記 載 さ れ た
、 ま た は 当 業 者 に 既 知 の い ず れ か の 基 か ら 選 択 し 、 常 法 に よ り 導 入 す る こ と が で き る 。 保
護 基 は 、 そ の 保 護 基 の 除 去 に 適 切 な 、 文 献 に 記 載 さ れ た 、 ま た は 当 業 者 に 既 知 の い ず れ か
の 好 都 合 な 方 法 に よ り 除 去 す る こ と が で き 、 そ の よ う な 方 法 は 、 そ の 分 子 中 の 他 の 箇 所 に
あ る 基 に 及 ぼ す 妨 害 を 最 小 限 に 抑 え て 、 そ の 保 護 基 を 除 去 す る よ う に 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ ７ ０ 】
　 便 宜 の た め に 保 護 基 の 具 体 例 を 以 下 に 示 す 。 以 下 に お い て 、 た と え ば 低 級 ア ル キ ル 中 の
” 低 級 ” は 、 そ れ を 適 用 し た 基 が 好 ま し く は １ ～ ４ 個 の 炭 素 原 子 を も つ こ と を 表 わ す 。 こ
れ ら の 例 が 限 定 で は な い こ と は 理 解 さ れ る で あ ろ う 。 保 護 基 の 除 去 の た め の 具 体 例 を 以 下
に 示 す 場 合 、 こ れ ら は 限 定 で は な い 。 具 体 的 に 述 べ て い な い 保 護 基 お よ び 脱 保 護 方 法 の 使
用 も 、 も ち ろ ん 本 発 明 の 範 囲 に 含 ま れ る 。
【 ０ １ ７ １ 】
　 カ ル ボ キ シ 保 護 基 は 、 エ ス テ ル 形 成 性 脂 肪 族 も し く は 芳 香 脂 肪 族 ア ル コ ー ル 、 ま た は エ
ス テ ル 形 成 性 シ ラ ノ ー ル の 残 基 で あ っ て よ い （ こ れ ら の ア ル コ ー ル 類 ま た は シ ラ ノ ー ル 類
は 、 好 ま し く は 1～ 20個 の 炭 素 原 子 を 含 む ） 。 カ ル ボ キ シ 保 護 基 の 例 に は 、 下 記 の も の が
含 ま れ る ： 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 (1-12C)ア ル キ ル 基 （ た と え ば イ ソ プ ロ ピ ル お よ び -ブ チ ル
） ； 低 級 ア ル コ キ シ -低 級 ア ル キ ル 基 （ た と え ば メ ト キ シ メ チ ル 、 エ ト キ シ メ チ ル お よ び
イ ソ ブ ト キ シ メ チ ル ） ； 低 級 ア シ ル オ キ シ -低 級 ア ル キ ル 基 （ た と え ば ア セ ト キ シ メ チ ル
、 プ ロ ピ オ ニ ル オ キ シ メ チ ル 、 ブ チ リ ル オ キ シ メ チ ル お よ び ピ バ ロ イ ル オ キ シ メ チ ル ） ；
低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル オ キ シ － 低 級 ア ル キ ル 基 （ た と え ば １ － メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル オ
キ シ エ チ ル お よ び １ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル オ キ シ エ チ ル ） ； ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 基 （
た と え ば ベ ン ジ ル 、 ４ － メ ト キ シ ベ ン ジ ル 、 ２ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル 、 ４ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル 、
ベ ン ゾ ヒ ド リ ル お よ び フ タ リ ジ ル ） ； ト リ （ 低 級 ア ル キ ル ） シ リ ル 基 （ た と え ば ト リ メ チ
ル シ リ ル お よ び － ブ チ ル ジ メ チ ル シ リ ル ） ； ト リ （ 低 級 ア ル キ ル ） シ リ ル － 低 級 ア ル キ
ル 基 （ た と え ば ト リ メ チ ル シ リ ル エ チ ル ） ； な ら び に （ ２ － ６ Ｃ ） ア ル ケ ニ ル 基 （ た と え
ば ア リ ル ） 。 カ ル ボ キ シ 保 護 基 を 除 去 す る の に 特 に 適 切 な 方 法 に は 、 た と え ば 酸 － 、 塩 基
－ 、 金 属 － ま た は 酵 素 － 触 媒 に よ る 開 裂 が 含 ま れ る 。
【 ０ １ ７ ２ 】
　 ヒ ド ロ キ シ 保 護 基 の 例 に は 、 下 記 の も の が 含 ま れ る ： 低 級 ア ル キ ル 基 （ た と え ば -ブ チ
ル ） ； 低 級 ア ル ケ ニ ル 基 （ た と え ば ア リ ル ） ； 低 級 ア ル カ ノ イ ル 基 （ た と え ば ア セ チ ル ）
； 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ た と え ば -ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ） ； 低 級 ア ル ケ ニ ル オ キ
シ カ ル ボ ニ ル 基 （ た と え ば ア リ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ） ； ア リ ー ル － 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 基 （ た と え ば ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ４ － メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、
２ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル お よ び ４ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ） ； ト
リ （ 低 級 ア ル キ ル ） シ リ ル 基 （ た と え ば ト リ メ チ ル シ リ ル お よ び － ブ チ ル ジ メ チ ル シ リ
ル ） ； な ら び に ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 基 （ た と え ば ベ ン ジ ル ） 。
【 ０ １ ７ ３ 】
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　 ア ミ ノ 保 護 基 の 例 に は 、 下 記 の も の が 含 ま れ る ： ホ ル ミ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 基
（ た と え ば ベ ン ジ ル 、 な ら び に 置 換 ベ ン ジ ル 、 ４ － メ ト キ シ ベ ン ジ ル 、 ２ － ニ ト ロ ベ ン ジ
ル お よ び ２ ， ４ － ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル 、 な ら び に ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル ） ； ジ － ４ － ア ニ シ
ル メ チ ル お よ び フ リ ル メ チ ル 基 ； 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ た と え ば － ブ ト キ シ カ
ル ボ ニ ル ） ； 低 級 ア ル ケ ニ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ た と え ば ア リ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ） ；
ア リ ー ル － 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ た と え ば ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ４ － メ ト
キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ２ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル お よ び ４ － ニ ト ロ
ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ） ； 低 級 ア ル カ ノ イ ル オ キ シ ア ル キ ル 基 （ た と え ば ピ バ ロ イ ル
オ キ シ メ チ ル ） ； ト リ ア ル キ ル シ リ ル 基 （ た と え ば ト リ メ チ ル シ リ ル お よ び － ブ チ ル ジ
メ チ ル シ リ ル ） ； ア ル キ リ デ ン 基 （ た と え ば メ チ リ デ ン ） ； な ら び に ベ ン ジ リ デ ン お よ び
置 換 ベ ン ジ リ デ ン 基 。
【 ０ １ ７ ４ 】
　 ヒ ド ロ キ シ 保 護 基 お よ び ア ミ ノ 保 護 基 を 除 去 す る の に 特 に 適 切 な 方 法 に は 、 ２ － ニ ト ロ
ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル な ど の 基 に つ い て は た と え ば 酸 － 、 塩 基 － 、 金 属 － ま た は 酵 素
－ 触 媒 に よ る 加 水 分 解 、 ベ ン ジ ル な ど の 基 に つ い て は 水 素 化 、 ２ － ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル な ど の 基 に つ い て は 光 分 解 が 含 ま れ る 。 た と え ば － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 保 護
基 は 、 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 用 い る 酸 触 媒 加 水 分 解 に よ り ア ミ ノ 基 か ら 除 去 で き る 。
【 ０ １ ７ ５ 】
　 反 応 条 件 お よ び 試 薬 に 関 す る 全 般 的 な 手 引 き に つ い て は Advanced Organic Chemistry, 
4th Edition, by J. March, Wiley & Sons発 行 , 1992、 保 護 基 に 関 す る 全 般 的 な 手 引 き に
つ い て は Protective Groups in Organic Synthesis, 第 2版 , by T. Green et al., 同 様
に John Wiley & Son発 行 を 参 照 さ れ た い 。
【 ０ １ ７ ６ 】
　 本 発 明 化 合 物 中 の 特 定 の 環 置 換 基 を 前 記 方 法 の 前 ま た は 直 後 に 標 準 的 な 芳 香 族 置 換 反 応
に よ り 導 入 し 、 あ る い は 一 般 的 な 官 能 基 修 飾 に よ り 形 成 で き 、 し た が っ て こ れ ら が 本 発 明
の 方 法 観 点 に 含 ま れ る こ と は 自 明 で あ ろ う 。 そ の よ う な 反 応 お よ び 修 飾 に は 、 た と え ば 芳
香 族 置 換 反 応 に よ る 置 換 基 導 入 、 置 換 基 の 還 元 、 置 換 基 の ア ル キ ル 化 お よ び 置 換 基 の 酸 化
が 含 ま れ る 。 そ の よ う な 方 法 の た め の 試 薬 お よ び 反 応 条 件 は 当 業 者 に 周 知 で あ る 。 芳 香 族
置 換 反 応 の 具 体 例 に は 、 濃 硝 酸 を 用 い る ニ ト ロ 基 導 入 ； た と え ば ハ ロ ゲ ン 化 ア シ ル お よ び
ル イ ス 酸 （ た と え ば 三 塩 化 ア ル ミ ニ ウ ム ） を 用 い る フ リ ー デ ル ・ ク ラ フ ツ 条 件 下 で の ア シ
ル 基 導 入 ； ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル お よ び ル イ ス 酸 （ た と え ば 三 塩 化 ア ル ミ ニ ウ ム ） を 用 い る
フ リ ー デ ル ・ ク ラ フ ツ 条 件 下 で の ア ル キ ル 基 導 入 ； な ら び に ハ ロ ゲ ノ 基 導 入 が 含 ま れ る 。
【 ０ １ ７ ７ 】
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 、 た と え ば 酸 付 加 塩 が 必 要 な 場 合 、 そ
れ は た と え ば 常 法 に よ る キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 と 適 切 な 酸 の 反 応 に よ り 得 る こ と が で き る 。
　 前 記 の よ う に 、 本 発 明 に よ る あ る 化 合 物 は 、 １ 以 上 の キ ラ ル 中 心 を も つ 場 合 が あ り 、 し
た が っ て 立 体 異 性 体 と し て 存 在 す る 可 能 性 が あ る （ た と え ば Ｑ １ が ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル
で あ る 場 合 ） 。 立 体 異 性 体 は 、 常 法 に よ り 、 た と え ば ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー ま た は 分 別 結 晶
化 に よ り 分 離 で き る 。 鏡 像 異 性 体 は 、 分 別 結 晶 化 、 分 割 ま た は Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ に よ る ラ セ ミ 体 分
離 に よ り 単 離 で き る 。 ジ ア ス テ レ オ 異 性 体 は 、 ジ ア ス テ レ オ 異 性 体 の 物 理 的 特 性 の 相 異 を
利 用 し て 、 た と え ば 分 別 結 晶 化 、 Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ ま た は フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ る 分
離 に よ り 単 離 で き る 。 あ る い は 、 キ ラ ル 出 発 物 質 か ら 、 ラ セ ミ 化 も し く は エ ピ マ ー 化 を 起
こ さ な い 条 件 下 で の キ ラ ル 合 成 、 ま た は キ ラ ル 試 薬 を 用 い る 誘 導 体 化 に よ り 、 個 々 の 立 体
異 性 体 を 製 造 で き る 。 特 定 の 立 体 異 性 体 を 単 離 す る 際 、 他 の 立 体 異 性 体 を 実 質 的 に 含 有 し
な い 状 態 で 、 た と え ば 他 の 立 体 異 性 体 の 含 量 が ２ ０ 重 量 ％ 未 満 、 特 に １ ０ 重 量 ％ 未 満 、 さ
ら に 特 に ５ 重 量 ％ 未 満 で 単 離 す る こ と が 適 切 で あ る 。
【 ０ １ ７ ８ 】
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 の 製 造 に 関 す る 前 記 セ ク シ ョ ン に お い て 、 ” 不 活 性 溶 媒 ” と い
う 表 現 は 、 目 的 生 成 物 の 収 率 に 不 都 合 な 影 響 を 及 ぼ す 様 式 で 出 発 物 質 、 試 薬 ま た は 生 成 物
と 反 応 す る こ と の な い 溶 媒 を 表 わ す 。
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【 ０ １ ７ ９ 】
　 本 発 明 化 合 物 を 別 法 に よ り 、 場 合 に よ っ て は さ ら に 好 都 合 な 方 法 で 得 る た め に 、 前 記 の
工 程 を 異 な る 順 序 で 実 施 で き る こ と 、 お よ び ／ ま た は 個 々 の 反 応 を 全 経 路 の 異 な る 段 階 で
実 施 で き る こ と は 、 当 業 者 に 自 明 で あ ろ う （ た と え ば 、 個 々 の 反 応 に 関 連 す る 前 記 の 中 間
体 と 異 な る 中 間 体 に 対 し て 化 学 変 換 を 行 う こ と が で き る ） 。
【 ０ １ ８ ０ 】
　 前 記 方 法 に 用 い た あ る 種 の 中 間 体 は 新 規 で あ り 、 本 発 明 の 他 の 態 様 を な す 。 し た が っ て
、 式 IIの 化 合 物 ま た は そ の 塩 が 提 供 さ れ る 。 こ の 中 間 体 は 、 中 間 体 の 塩 の 形 で あ っ て も よ
い 。 そ の よ う な 塩 類 は 医 薬 的 に 許 容 で き る も の で あ る 必 要 は な い 。 た と え ば そ の よ う な 塩
類 が 式 Ｉ の 化 合 物 の 製 造 に 有 用 な 場 合 、 中 間 体 を 医 薬 的 に 許 容 で き る も の で は な い 形 で 製
造 す る こ と が 有 用 で あ ろ う 。
【 ０ １ ８ １ 】
　 　
　 本 発 明 化 合 物 の 阻 害 活 性 は 、 イ ン ビ ボ 活 性 を 異 種 移 植 試 験 で 評 価 す る 前 に 、 非 細 胞 ベ ー
ス の タ ン パ ク 質 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ ア ッ セ イ お よ び 細 胞 ベ ー ス の 増 殖 ア ッ セ イ に よ り 評 価 さ
れ た 。
【 ０ １ ８ ２ 】
　 a)タ ン パ ク 質 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ リ ン 酸 化 ア ッ セ イ
　 こ の 試 験 で は 、 EGFRチ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 酵 素 に よ る チ ロ シ ン 含 有 ポ リ ペ プ チ ド 基 質 の リ ン
酸 化 を 被 験 化 合 物 が 阻 害 す る 能 力 を 測 定 す る 。
【 ０ １ ８ ３ 】
　 組 換 え に よ る EGFR、 erbB2お よ び erbB4の 細 胞 内 フ ラ グ メ ン ト （ そ れ ぞ れ 寄 託 番 号 X00588
、 X03363お よ び L07868） を ク ロ ー ニ ン グ し 、 バ キ ュ ロ ウ イ ル ス ／ Sf21系 に お い て 発 現 さ せ
た 。 氷 冷 し た 細 胞 溶 解 用 緩 衝 液 （ 20mMの N-2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ピ ペ リ ジ ン -N'-2-エ タ ン ス
ル ホ ン 酸 (HEPES) pH7.5、 150mMの NaCl、 10%の グ リ セ ロ ー ル 、 1%の Triton X-100、 1.5mMの
MgCl 2 、 1mMの エ チ レ ン グ リ コ ー ル -ビ ス (β -ア ミ ノ エ チ ル エ ー テ ル ) N',N',N',N'-四 酢 酸 (
EGTA)） ＋ プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 で 処 理 し 、 次 い で 遠 心 に よ っ て 澄 明 化 す る こ と に よ り 、 こ
れ ら の 細 胞 か ら 細 胞 溶 解 物 を 調 製 し た 。
【 ０ １ ８ ４ 】
　 こ れ ら の 組 換 え タ ン パ ク 質 の 構 成 性 キ ナ ー ゼ 活 性 を 、 そ れ ら が 合 成 ペ プ チ ド （ 比 率 6:3:
1の グ ル タ ミ ン 酸 、 ア ラ ニ ン お よ び チ ロ シ ン の ラ ン ダ ム コ ポ リ マ ー か ら な る ） を リ ン 酸 化
す る 能 力 に よ り 測 定 し た 。 具 体 的 に は 、 Maxisorb（ 商 標 ） 96-ウ ェ ル -イ ム ノ プ レ ー ト を 合
成 ペ プ チ ド で コ ー テ ィ ン グ し た （ 200μ lの リ ン 酸 緩 衝 化 生 理 食 塩 水 (PBS)中 に お け る 0.2μ
gの ペ プ チ ド 、 次 い で 4℃ で イ ン キ ュ ベ ー ト ） 。 プ レ ー ト を 50mMの HEPES（ pH 7.4） 中 に お
い て 室 温 で 洗 浄 し て 、 結 合 し て い な い 過 剰 の 合 成 ペ プ チ ド を 除 去 し た 。 ペ プ チ ド コ ー テ ィ
ン グ し た プ レ ー ト 内 で 、 室 温 の 100mM HEPES（ pH 7.4） 中 に お い て 、 各 酵 素 に 対 す る Km濃
度 の ア デ ノ シ ン 三 リ ン 酸 (ATP)、 10mMの MnCl 2 、 0.1mMの Na 3 VO 4 、 0.2mMの DL-ジ チ オ ト レ イ
ト ー ル (DTT)、 0.1%の Triton X-100を 、 DMSO中 の 被 験 化 合 物 （ 最 終 濃 度 2.5%） と 共 に 室 温
で 20分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト す る こ と に よ り 、 EGFRま た は erbB2活 性 を 評 価 し た 。 ア ッ セ イ の
液 体 成 分 を 除 去 す る こ と に よ り 反 応 を 停 止 し 、 続 い て プ レ ー ト を PBS-T（ 0.5%の Tween 20
を 含 む リ ン 酸 緩 衝 化 生 理 食 塩 水 ） で 洗 浄 し た 。
【 ０ １ ８ ５ 】
　 固 定 化 さ れ た ホ ス ホ -ペ プ チ ド 反 応 生 成 物 を 免 疫 学 的 方 法 で 検 出 し た 。 ま ず 、 マ ウ ス に
お い て 産 生 さ せ た 抗 ホ ス ホ チ ロ シ ン 一 次 抗 体 (4G10、 Upstate Biotechnologyか ら )と 共 に
室 温 で 90分 間 、 プ レ ー ト を イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 十 分 に 洗 浄 し た 後 、 西 洋 わ さ び ペ ル オ キ
シ ダ ー ゼ (HRP)結 合 し た ヒ ツ ジ 抗 マ ウ ス 二 次 抗 体 (NXA931、 Amershamか ら )に よ り 室 温 で 60
分 間 、 プ レ ー ト を 処 理 し た 。 さ ら に 洗 浄 し た 後 、 基 質 と し て 22'-ア ジ ノ -ジ -[3-エ チ ル ベ
ン ゾ チ ア ゾ リ ン ス ル ホ ナ ー ト (6)]二 ア ン モ ニ ウ ム 塩 結 晶 (ABTS(商 標 )、 Rocheか ら )を 用 い
て 比 色 法 で プ レ ー ト の 各 ウ ェ ル の HRP活 性 を 測 定 し た 。
【 ０ １ ８ ６ 】
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　 発 色 の 定 量 、 し た が っ て 酵 素 活 性 の 定 量 は 、 405nmに お け る 吸 光 度 を Molecular Devices
 ThermoMaxマ イ ク ロ プ レ ー ト リ ー ダ ー で 測 定 す る こ と に よ り 行 わ れ た 。 そ の 化 合 物 に 関 す
る キ ナ ー ゼ 阻 害 を Ｉ Ｃ ５ ０ 値 と し て 表 示 し た 。 こ れ は 、 こ の ア ッ セ イ に お い て リ ン 酸 化 を
５ ０ ％ 阻 害 す る の に 必 要 な 化 合 物 濃 度 の 計 算 に よ り 判 定 さ れ た 。 リ ン 酸 化 の 範 囲 を 陽 性 （
ビ ヒ ク ル － プ ラ ス Ａ Ｔ Ｐ ） お よ び 陰 性 （ ビ ヒ ク ル － マ イ ナ ス Ａ Ｔ Ｐ ） 対 照 値 か ら 計 算 し た
。
【 ０ １ ８ ７ 】
　 b)EGFRが 推 進 す る KB細 胞 増 殖 の ア ッ セ イ
　 こ の ア ッ セ イ は 、 被 験 化 合 物 が Ｋ Ｂ 細 胞 (American Type Culture Collection (ATCC))
か ら 入 手 し た ヒ ト 上 咽 頭 癌 )の 増 殖 を 阻 害 す る 能 力 を 測 定 す る 。
【 ０ １ ８ ８ 】
　 10%の ウ シ 胎 仔 血 清 、 2mMの グ ル タ ミ ン お よ び 非 必 須 ア ミ ノ 酸 を 含 有 す る 、 ダ ル ベ ッ コ の
改 変 イ ー グ ル 培 地 (DMEM)中 で 、 7.5% CO 2 空 気 イ ン キ ュ ベ ー タ ー 内 に お い て 37℃ で KB細 胞 を
培 養 し た 。 ト リ プ シ ン ／ エ チ レ ン ジ ア ミ ン 四 酢 酸 (EDTA)を 用 い て 、 保 存 フ ラ ス コ か ら 細 胞
を 収 穫 し た 。 血 球 計 数 器 に よ り 細 胞 密 度 を 測 定 し 、 ト リ パ ン ブ ル ー 溶 液 を 用 い て 生 存 率 を
計 算 し た 後 、 2.5%の 木 炭 ス ト リ ッ ピ ン グ し た 血 清 、 1 mMの グ ル タ ミ ン お よ び 非 必 須 ア ミ ノ
酸 を 含 有 す る 、 DMEM中 に お い て 、 7.5% CO 2 中 で 96ウ ェ ル プ レ ー ト の 各 ウ ェ ル 当 た り １ ． ２
５ ｘ １ ０ ３ 個 の 密 度 で 接 種 し 、 ４ 時 間 定 着 さ せ た 。
【 ０ １ ８ ９ 】
　 プ レ ー ト に 付 着 さ せ た 後 、 細 胞 を EGF (最 終 濃 度 1 ng/ml)の 存 在 下 お よ び 不 存 在 下 、 な
ら び に ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド (DMSO) (最 終 0.1%)中 に お け る あ る 濃 度 範 囲 の 被 験 化 合 物 の
存 在 下 お よ び 不 存 在 下 で 処 理 し た 後 、 4日 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 こ の イ ン キ ュ ベ ー シ ョ
ン 期 間 に 続 い て 、 50μ lの 3-(4,5-ジ メ チ ル チ ア ゾ ー ル -2-イ ル )-2,5-ジ フ ェ ニ ル テ ト ラ ゾ
リ ウ ム ブ ロ ミ ド (MTT) (原 液 5mg/ml)を 2時 間 添 加 す る こ と に よ り 細 胞 数 を 測 定 し た 。 次 い
で MTT溶 液 を 傾 斜 除 去 し 、 プ レ ー ト を 軽 く 叩 い て 乾 燥 さ せ 、 100μ lの DMSOを 添 加 し て 細 胞
を 溶 解 し た 。
【 ０ １ ９ ０ 】
　 溶 解 し た 細 胞 の 405nmに お け る 吸 光 度 を Molecular Devices ThermoMaxマ イ ク ロ プ レ ー ト
リ ー ダ ー で 読 み 取 っ た 。 増 殖 の 阻 害 を IC 5 0 値 と し て 表 示 し た 。 こ れ は 、 増 殖 を 50%阻 害 す
る の に 必 要 な 化 合 物 濃 度 の 計 算 に よ り 判 定 さ れ た 。 増 殖 の 範 囲 を 陽 性 (ビ ヒ ク ル -プ ラ ス AT
P)お よ び 陰 性 (ビ ヒ ク ル -マ イ ナ ス ATP)対 照 値 か ら 計 算 し た 。
【 ０ １ ９ １ 】
　 c)ク ロ ー ン 24ホ ス ホ -erbB2細 胞 ア ッ セ イ
　 こ の 免 疫 蛍 光 エ ン ド ポ イ ン ト ア ッ セ イ は 、 標 準 法 に よ り MCF7細 胞 に 全 長 erbB2遺 伝 子 を
ト ラ ン ス フ ェ ク シ ョ ン し て 全 長 野 生 型 erbB2タ ン パ ク 質 を 過 剰 発 現 す る 細 胞 を 得 る こ と に
よ り 作 製 し た MCF7（ 乳 癌 ） 由 来 細 胞 系 （ 以 下 、 ‘ ク ロ ー ン 24’ 細 胞 ） に お い て 、 被 験 化 合
物 が erbB2の リ ン 酸 化 を 阻 害 す る 能 力 を 測 定 す る 。
【 ０ １ ９ ２ 】
　 ク ロ ー ン 24細 胞 を 、 増 殖 培 地 （ 10%の ウ シ 胎 仔 血 清 、 2mMの グ ル タ ミ ン お よ び 1.2mg/mlの
G418を 含 有 す る 、 フ ェ ノ ー ル レ ッ ド を 含 ま な い ダ ル ベ ッ コ の 改 変 イ ー グ ル 培 地 (DMEM)） 中
で 、 7.5% CO 2 空 気 イ ン キ ュ ベ ー タ ー 内 に お い て 37℃ で 培 養 し た 。 PBS (リ ン 酸 緩 衝 化 生 理
食 塩 水 、 pH7.4、 Gibco No. 10010-015)中 で １ 回 洗 浄 し 、 2mlの ト リ プ シ ン (1.25mg/ml)／
エ チ レ ン ジ ア ミ ン 四 酢 酸 (EDTA) (0.8mg/ml)溶 液 を 用 い て 、 T75保 存 フ ラ ス コ か ら 細 胞 を 収
穫 し た 。 細 胞 を 増 殖 培 地 に 再 懸 濁 し た 。 血 球 計 数 器 に よ り 細 胞 密 度 を 測 定 し 、 ト リ パ ン ブ
ル ー 溶 液 を 用 い て 生 存 率 を 計 算 し 、 さ ら に 増 殖 培 地 中 に 希 釈 し た 後 、 底 の 透 明 な 96ウ ェ ル
プ レ ー ト (Packard, No. 6005182)に 各 ウ ェ ル 当 た り 1 x 10 4 個 の 密 度 で (100μ l中 )接 種 し
た 。
【 ０ １ ９ ３ 】
　 ３ 日 後 、 増 殖 培 地 を ウ ェ ル か ら 除 去 し 、 erbB2阻 害 化 合 物 を 含 む 、 ま た は 含 ま な い ア ッ
セ イ 培 地 （ フ ェ ノ ー ル レ ッ ド を 含 ま な い DMEM、 2mMの グ ル タ ミ ン 、 1.2mg/mlの G418） 100ul
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と 交 換 し た 。 プ レ ー ト を 4時 間 、 イ ン キ ュ ベ ー タ ー に 戻 し て お き 、 次 い で PBS中 の 20%ホ ル
ム ア ル デ ヒ ド 溶 液 20μ lを 各 ウ ェ ル に 添 加 し 、 プ レ ー ト を 室 温 に 30分 間 放 置 し た 。 こ の 固
定 溶 液 を マ ル チ チ ャ ネ ル ピ ペ ッ ト で 除 去 し 、 100μ lの PBSを 各 ウ ェ ル に 添 加 し 、 次 い で マ
ル チ チ ャ ネ ル ピ ペ ッ ト で 除 去 し 、 50μ lの PBSを 各 ウ ェ ル に 添 加 し た 。 次 い で プ レ ー ト を シ
ー ル し 、 4℃ で 最 高 2週 間 保 存 し た 。
【 ０ １ ９ ４ 】
　 室 温 で 免 疫 染 色 を 行 っ た 。 ウ ェ ル を 200μ lの PBS / Tween 20 （ 1袋 の PBS / Tween乾 燥
粉 末 (Sigma, No. P3563)を 1 Lの 二 回 蒸 留 H 2 Oに 添 加 す る こ と に よ り 調 製 ） で １ 回 、 プ レ ー
ト 洗 浄 器 に よ り 洗 浄 し 、 次 い で 200μ lの ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 （ 5% Marvel乾 燥 ス キ ム ミ ル ク (
Nestle)、 PBS /Tween 20中 ） を 添 加 し 、 10分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 を
プ レ ー ト 洗 浄 器 に よ り 除 去 し 、 200μ lの 0.5% Triton X-100 / PBSを 添 加 し て 細 胞 を 透 析
可 能 な 状 態 に し た 。 10分 後 、 プ レ ー ト を 200μ lの PBS / Tween 20 で 洗 浄 し 、 次 い で 200μ
lの ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 を 再 び 添 加 し 、 15分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 を プ
レ ー ト 洗 浄 器 に よ り 除 去 し た 後 、 30μ lの ウ サ ギ ポ リ ク ロ ー ナ ル 抗 ホ ス ホ ErbB2 IgG抗 体 (
エ ピ ト ー プ ホ ス ホ -Tyr 1248, SantaCruz, No. SC-12352-R)を ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 中 に 1:250
希 釈 し て 各 ウ ェ ル に 添 加 し 、 2時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 次 い で こ の 一 次 抗 体 溶 液 を プ レ
ー ト 洗 浄 器 に よ り ウ ェ ル か ら 除 去 し 、 続 い て 200μ lの PBS / Tween 20で 2回 、 プ レ ー ト 洗
浄 器 に よ り 洗 浄 し た 。 次 い で 30μ lの Alexa-Fluor 488ヤ ギ 抗 ウ サ ギ IgG二 次 抗 体 (Molecula
r Probes, No. A-11008)を ブ ロ ッ キ ン グ 溶 液 中 に 1:750希 釈 し て 各 ウ ェ ル に 添 加 し た 。 こ
の 段 階 で 黒 色 バ ッ キ ン グ テ ー プ で シ ー ル す る こ と に よ り 、 こ れ 以 後 、 可 能 な 限 り プ レ ー ト
を 露 光 か ら 保 護 し た 。 プ レ ー ト を 45分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 次 い で 二 次 抗 体 溶 液 を ウ ェ ル
か ら 除 去 し 、 続 い て 200ulの PBS / Tween 20で 2回 、 プ レ ー ト 洗 浄 器 に よ り 洗 浄 し た 。 次 い
で 100μ lの PBSを 各 プ レ ー ト に 添 加 し 、 10分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 次 い で プ レ ー ト 洗 浄 器
に よ り 除 去 し た 。 次 い で さ ら に 100μ lの PBSを 各 プ レ ー ト に 添 加 し 、 次 い で 長 時 間 イ ン キ
ュ ベ ー ト す る こ と な く 、 プ レ ー ト 洗 浄 器 に よ り 除 去 し た 。 次 い で 50μ lの PBSを 各 ウ ェ ル に
添 加 し 、 プ レ ー ト を 黒 色 バ ッ キ ン グ テ ー プ で 再 シ ー ル し 、 分 析 す る ま で 4℃ で 最 高 2日 間 保
存 し た 。
【 ０ １ ９ ５ 】
　 各 ウ ェ ル の 蛍 光 信 号 を Acumen Explorer計 測 器 (Acumen Bioscience Ltd.)で 測 定 し た 。
こ れ は レ ー ザ ー 走 査 に よ り 形 成 さ れ る 画 像 の 形 態 を 迅 速 に 定 量 す る た め に 使 用 で き る プ レ
ー ト リ ー ダ ー で あ る 。 予 め 設 定 し た 閾 値 を 超 え る 蛍 光 物 体 の 数 を 測 定 す る よ う に こ の 計 測
器 を 設 定 し 、 こ れ に よ り erbB2タ ン パ ク 質 の リ ン 酸 化 状 態 の 尺 度 が 得 ら れ た 。 各 化 合 物 に
つ い て 得 ら れ た 蛍 光 用 量 応 答 デ ー タ を 、 曲 線 フ ィ ッ テ ィ ン グ 分 析 を 行 う の に 適 切 な ソ フ ト
ウ ェ ア パ ッ ケ ー ジ （ た と え ば Origin） に 輸 出 し た 。 erbB2リ ン 酸 化 の 阻 害 を IC 5 0 値 と し て
表 示 し た 。 こ れ は 、 erbB2リ ン 酸 化 信 号 を 50%阻 害 す る の に 必 要 な 化 合 物 濃 度 の 計 算 に よ り
判 定 さ れ た 。
【 ０ １ ９ ６ 】
　 d)イ ン ビ ボ BT-474異 種 移 植 体 ア ッ セ イ
　 こ の ア ッ セ イ は 、 被 験 化 合 物 が 雌 ス イ ス (Swiss)無 胸 腺 マ ウ ス (Alderley Park, nu/nu 
遺 伝 子 型 )に お い て BT-474腫 瘍 細 胞 異 種 移 植 体 (ヒ ト 哺 乳 動 物 癌 、 Dr Baselgaか ら 入 手 、 La
boratorio Recerca Oncologica, Paseo Vall D'Hebron 119-129, Barcelona 08035,ス ペ
イ ン )の 増 殖 を 阻 害 す る 能 力 を 測 定 す る (Baselga, J. et al. (1998) Cancer Research, 5
8, 2825-2831)。
【 ０ １ ９ ７ 】
　 雌 ス イ ス 無 胸 腺 (nu/nu 遺 伝 子 型 )マ ウ ス は 、 Alderley Parkで 陰 圧 ア イ ソ レ ー タ ー (PFI 
Systems Ltd.)内 に お い て 繁 殖 お よ び 飼 育 さ れ た 。 マ ウ ス を バ リ ヤ ー 施 設 内 に 12時 間 の 明
暗 サ イ ク ル で 収 容 し 、 殺 菌 し た 飼 料 と 水 を 任 意 に 摂 取 さ せ た 。 す べ て の 操 作 を 少 な く と も
8週 令 の マ ウ ス に つ い て 実 施 し た 。 各 動 物 に つ き 、 培 養 し た ば か り の 細 胞 1 x 10 7 個 を 50% 
Matrigel含 有 -無 血 清 培 地 100μ l中 で 皮 下 注 射 す る こ と に よ り 、 BT-474腫 瘍 細 胞 異 種 移 植
体 を ド ナ ー マ ウ ス の 後 側 腹 部 内 に 樹 立 し た 。 移 植 後 14日 目 に マ ウ ス を 10匹 の グ ル ー プ に ラ
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ン ダ ム に 分 け た 後 、 0.1ml/10g体 重 で １ 日 １ 回 投 与 す る 化 合 物 ま た は ビ ヒ ク ル 対 照 で 処 理
し た 。 両 側 ノ ギ ス 測 定 に よ り 腫 瘍 体 積 を 週 2回 評 価 し た ； 式 (長 さ  x 幅 ) x O(長 さ  x 幅 ) 
x (π /6)を 使 用 ： 長 さ は 腫 瘍 の 最 長 直 径 で あ り 、 幅 は 対 応 す る 直 角 方 向 の 直 角 で あ っ た 。
対 照 と 処 理 グ ル ー プ の 腫 瘍 体 積 の 平 均 変 化 を 比 較 す る こ と に よ り 、 処 理 開 始 か ら の 増 殖 阻
害 を 計 算 し 、 2グ ル ー プ 間 の 統 計 的 有 意 性 を ス チ ュ ー デ ン ト の t検 定 に よ り 評 価 し た 。
【 ０ １ ９ ８ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 薬 理 学 的 特 性 は 予 想 ど お り 構 造 変 化 に 伴 っ て 変 動 す る が 、 一 般 に 式 Ｉ の
化 合 物 が も つ 活 性 は 、 前 記 の 試 験 (a)、 (b)お よ び (c)の う ち １ 以 上 に お い て 下 記 の 濃 度 ま
た は 用 量 で 立 証 で き る :-
　 　 試 験 （ ａ ） ： － 　 た と え ば ０ ． ０ ０ １ ～ １ μ Ｍ の 範 囲 の Ｉ Ｃ ５ ０ ；
　 　 試 験 （ ｂ ） ： － 　 た と え ば ０ ． ０ ０ １ ～ ５ μ Ｍ の 範 囲 の Ｉ Ｃ ５ ０ ；
　 　 試 験 （ ｃ ） ： － 　 た と え ば ０ ． ０ ０ １ ～ ５ μ Ｍ の 範 囲 の Ｉ Ｃ ５ ０ ；
　 　 試 験 （ ｄ ） ： － 　 た と え ば １ ～ ２ ０ ０ 　 ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ／ 日 の 範 囲 の 活 性 。
【 ０ １ ９ ９ 】
　 試 験 (d)に お い て 、 本 発 明 の 被 験 化 合 物 の 有 効 量 で 、 生 理 学 的 に 許 容 で き な い 毒 性 は み
ら れ な か っ た 。 し た が っ て 、 本 明 細 書 に 定 め る 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き
る 塩 を 下 記 の 用 量 範 囲 で 投 与 す る 場 合 、 不 都 合 な 毒 性 は な い と 予 想 さ れ る 。
【 ０ ２ ０ ０ 】
　 た と え ば 表 Ａ に 本 発 明 に よ る 代 表 的 な 化 合 物 の 活 性 を 示 す 。 表 Ａ の 欄 ２ は 、 EGFRチ ロ シ
ン キ ナ ー ゼ に よ る タ ン パ ク 質 リ ン 酸 化 の 阻 害 に 関 す る 試 験 （ ａ ） か ら の Ｉ Ｃ ５ ０ デ ー タ を
示 す ； 欄 ３ は 、 erbB2チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に よ る タ ン パ ク 質 リ ン 酸 化 の 阻 害 に 関 す る 試 験 (a)
か ら の Ｉ Ｃ ５ ０ デ ー タ を 示 す ； 欄 4は 、 前 記 の 試 験 (c)で の マ ウ ス MCF7由 来 細 胞 系 に お け る
erbB2リ ン 酸 化 の 阻 害 に 関 す る Ｉ Ｃ ５ ０ デ ー タ を 示 す
【 ０ ２ ０ １ 】
【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ２ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に
許 容 で き る 塩 を 、 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ リ ヤ ー と 共 に 含 む 、 医 薬 組 成 物 が
提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ０ ３ 】
　 本 発 明 の 組 成 物 は 、 経 口 用 に 適 切 な 剤 形 （ た と え ば 錠 剤 、 ト ロ ー チ 剤 、 硬 も し く は 軟 カ
プ セ ル 剤 、 水 性 も し く は 油 性 の 懸 濁 剤 、 乳 剤 、 分 散 性 の 散 剤 も し く は 顆 粒 剤 、 シ ロ ッ プ 剤
ま た は エ リ キ シ ル 剤 と し て ） 、 局 所 用 に 適 切 な 剤 形 （ た と え ば ク リ ー ム 剤 、 軟 膏 剤 、 ゲ ル
剤 、 ま た は 水 性 も し く は 油 性 の 液 剤 も し く は 懸 濁 剤 と し て ） 、 吸 入 に よ る 投 与 に 適 切 な 剤
形 （ た と え ば 微 細 に 分 割 し た 散 剤 ま た は 液 体 エ ア ゾ ル 剤 と し て ） 、 吹 入 れ に よ る 投 与 に 適
切 な 剤 形 （ た と え ば 微 細 に 分 割 し た 散 剤 と し て ） 、 非 経 口 投 与 に 適 切 な 剤 形 （ た と え ば 静
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脈 内 、 皮 下 、 筋 肉 内 も し く は 筋 肉 内 投 与 用 の 無 菌 水 性 も し く は 油 性 液 剤 と し て 、 ま た は 直
腸 投 与 用 の 坐 剤 と し て ） で あ っ て よ い 。
【 ０ ２ ０ ４ 】
　 本 発 明 の 組 成 物 は 、 常 法 に よ り 当 技 術 分 野 で 周 知 の 一 般 的 な 医 薬 賦 形 剤 を 用 い て 得 る こ
と が で き る 。 た と え ば 経 口 用 組 成 物 は １ 種 類 以 上 の 着 色 剤 、 甘 味 剤 、 着 香 剤 お よ び ／ ま た
は 保 存 剤 を 含 有 す る こ と が で き る 。
【 ０ ２ ０ ５ 】
　 １ 種 類 以 上 の 賦 形 剤 と 組 み 合 わ せ て 単 一 剤 形 を 製 造 す る 有 効 成 分 の 量 は 、 処 置 さ れ る ホ
ス ト お よ び 個 々 の 投 与 経 路 に 応 じ て 必 然 的 に 異 な る で あ ろ う 。 た と え ば ヒ ト に 経 口 投 与 す
る た め の 配 合 物 は 、 一 般 に た と え ば ０ ． ５ ｍ ｇ ～ ０ ． ５ ｇ の 有 効 薬 剤 （ よ り 適 切 に は ０ ．
５ ～ １ ０ ０ ｍ ｇ 、 た と え ば １ ～ ３ ０ ｍ ｇ ） を 、 適 切 か つ 好 都 合 な 量 の 賦 形 剤 と 配 合 し て 含
有 す る で あ ろ う 。 賦 形 剤 の 量 は 、 全 組 成 物 の 約 ５ ～ 約 ９ ８ 重 量 ％ で あ っ て よ い 。
【 ０ ２ ０ ６ 】
　 治 療 ま た は 予 防 の た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 の 投 与 量 は 、 症 状 の 性 質 お よ び 重 症 度
、 動 物 ま た は 患 者 の 年 齢 お よ び 性 別 、 な ら び に 投 与 経 路 に 応 じ て 、 周 知 の 医 療 原 理 に 従 っ
て 当 然 異 な る で あ ろ う 。
【 ０ ２ ０ ７ 】
　 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 を 治 療 ま た は 予 防 の た め に 使 用 す る 際 に は 、 一 般 に た と え ば ０
． １ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ～ ７ ５ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ 体 重 の １ 日 量 と な る よ う に 投 与 し 、 必 要 な ら ば 分 割 量 で
投 与 す る 。 一 般 に 、 非 経 口 経 路 を 用 い る 場 合 に は 低 い 方 の 量 を 投 与 す る 。 た と え ば 静 脈 内
投 与 に は 、 一 般 に た と え ば ０ ． １ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ～ ３ ０ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ 体 重 の 投 与 量 を 用 い る 。 同
様 に 、 吸 入 に よ る 投 与 に は 、 た と え ば ０ ． ０ ５ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ～ ２ ５ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ 体 重 の 投 与 量
を 用 い る 。 し か し 経 口 投 与 、 特 に 錠 剤 の 形 で の 投 与 が 好 ま し い 。 一 般 に 単 位 剤 形 は 約 ０ ．
５ ｍ ｇ ～ ０ ． ５ ｇ の 本 発 明 化 合 物 を 含 有 す る で あ ろ う 。
【 ０ ２ ０ ８ 】
　 本 発 明 者 ら は 、 本 発 明 の 化 合 物 が 抗 増 殖 特 性 、 た と え ば 抗 癌 特 性 を も つ こ と を 見 い だ し
た 。 こ れ は 、 そ れ ら の erb-B、 特 に EGFR、 さ ら に 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害
活 性 に 由 来 す る も の で あ る と 考 え ら れ る 。 さ ら に 、 本 発 明 に よ る あ る 種 の 化 合 物 は 、 EGFR
チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ な ど 他 の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 酵 素 に 対 す る よ り erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ
ナ ー ゼ に 対 し て 実 質 的 に よ り 良 好 な 効 力 を も つ 。 そ の よ う な 化 合 物 は erbB2受 容 体 型 チ ロ
シ ン キ ナ ー ゼ に 対 し て 十 分 な 効 力 を も つ の で 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に
十 分 で あ っ て 、 一 方 で は EGFRな ど 他 の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 し て は ほ と ん ど 活 性 を 示 さ ず
、 ま た は 有 意 に 低 い 活 性 し か 示 さ な い 量 で 使 用 で き る 。 そ の よ う な 化 合 物 は 、 erbB2受 容
体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 選 択 的 阻 害 に 有 用 で あ る と 思 わ れ 、 た と え ば erbB2が 推 進 す る 腫
瘍 の 効 果 的 な 処 置 に 有 用 で あ る と 思 わ れ る 。 し た が っ て 本 発 明 化 合 物 は 、 erb-B、 特 に erb
B2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の み に よ り 仲 介 さ れ る 、 ま た は 一 部 が 仲 介 さ れ る 疾 患 ま た は
病 的 状 態 の 処 置 に 有 用 で あ る と 期 待 さ れ る 。 す な わ ち 本 発 明 化 合 物 は 、 そ の 処 置 を 必 要 と
す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果
を 得 る た め に 使 用 で き る 。 し た が っ て 本 発 明 化 合 物 は 、 erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ
ン キ ナ ー ゼ を 阻 害 す る こ と を 特 徴 と す る 、 悪 性 細 胞 の 処 置 方 法 を 提 供 す る 。 特 に 本 発 明 化
合 物 は 、 erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の み に よ り 仲 介 さ れ る 、 ま た は 一 部
が 仲 介 さ れ る 抗 増 殖 効 果 お よ び ／ ま た は プ ロ ア ポ ト ー シ ス 効 果 お よ び ／ ま た は 抗 浸 潤 効 果
を 得 る た め に 使 用 で き る 。 特 に 本 発 明 化 合 物 は 、 こ れ ら の 腫 瘍 細 胞 の 増 殖 お よ び 生 存 を 推
進 す る 信 号 伝 達 段 階 に 関 与 す る erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 感 受
性 で あ る 腫 瘍 の 予 防 ま た は 治 療 に 有 用 で あ る と 期 待 さ れ る 。 し た が っ て 本 発 明 化 合 物 は 、
抗 増 殖 効 果 を も た ら す こ と に よ り 、 多 数 の 過 増 殖 性 障 害 の 治 療 お よ び ／ ま た は 予 防 に 有 用
で あ る と 期 待 さ れ る 。 こ れ ら の 障 害 に は 、 た と え ば 乾 癬 、 良 性 前 立 腺 肥 大 （ BPH） 、 ア テ
ロ ー ム 性 硬 化 症 お よ び 再 狭 窄 、 な ら び に 特 に erb-B、 さ ら に 特 に erbB-2受 容 体 型 チ ロ シ ン
キ ナ ー ゼ が 推 進 す る 腫 瘍 が 含 ま れ る 。 そ の よ う な 良 性 ま た は 悪 性 腫 瘍 は い か な る 組 織 に も
影 響 を 及 ぼ す 可 能 性 が あ り 、 こ れ に は 非 充 実 性 腫 瘍 、 た と え ば 白 血 病 、 多 発 性 骨 髄 腫 ま た
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は リ ン パ 腫 、 な ら び に 充 実 性 腫 瘍 、 た と え ば 胆 管 、 骨 、 膀 胱 、 脳 ／ CNS、 胸 部 、 結 腸 直 腸
、 子 宮 頚 部 、 子 宮 内 膜 、 胃 、 頭 頚 部 、 肝 臓 、 肺 、 筋 肉 、 神 経 、 食 道 、 卵 巣 、 膵 臓 、 側 膜 ／
腹 膜 、 前 立 腺 、 腎 臓 、 皮 膚 、 精 巣 、 甲 状 腺 、 子 宮 お よ び 外 陰 の 腫 瘍 が 含 ま れ る 。
【 ０ ２ ０ ９ 】
　 本 発 明 の こ の 態 様 に よ れ ば 、 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は
そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
　 し た が っ て 本 発 明 の こ の 態 様 に よ れ ば 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 抗 増 殖 効 果 を 得 る
の に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的
に 許 容 で き る 塩 の 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ０ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 抗 増 殖
効 果 を 得 る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量 の 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ
の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ １ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 抗 増 殖 効 果 を 得 る の に 使 用 す
る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ
ナ ー ゼ の 阻 害 の み に よ り 、 ま た は 一 部 が そ の 阻 害 に よ り 得 ら れ る 抗 増 殖 効 果 を 得 る の に 用
い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容
で き る 塩 の 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ２ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erbB
2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 の み に よ り 、 ま た は 一 部 が そ の 阻 害 に よ り 得 ら れ る 抗
増 殖 効 果 を 得 る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量 の 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た
は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ３ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ
ナ ー ゼ の 阻 害 の み に よ り 、 ま た は 一 部 が そ の 阻 害 に よ り 得 ら れ る 抗 増 殖 効 果 を 得 る の に 使
用 す る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ４ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の み に よ り 仲
介 さ れ る 、 ま た は 一 部 が 仲 介 さ れ る 疾 患 ま た は 病 的 状 態 （ た と え ば 本 明 細 書 中 に 述 べ る 癌
） の 処 置 に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の
医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 の 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ５ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erb-
B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の み に よ り 仲 介 さ れ る 、 ま た は 一 部 が 仲 介 さ れ る
疾 患 ま た は 病 的 状 態 （ た と え ば 本 明 細 書 中 に 述 べ る 癌 ） を 処 置 す る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に
有 効 量 の 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す
る こ と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ６ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 erb-B、 特 に erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の み に よ り 仲
介 さ れ る 、 ま た は 一 部 が 仲 介 さ れ る 疾 患 ま た は 病 的 状 態 （ た と え ば 本 明 細 書 中 に 述 べ る 癌
） の 処 置 に 使 用 す る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提
供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ７ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 腫 瘍 細 胞 の 増 殖 を も た ら す 信 号 伝 達 段 階 に 関 与 す る erbB2
受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 感 受 性 で あ る 腫 瘍 の 予 防 ま た は 治 療 に 用 い る 医 薬 の 製
造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 の 使
用 が 提 供 さ れ る 。
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【 ０ ２ １ ８ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 腫 瘍
細 胞 の 増 殖 お よ び ／ ま た は 生 存 を も た ら す 信 号 伝 達 段 階 に 関 与 す る erbB2受 容 体 型 チ ロ シ
ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 感 受 性 で あ る 腫 瘍 を 予 防 ま た は 治 療 す る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量
の 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と
を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ９ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 腫 瘍 細 胞 の 増 殖 お よ び ／ ま た は 生 存 を 推 進 す る 信 号 伝 達 段
階 に 関 与 す る erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 に 感 受 性 で あ る 腫 瘍 の 予 防 ま た は 治
療 に 使 用 す る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ
る 。
【 ０ ２ ２ ０ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る の に 用 い
る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で
き る 塩 の 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ １ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 erbB
2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量 の 前 記 に 定 め た
式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 が 提
供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ２ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る の に 使 用
す る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 選 択 的 な erbB2キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る の に 用 い る 医 薬 の
製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 の
使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ３ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 選 択
的 な erbB2キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量 の 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ
ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る
。
【 ０ ２ ２ ４ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 選 択 的 な erbB2キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 を 得 る の に 使 用 す る た め
の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
　 ” 選 択 的 な erbB2キ ナ ー ゼ 阻 害 効 果 ” と は 、 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 が 他 の キ ナ ー ゼ に
対 す る よ り erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 し て よ り 有 効 で あ る こ と を 意 味 す る 。 特
に あ る 種 の 本 発 明 化 合 物 は 、 他 の erb-B受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 、 特 に EGFRチ ロ シ ン キ
ナ ー ゼ な ど 他 の キ ナ ー ゼ に 対 す る よ り 、 erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 し て よ り 有
効 で あ る 。 た と え ば 本 発 明 に よ る 選 択 的 な erb-B2キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 は 、 適 切 な ア ッ セ イ 法 に
お け る IC 5 0 値 か ら 判 定 し て 、 EGFRチ ロ シ ン キ ナ ー ゼ に 対 す る よ り erbB2受 容 体 型 チ ロ シ ン
キ ナ ー ゼ に 対 し て 少 な く と も 5倍 、 好 ま し く は 少 な く と も 10倍 有 効 で あ る （ た と え ば 、 特
定 の 被 験 化 合 物 に つ い て 、 前 記 の よ う に ク ロ ー ン 24ホ ス ホ -erbB2細 胞 ア ッ セ イ （ 細 胞 に お
け る erb-B2チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 活 性 の 尺 度 ） か ら の IC 5 0 値 を KB細 胞 ア ッ セ イ （ 細 胞 に お
け る EGFRチ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 活 性 の 尺 度 ） か ら の IC 5 0 値 と 比 較 す る こ と に よ る ） 。
【 ０ ２ ２ ５ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 癌 、 た と え ば 白 血 病 、 多 発 性 骨 髄 腫 、 リ ン パ 腫 、 胆 管 癌 、
骨 癌 、 膀 胱 癌 、 脳 ／ CNS癌 、 胸 部 癌 、 結 腸 直 腸 癌 、 子 宮 頚 癌 、 子 宮 内 膜 癌 、 胃 癌 、 頭 頚 部
癌 、 肝 癌 、 肺 癌 、 筋 肉 癌 、 神 経 癌 、 食 道 癌 、 卵 巣 癌 、 膵 臓 癌 、 側 膜 ／ 腹 膜 癌 、 前 立 腺 癌 、
腎 癌 、 皮 膚 癌 、 精 巣 癌 、 甲 状 腺 癌 、 子 宮 癌 お よ び 外 陰 癌 か ら 選 択 さ れ る 癌 の 処 置 に 用 い る
医 薬 の 製 造 に お け る 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き
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る 塩 の 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ６ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 そ の 処 置 を 必 要 と す る ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 癌 、
た と え ば 白 血 病 、 多 発 性 骨 髄 腫 、 リ ン パ 腫 、 胆 管 癌 、 骨 癌 、 膀 胱 癌 、 脳 ／ CNS癌 、 胸 部 癌
、 結 腸 直 腸 癌 、 子 宮 頚 癌 、 子 宮 内 膜 癌 、 胃 癌 、 頭 頚 部 癌 、 肝 癌 、 肺 癌 、 筋 肉 癌 、 神 経 癌 、
食 道 癌 、 卵 巣 癌 、 膵 臓 癌 、 側 膜 ／ 腹 膜 癌 、 前 立 腺 癌 、 腎 癌 、 皮 膚 癌 、 精 巣 癌 、 甲 状 腺 癌 、
子 宮 癌 お よ び 外 陰 癌 か ら 選 択 さ れ る 癌 を 処 置 す る 方 法 で あ っ て 、 動 物 に 有 効 量 の 前 記 に 定
め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法
が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ７ 】
　 本 発 明 の 他 の 態 様 に よ れ ば 、 癌 、 た と え ば 白 血 病 、 多 発 性 骨 髄 腫 、 リ ン パ 腫 、 胆 管 癌 、
骨 癌 、 膀 胱 癌 、 脳 ／ CNS癌 、 胸 部 癌 、 結 腸 直 腸 癌 、 子 宮 頚 癌 、 子 宮 内 膜 癌 、 胃 癌 、 頭 頚 部
癌 、 肝 癌 、 肺 癌 、 筋 肉 癌 、 神 経 癌 、 食 道 癌 、 卵 巣 癌 、 膵 臓 癌 、 側 膜 ／ 腹 膜 癌 、 前 立 腺 癌 、
腎 癌 、 皮 膚 癌 、 精 巣 癌 、 甲 状 腺 癌 、 子 宮 癌 お よ び 外 陰 癌 か ら 選 択 さ れ る 癌 の 処 置 に 使 用 す
る た め の 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ８ 】
　 前 記 に 定 め る 抗 増 殖 処 置 は 、 唯 一 の 療 法 と し て 適 用 で き 、 あ る い は 本 発 明 の キ ナ ゾ リ ン
誘 導 体 の ほ か に 一 般 的 な 外 科 処 置 ま た は 放 射 線 療 法 ま た は 化 学 療 法 を 伴 う こ と が で き る 。
そ の よ う な 化 学 療 法 に は 、 下 記 の 抗 腫 瘍 薬 の カ テ ゴ リ ー の う ち １ 以 上 を 含 め る こ と が で き
る ：
　 前 記 の よ う に 、 個 々 の 疾 患 の 治 療 ま た は 予 防 処 置 に 必 要 な 投 与 量 は 、 特 に 処 置 さ れ る ホ
ス ト 、 投 与 経 路 、 お よ び 処 置 さ れ る 疾 患 の 重 症 度 に 応 じ て 必 然 的 に 異 な る で あ ろ う 。
【 ０ ２ ２ ９ 】
　 前 記 に 定 め る 抗 増 殖 処 置 は 、 唯 一 の 療 法 と し て 適 用 で き 、 あ る い は 本 発 明 の キ ナ ゾ リ ン
誘 導 体 の ほ か に 一 般 的 な 外 科 処 置 ま た は 放 射 線 療 法 ま た は 化 学 療 法 を 伴 う こ と が で き る 。
そ の よ う な 化 学 療 法 に は 、 下 記 の 抗 腫 瘍 薬 の カ テ ゴ リ ー の う ち １ 以 上 を 含 め る こ と が で き
る ：
　 (i)　 癌 医 療 に 用 い ら れ る 抗 増 殖 ／ 抗 新 生 物 薬 お よ び そ の 組 合 わ せ 、 た と え ば ア ル キ ル
化 薬 （ た と え ば シ ス プ ラ チ ン （ cis-platin） 、 カ ル ボ プ ラ チ ン （ carboplatin） 、 シ ク ロ
ホ ス フ ァ ミ ド 、 ナ イ ト ロ ジ ェ ン マ ス タ ー ド 、 メ ル フ ァ ラ ン （ melphalan） 、 ク ロ ラ ム ブ シ
ル （ chlorambucil） 、 ブ ス ル フ ァ ン （ busulfan） お よ び ニ ト ロ ソ 尿 素 ） ； 代 謝 拮 抗 薬 （ た
と え ば 葉 酸 代 謝 拮 抗 薬 、 た と え ば フ ル オ ロ ピ リ ミ ジ ン 類 、 た と え ば 5-フ ル オ ロ ウ ラ シ ル お
よ び テ ガ フ ル （ tegafur） 、 ラ ル チ ト レ キ セ ド （ raltitrexed） 、 メ ト ト レ キ セ ド （ methot
rexate） 、 シ ト シ ン ア ラ ビ ノ シ ド （ cytosine arabinoside） お よ び ヒ ド ロ キ シ 尿 素 ） ； 抗
腫 瘍 性 抗 生 物 質 （ た と え ば ア ン ト ラ サ イ ク リ ン 類 、 た と え ば ア ド リ ア マ イ シ ン 、 ブ レ オ マ
イ シ ン 、 ド キ ソ ル ビ シ ン （ doxorubicin） 、 ダ ウ ノ マ イ シ ン （ daunomycin） 、 エ ピ ル ビ シ
ン （ epirubicin） 、 イ ダ ル ビ シ ン （ idarubicin） 、 マ イ ト マ イ シ ン -C（ mitomycin-C） 、
ダ ク チ ノ マ イ シ ン （ dactinomycin） お よ び ミ ト ラ マ イ シ ン （ mithramycin） ） ； 細 胞 分 裂
抑 制 薬 （ た と え ば ツ ル ニ チ ニ チ ソ ウ ア ル カ ロ イ ド 、 た と え ば ビ ン ク リ ス チ ン （ vincristin
e） 、 ビ ン ブ ラ ス チ ン （ vinblastine） 、 ビ ン デ シ ン （ vindesine） お よ び ビ ノ レ ル ビ ン （ v
inorelbine） 、 な ら び に タ キ ソ イ ド 類 、 た と え ば タ キ ソ ー ル （ taxol） お よ び タ キ ソ テ レ
（ taxotere） ） ； な ら び に ト ポ イ ソ メ ラ ー ゼ 阻 害 剤 （ た と え ば エ ピ ポ ド フ ィ ロ ト キ シ ン 類
、 た と え ば エ ト ポ シ ド （ etoposide） お よ び テ ニ ポ シ ド （ teniposide） 、 ア ム サ ク リ ン （ a
msacrine） 、 ト ポ テ カ ン （ topotecan） お よ び カ ン プ ト テ シ ン （ camptothecin） ） ；
　 (ii)　 細 胞 増 殖 抑 制 薬 、 た と え ば 抗 エ ス ト ロ ゲ ン 薬 （ た と え ば タ モ キ シ フ ェ ン （ tamoxi
fen） 、 ト レ ミ フ ェ ン （ toremifene） 、 ラ ロ キ シ フ ェ ン （ raloxifene） 、 ド ロ ロ キ シ フ ェ
ン （ droloxifene） お よ び イ オ ド キ シ フ ェ ン （ iodoxyfene） ） 、 エ ス ト ロ ゲ ン 受 容 体 ダ ウ
ン レ ギ ュ レ ー タ ー （ た と え ば フ ル ベ ス ト ラ ン ト （ fulvestrant） ） 、 抗 ア ン ド ロ ゲ ン 薬 （
た と え ば ビ カ ル タ ミ ド （ bicalutamide） 、 フ ル タ ミ ド （ flutamide） 、 ニ ル タ ミ ド （ nilut
amide） お よ び 酢 酸 シ プ ロ テ ロ ン （ cyproterone acetate） ） 、 LHRHア ン タ ゴ ニ ス ト ま た は
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LHRHア ゴ ニ ス ト （ た と え ば ゴ セ レ リ ン （ goserelin） 、 ロ イ プ ロ レ リ ン （ leuprorelin） お
よ び ブ セ レ リ ン （ buserelin） ） 、 プ ロ ゲ ス ト ー ゲ ン 類 （ た と え ば 酢 酸 メ ゲ ス ト ロ ー ル （ m
egestrol acetate） 、 ア ロ マ タ ー ゼ 阻 害 剤 （ た と え ば ア ナ ス ト ロ ゾ ー ル （ anastrozole）
、 レ ト ロ ゾ ー ル （ letrozole） 、 ボ ラ ゾ ー ル （ vorazole） お よ び エ キ セ メ ス タ ン （ exemest
ane） ） 、 な ら び に 5α -レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 剤 、 た と え ば フ ィ ナ ス テ リ ド （ finasteride） ；
　 (iii)　 癌 細 胞 の 浸 潤 を 阻 害 す る 薬 物 （ た と え ば メ タ ロ プ ロ テ イ ナ ー ゼ 阻 害 剤 、 た と え
ば マ リ マ ス タ ッ ト （ marimastat） お よ び ウ ロ キ ナ ー ゼ プ ラ ス ミ ノ ー ゲ ン ア ク チ ベ ー タ ー 受
容 体 機 能 の 阻 害 剤 ） ；
　 (iv)　 増 殖 因 子 機 能 の 阻 害 剤 、 た と え ば そ の よ う な 阻 害 剤 に は 下 記 の も の が 含 ま れ る ：
増 殖 因 子 抗 体 、 増 殖 因 子 受 容 体 抗 体 （ た と え ば 抗 erbB2抗 体 ト ラ ス ツ ヅ マ ブ （ trastuzumab
） [ハ ー セ プ チ ン （ Herceptin） 商 標 ]お よ び 抗 erbB1抗 体 セ ツ キ シ マ ブ （ cetuximab） [C225
])、 フ ァ ル ネ シ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 、 チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 お よ び セ リ ン ／ ト
レ オ ニ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 、 た と え ば 他 の 上 皮 増 殖 因 子 フ ァ ミ リ ー 阻 害 剤 （ た と え ば EGFRフ
ァ ミ リ ー チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ の 阻 害 剤 、 た と え ば -(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-7-メ ト
キ シ -6-(3-モ ル ホ リ ノ プ ロ ポ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (ゲ フ ィ チ ニ ブ (gefitinib)、 AZD1
839） 、 -(3-エ チ ニ ル フ ェ ニ ル )-6,7-ビ ス (2-メ ト キ シ エ ト キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン （
エ ル ロ チ ニ ブ (erlotinib)、 OSI-774） お よ び 6-ア ク リ ル ア ミ ド - -(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ
フ ェ ニ ル )-7-(3-モ ル ホ リ ノ プ ロ ポ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (CI 1033)） 、 た と え ば 血 小
板 由 来 増 殖 因 子 フ ァ ミ リ ー の 阻 害 剤 お よ び た と え ば 肝 細 胞 増 殖 因 子 フ ァ ミ リ ー の 阻 害 剤 ；
　 (v)　 抗 血 管 形 成 薬 、 た と え ば 血 管 内 皮 増 殖 因 子 の 作 用 を 阻 害 す る も の （ た と え ば 抗 血
管 内 皮 細 胞 増 殖 因 子 抗 体 ベ カ シ ズ マ ブ （ bevacizumab） [ア バ ス チ ン (Avastin)商 標 ]、 国 際
特 許 出 願 WO 97/22596、 WO 97/30035、 WO 97/32856お よ び WO 98/13354に 開 示 さ れ る 化 合 物
） 、 お よ び 他 の 機 序 に よ り 作 用 す る 化 合 物 （ た と え ば リ ノ ミ ド （ linomide） 、 イ ン テ グ リ
ン α vβ 3機 能 の 阻 害 剤 、 お よ び ア ン ギ オ ス タ チ ン （ angiostatin） ） ；
　 (vi)　 血 管 損 傷 薬 、 た と え ば コ ン ブ レ タ ス タ チ ン A4（ Combretastatin A4） 、 な ら び に
国 際 特 許 出 願 WO 99/02166、 WO 00/40529、 WO 00/41669、 WO 01/92224、 WO 02/04434お よ
び WO 02/08213に 開 示 さ れ る 化 合 物 ；
　 (vii)　 ア ン チ セ ン ス 療 法 薬 、 た と え ば 前 記 に 挙 げ た 標 的 に 対 す る も の 、 た と え ば ISIS 
2503、 抗 -rasア ン チ セ ン ス ；
　 (viii)　 遺 伝 子 療 法 、 た と え ば 異 常 な 遺 伝 子 、 た と え ば 異 常 な p53ま た は 異 常 な BRCA1も
し く は BRCA2を 置 換 す る 方 法 、 GDEPT（ gene-directed enzyme pro-drug therapy） 法 、 た
と え ば シ ト シ ン デ ア ミ ナ ー ゼ 、 チ ミ ジ ン キ ナ ー ゼ ま た は 細 菌 性 ニ ト ロ レ ダ ク タ ー ゼ 酵 素 を
用 い る 方 法 、 お よ び 化 学 療 法 ま た は 放 射 線 療 法 に 対 す る 患 者 の 耐 容 性 を 高 め る 方 法 、 た と
え ば 多 剤 耐 性 遺 伝 子 療 法 を 含 む ； な ら び に
　 (ix)　 免 疫 療 法 、 た と え ば 患 者 の 腫 瘍 細 胞 の 免 疫 原 性 を 高 め る エ ク ス ビ ボ お よ び イ ン ビ
ボ 法 、 た と え ば イ ン タ ー ロ イ キ ン 2、 イ ン タ ー ロ イ キ ン 4ま た は 顆 粒 球 -マ ク ロ フ ァ ー ジ コ
ロ ニ ー 刺 激 因 子 な ど の サ イ ト カ イ ン に よ る ト ラ ン ス フ ェ ク シ ョ ン 、 T-細 胞 ア ネ ル ギ ー を 低
下 さ せ る 方 法 、 ト ラ ン ス フ ェ ク シ ョ ン し た 免 疫 細 胞 、 た と え ば サ イ ト カ イ ン ト ラ ン ス フ ェ
ク シ ョ ン し た 樹 状 細 胞 を 用 い る 方 法 、 サ イ ト カ イ ン ト ラ ン ス フ ェ ク シ ョ ン し た 腫 瘍 細 胞 系
を 用 い る 方 法 、 お よ び 抗 イ デ ィ オ タ イ プ 抗 体 を 用 い る 方 法 を 含 む 。
【 ０ ２ ３ ０ 】
　 そ の よ う な 併 用 処 置 は 、 個 々 の 処 置 成 分 の 同 時 、 逐 次 ま た は 個 別 投 与 に よ り 達 成 で き る
。 そ の よ う な 組 合 わ せ 製 剤 に は 、 前 記 用 量 範 囲 の 本 発 明 化 合 物 、 お よ び 承 認 さ れ た 投 与 範
囲 内 の 他 の 療 法 有 効 薬 剤 を 使 用 す る 。
【 ０ ２ ３ １ 】
　 こ の 態 様 の 本 発 明 に よ れ ば 、 前 記 に 定 め た 式 Ｉ の キ ナ ゾ リ ン 誘 導 体 、 お よ び 癌 の 併 用 療
法 に 関 し て 前 記 に 定 め た 追 加 の 抗 腫 瘍 薬 を 含 む 、 医 薬 製 剤 が 提 供 さ れ る 。
　 式 Ｉ の 化 合 物 は 主 に 温 血 動 物 （ ヒ ト を 含 む ） に 使 用 す る 療 法 薬 と し て 有 用 で あ る が 、 そ
れ ら は erbB受 容 体 型 チ ロ シ ン プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ の 作 用 を 阻 害 す る 必 要 が あ る 場 合 は い つ
で も 有 用 で あ る 。 た と え ば そ れ ら は 新 規 な 生 物 学 的 試 験 法 の 開 発 に 使 用 す る 生 物 学 的 標 準
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品 と し て 、 ま た 新 規 な 薬 理 作 用 薬 の 探 索 に 有 用 で あ る 。
【 ０ ２ ３ ２ 】
　 本 発 明 を 限 定 で は な い 以 下 の 実 施 例 に よ り 説 明 す る 。 実 施 例 中 、 別 途 記 載 し な い 限 り 下
記 の と お り で あ る ：
　 (i)　 温 度 は 摂 氏 （ ℃ ） で 示 さ れ る ； 操 作 は 室 温 ま た は 周 囲 温 度 、 す な わ ち 18～ 25℃ の
温 度 で 行 わ れ た ；
　 (ii)　 有 機 溶 液 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ た ； 溶 媒 の 蒸 発 は 、 ロ ー タ リ ー エ バ
ポ タ ー を 用 い て 減 圧 下 に (600～ 4000パ ス カ ル ； 4.5～ 30mmHg)、 最 高 60℃ の 浴 温 で 行 わ れ た
；
　 (iii)　 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー は 、 シ リ カ ゲ ル 上 で の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー を 意
味 す る ； 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (TLC)は シ リ カ ゲ ル プ レ ー ト 上 で 行 わ れ た ；
　 (iv)　 一 般 に 、 反 応 経 過 を TLCお よ び ／ ま た は 分 析 用 LC-MSに よ り 追 跡 し 、 反 応 時 間 は 説
明 の た め に 示 し た も の に す ぎ な い ；
　 (v)　 最 終 生 成 物 は 満 足 す べ き プ ロ ト ン 核 磁 気 共 鳴 (NMR)ス ペ ク ト ル お よ び ／ ま た は 質 量
ス ペ ク ト ル の デ ー タ を 示 し た ；
　 (vi)　 収 率 は 説 明 の た め に 示 し た に す ぎ ず 、 必 ず し も 綿 密 な プ ロ セ ス 開 発 に よ り 得 る こ
と が で き る も の で は な い ； よ り 多 量 の 材 料 が 必 要 な 場 合 は 製 造 を 繰 り 返 し た ；
　 (vii)　 NMRデ ー タ を 示 し た 場 合 、 そ れ は 主 要 な 診 断 用 プ ロ ト ン に 関 す る デ ル タ 値 の 形 で
あ り 、 別 途 指 示 し な い 限 り 溶 媒 と し て ペ ル ジ ュ ウ テ リ オ ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド (DMSO-d 6 )
を 用 い て 300 MHzで 測 定 し た 、 内 標 準 と し て の テ ト ラ メ チ ル シ ラ ン (TMS)に 対 す る 百 万 分 率
(ppm)で 示 さ れ る ； 以 下 の 略 号 を 用 い た ： s, 一 重 線 ; d, 二 重 線 ; t, 三 重 線 ; q, 四 重 線 ;
 m, 多 重 線 ; b, 幅 広 い ；
　 (viii)　 化 学 記 号 は そ れ ら の 通 常 の 意 味 を も つ ； SI単 位 お よ び 記 号 を 用 い た ；
　 (ix)　 溶 媒 比 は 体 積 ： 体 積 (v/v)で 示 さ れ る ；
　 (x)　 質 量 分 析 は 、 70電 子 ボ ル ト の 電 子 エ ネ ル ギ ー に よ り 化 学 イ オ ン 化 (CI)方 式 で 、 直
接 曝 露 プ ロ ー ブ を 用 い て 実 施 さ れ た ； 指 示 し た 場 合 、 イ オ ン 化 を 電 子 衝 撃 (EI)、 高 速 原 子
衝 突 (FAB)ま た は エ レ ク ト ロ ス プ レ ー (ESP)に よ り 行 っ た ； m/z値 を 示 す ； 一 般 に 母 体 質 量
を 示 す イ オ ン の み を 報 告 す る ； 別 途 記 載 し な い 限 り 、 引 用 し た 質 量 イ オ ン は (MH)＋ で あ り
、 こ れ は プ ロ ト ン 付 加 し た 質 量 イ オ ン を 表 わ す ； M＋ の 表 示 は 電 子 を 失 う こ と に よ り 生 成
し た 質 量 イ オ ン を 表 わ す ； M-H＋ の 表 示 は プ ロ ト ン を 失 う こ と に よ り 生 成 し た 質 量 イ オ ン
を 表 わ す ；
　 (xi)　 別 途 記 載 し な い 限 り 、 不 斉 置 換 し た 炭 素 原 子 お よ び ／ ま た は 硫 黄 原 子 を 含 む 化 合
物 を 分 割 し な か っ た ；
　 (xii)　 合 成 を 前 記 の 実 施 例 と 同 様 で あ る と 記 載 し た 場 合 、 使 用 量 は そ の 前 記 実 施 例 で
用 い た も の と 等 し い ミ リ モ ル 比 で あ る ；
　 (xiii)　 す べ て の マ イ ク ロ 波 反 応 を CEM Discover（ 商 標 ） マ イ ク ロ 波 式 合 成 装 置 で 実 施
し た ；
　 (xiv)　 調 製 用 高 速 液 体 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (HPLC)は 、 Gilson装 置 に よ り 下 記 の 条 件 で
行 わ れ た ：
　 　 カ ラ ム ： 　 21 mm x 10 cm Hichrom RPB
　 　 溶 媒 A： 　 水  + 0.1% ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
　 　 溶 媒 B： 　 ア セ ト ニ ト リ ル + 0.1% ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
　 　 流 速 ： 　 18 ml / 分
　 　 実 施 時 間 ： 　 15分 、 5～ 95% Bの 勾 配 10分 を 伴 う
　 　 波 長 ： 　 254 nm、 バ ン ド 幅 10 nm
　 　 注 入 体 積 ： 　 2.0～ 4.0 ml；
　 (xv)　 下 記 の 略 号 を 用 い た ：
　 　 HATU　 　 O-(7-ア ザ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )-N,N,N',N'-テ ト ラ メ チ ル ウ ロ ニ ウ ム
ヘ キ サ フ ェ ニ ル ホ ス フ ェ ー ト ；
　 　 DIAD　 　 ア ゾ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ イ ソ プ ロ ピ ル ；
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　 　 THF　 　 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン ；
　 　 DMF　 　 N,N-ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ；
　 　 DMA　 　 N,N-ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド ；
　 　 DCM　 　 ジ ク ロ ロ メ タ ン ；
　 　 DMSO　 　 ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド ；
　 　 IPA　 　 イ ソ プ ロ ピ ル ア ル コ ー ル ；
　 　 エ ー テ ル 　 　 ジ エ チ ル エ ー テ ル ；
　 　 TFA　 　 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 ；
　 　 EtOAc　 　 酢 酸 エ チ ル 。
【 ０ ２ ３ ３ 】
　
　 2-{4-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-イ
ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ２ ３ ４ 】
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ５ 】
　 HATU (234 mg)、 N,N-ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (715μ l)、 グ リ コ ー ル 酸 (47 mg)お よ
び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (189 mg)の 、 DCM (5 ml)中 に お け る 混 合 物 を 、 一 夜 撹 拌 し た 。 こ の 溶
液 を 真 空 濃 縮 し 、 EtOAcか ら DCM－ 5%メ タ ノ ー ル ま で を 溶 離 剤 と し て 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー に よ り 残 留 物 を 精 製 し た 。 得 ら れ た 生 成 物 を ポ リ マ ー 支 持 し た カ ー ボ ネ ー ト (Argonau
t technologiesか ら )で 処 理 し て 、 表 題 化 合 物 を 白 色 固 体 と し て 得 た (65 mg, 31%); 

(DMSO-d6) 1.60 - 1.80 (m, 2H), 1.95 - 2.11 (m, 2H), 3.32 - 3.49 (m, 2H),
 3.58 - 3.69 (m, 1H), 4.13 (d, 2H), 4.53 (t, 1H), 4.80 - 4.90 (m, 1H), 5.31 (s, 
2H), 7.30 (d, 1H), 7.35 - 7.40 (m, 1H), 7.58 (dd, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.72 (dd, 1
H), 7.75 (d, 1H), 7.89 (dt, 1H), 7.95 (d, 1H), 8.00 (d, 1H), 8.49 (s, 1H), 8.60 
(dt, 1H)お よ び 9.54 (s, 1H);  MH +  520。
【 ０ ２ ３ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た Ｎ － ［ ３ － ク ロ ロ － ４ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ
ル ］ － ６ － （ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル オ キ シ ） キ ナ ゾ リ ン － ４ － ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造
し た ：
　 Ｄ Ｍ Ｆ （ ５ ０ ０ μ ｌ ） を 、 ６ － ア セ ト キ シ － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ３ Ｈ － キ ナ ゾ リ ン － ４
－ オ ン （ ６ ． ０ ｇ ） の 、 塩 化 チ オ ニ ル （ ４ ５ ｍ ｌ ） 中 に お け る 懸 濁 液 に 添 加 し 、 混 合 物 を
９ ０ ℃ に ３ 時 間 撹 拌 し た 。 揮 発 性 物 質 を 蒸 発 に よ り 除 去 し 、 残 留 物 を ト ル エ ン （ ２ ０ ｍ ｌ
） と 共 沸 さ せ て 、 酢 酸 ４ － ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン － ６ － イ ル （ ７ ． ６ １ ｇ ， ９ ９ ％ ） を 固 体 と
し て 得 た 。 こ れ を 精 製 せ ず に 使 用 し た ; (CDCl 3 ) 9.10 (s, 1H), 8.19 (s, 
1H), 8.03 (d, 1H), 7.95 (dd, 1H), 2.38 (s, 3H)。
【 ０ ２ ３ ７ 】
　 酢 酸 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル (7.61 g)を メ タ ノ ー ル 中 の 7Nア ン モ ニ ア (100 ml)に 溶
解 し 、 窒 素 下 で １ 時 間 撹 拌 し た 。 こ の 溶 液 の 体 積 を 約 ２ ｍ ｌ に 減 ら し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル
で 摩 砕 処 理 し て 、 ４ － ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン － ６ － オ ー ル （ ４ ． ２ ０ ｇ ， ８ ０ ％ ） を ベ ー ジ ュ
色 固 体 と し て 得 た ; (DMSO-d6) 8.85 (s, 1H), 7.96 (d, 1H), 7.61 (dd, 1

10

20

30

40

50

(106) JP 2007-505873 A 2007.3.15

実 施 例 １

NMRス
ペ ク ト ル

質 量 ス ペ ク ト ル

NMRス ペ ク ト ル

NMRス ペ ク ト ル



H), 7.40 (d, 1H)。
【 ０ ２ ３ ８ 】
　 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル (250 mg)を DCM (10 ml)中 に お い て 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ
ィ ン (540 mg)、 1-t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン (414 mg)お よ び DIAD (4
20 mg)で 処 理 し 、 窒 素 下 で 20時 間 撹 拌 し た 。 酢 酸 エ チ ル － イ ソ ヘ キ サ ン を 溶 離 剤 と し て 用
い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 溶 液 を 精 製 し て 、 4-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ
]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (96%)を 白 色 固 体 と し て 得 た ;  MH +  36
4。
【 ０ ２ ３ ９ 】
　 4-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (580 mg)を
、 N,N-ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (281μ l)含 有 IPA (8 ml)中 に お い て 、 3-ク ロ ロ -4-(ピ
リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (377 mg, WO 96/15118の 例 13の 記 載 に 従 っ て 得 た )で 処
理 し 、 80℃ に 4時 間 加 熱 し た 。 混 合 物 を 冷 却 し 、 HCl (ジ オ キ サ ン 中 4M) (1.61 ml)で 処 理
し 、 一 夜 撹 拌 し た 。 こ の 溶 液 を 真 空 濃 縮 し 、 DCM－ 5%メ タ ノ ー ル － 0.2% NH 4 OHを 溶 離 剤 と
し て 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 残 留 物 を 精 製 し て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ
ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (191 mg
, 25%);  MH +  462。
【 ０ ２ ４ ０ 】
　
　 2-((2S)-2-{[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ
ン -6-イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ２ ４ １ 】
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ２ 】
　 グ リ コ ー ル 酸 お よ び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(2S)-ピ
ロ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り
返 し た 。 収 率 39%; (DMSO-d6) 1.88 - 2.15 (m, 4H), 3.35 - 3.50 (m, 2H)
, 4.40 - 4.15 (m, 3H), 4.23 - 4.30 (m, 1H), 4.37 - 4.44 (m, 1H), 4.62 (t, 1H), 5
.30 (s, 1H), 7.28 (d, 1H), 7.38 (ddd, 1H), 7.52 (d, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.73 (d, 
1H), 7.79 (dd, 1H), 7.89 (dt, 1H), 7.98 (d, 1H), 8.70 (d, 1H), 8.50 (s, 1H), 8.6
0 (dt, 1H);  MH +  520。
【 ０ ２ ４ ３ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(2S)-
ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル お よ び (2S)-2-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ
ン 酸 t-ブ チ ル を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） を 繰 り 返 し 、 (2S)-2-{
[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 白 色
固 体 と し て 90%の 収 率 で 得 た ;  MH +  364。
【 ０ ２ ４ ４ 】
　 次 い で (2S)-2-{[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン
酸 t-ブ チ ル を 、 実 施 例 １ に 記 載 し た も の と 同 じ 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） で 3-ク ロ ロ -4-(ピ
リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン と 反 応 さ せ て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ
シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(2S)-ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 20%の 収 率 で
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得 た ;  MH +  462。
【 ０ ２ ４ ５ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({(2S)-1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
ア セ チ ル ]ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル }メ ト キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ２ ４ ６ 】
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ７ 】
　 N,N-ジ メ チ ル グ リ シ ン お よ び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[
(2S)-ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法
を 繰 り 返 し た 。 収 率 22%; (DMSO-d6) 1.88 - 2.17 (m, 4H), 2.22 (s, 6H),
 3.09 (dd, 2H), 3.47 - 3.65 (m, 2H), 4.13 (dd, 1H), 4.24 (dd, 1H), 4.34 - 4.42 (
m, 1H), 5.30 (s, 2H), 7.27 (d, 1H), 7.38 (dd, 1H), 7.51 (dd, 1H), 7.60 (d, 1H), 
7.72 (d, 1H), 7.82 (dd, 1H), 7.89 (dt, 1H), 8.04 (d, 1H), 8.09 (d, 1H), 8.51 (s,
 1H), 8.61 (d, 1H), 9.53 (s, 1H);  MH +  547。
【 ０ ２ ４ ８ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(2S)-
ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 、 実 施 例 ２ の 記 載 （ 出 発 物 質 の 製 造
） に 従 っ て 製 造 し た 。
【 ０ ２ ４ ９ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({(3S)-1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ２ ５ ０ 】
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ １ 】
　 N,N-ジ メ チ ル グ リ シ ン お よ び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[
(3S)-ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 を
繰 り 返 し た 。 収 率 44%; (DMSO-d6) 1.52 - 1.63 (m, 1H), 1.80 - 1.97 (m,
 1H), 1.65 - 1.79 (m, 1H), 2.03 - 2.17 (m, 1H), 2.81 (s, 3H), 2.83 (s, 3H), 3.42
 - 3.52 (m, 1H), 3.53 - 3.59 (m, 1H), 3.67 - 3.82 (m, 1H), 4.15 (dt, 1H), 4.37 (
ddd, 1H), 4.71 (dd, 1H), 5.09 (dt, 1H), 5.40 (s, 2H), 7.37 (d, 1H), 7.49 (dd, 1H
), 7.68 - 7.81 (d + m, 3H), 7.94 - 8.05 (m, 3H), 8.67 (d, 1H), 8.85 - 8.90 (m, 1
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H), 9.02 - 9.05 (m, 1H), 9.57 - 9.69 (m, 1H) and 12.20 (s, 1H), 12.36; 
 MH + 547。

【 ０ ２ ５ ２ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(3S)-
ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル お よ び (3R)-3-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ
チ ル を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） を 繰 り 返 し 、 (3S)-3-[(4-ク ロ
ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 白 色 固 体 と し て 3%の 収
率 で 得 た ;  MH +  364。
【 ０ ２ ５ ３ 】
　 次 い で (3S)-3-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ
ル を 、 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） で 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト
キ シ )ア ニ リ ン と 反 応 さ せ て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(
3S)-ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 42%の 収 率 で 得 た ; 
 MH +  462。
【 ０ ２ ５ ４ 】
　
　 2-{(3S)-3-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン
-6-イ ル )オ キ シ ]ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ２ ５ ５ 】
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ６ 】
　 グ リ コ ー ル 酸 お よ び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(3S)-ピ
ロ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返
し た 。 収 率 14%;  (DMSO-d6) 2.11 - 2.35 (m, 2H), 3.42 - 3.57 (m, 1H),
 3.59 - 3.84 (m + dd, 3H), 4.01 (t, 1H), 4.07 (d, 1H), 4.60 (dt, 1H), 5.27 (d, 1
H), 5.31 (s, 2H), 7.29 (s, 1H), 7.38 (ddd, 1H), 7.51 - 7.57 (m, 1H), 7.60 (d, 1H
), 7.69 - 7.78 (m, 2H), 7.88 (dd, 1H), 7.92 (dd, 1H), 7.98 - 8.02 (m, 1H), 8.50 
(d, 1H), 8.59 - 8.62 (m, 1H), 9.58 (m, 1H);  MH +  506。
【 ０ ２ ５ ７ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(3S)-
ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル お よ び (3R)-3-ヒ ド ロ キ シ ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ
チ ル を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） を 繰 り 返 し 、 (3S)-3-[(4-ク ロ
ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 白 色 固 体 と し て 90%の
収 率 で 得 た ;  MH +  350。
【 ０ ２ ５ ８ 】
　 (3S)-3-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 、
実 施 例 １ に 記 載 し た も の と 同 じ 方 法 （ 出 発 物 質 の 製 造 ） で 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル
メ ト キ シ )ア ニ リ ン と 反 応 さ せ て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-
6-[(3S)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 40%の 収 率 で 得 た ; 

 MH +  462。
【 ０ ２ ５ ９ 】
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　 2-{(3S)-3-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン
-6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ２ ６ ０ 】
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ １ 】
　 グ リ コ ー ル 酸 お よ び N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(3S)-ピ
ペ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 １ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返
し た 。 収 率 21%; (DMSO-d6) 1.49 - 1.65 (m, 1H), 1.70 - 1.94 (m, 2H), 
2.00 - 2.15 (m, 1H), 3.35 - 3.58 (m, 2H), 3.59 - 4.20 (m, 3H), 3.80 - 3.95 (m, 1
H), 4.50 - 4.78 (m, 2H), 5.34 (m, 2H), 7.32 (m, 1H), 7.35 - 7.40 (m, 1H), 7.50 -
 7.55 (m, 1H), 7.56 - 7.63 (m, 1H), 7.68 - 7.80 (m, 2H), 8.85 - 8.05 (m, 3H), 8.
52 (s, 1H), 8.62 (d, 1H), 9.58 (s, 1H);  MH +  520。
【 ０ ２ ６ ２ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-[(3S)-
ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 、 実 施 例 ４ の 記 載 （ 出 発 物 質 の 製 造 ）
に 従 っ て 製 造 し た 。
【 ０ ２ ６ ３ 】
　
　 N-{3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア
セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ２ ６ ４ 】
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ５ 】
　 ク ロ ロ ア セ チ ル ク ロ リ ド (42μ l, 0.52 mmol)を 、 N-{3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル
)オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-[(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (250 mg, 0.52 
mmol)お よ び N,N-ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (0.11 ml, 0.63 mmol)の 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン (
4 ml)中 に お け る 氷 冷 混 合 物 に 添 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し 、 次 い で ジ オ キ サ
ン 中 の 3Mジ メ チ ル ア ミ ン (0.52 ml, 1.56 mmol)を 添 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で 2時 間 撹 拌 し
、 次 い で ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 に 希 釈 し た 。 有 機 層 を 水 で 洗 浄 し 、 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ
せ た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 :
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 ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 、 3%か ら 5%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 表 題 化
合 物 を 白 色 固 体 と し て 得 た (170 mg, 58%); : (CDCl 3 ) 1.8-2.0 (m, 4H), 2
.26 (s, 6H), 3.13 (m, 2H), 3.5-3.7 (m, 2H), 3.8-3.9 (m, 2H), 4.69 (m, 1H), 5.16 
(s, 2H), 6.97 (d, 1H), 7.02 (m, 1H), 7.24 (m, 2H), 7.35 (m, 2H), 7.47 (m, 1H), 7
.56 (m, 1H), 7.73 (s, 1H), 7.79 (s, 1H), 7.86 (d, 1H), 8.67 (s, 1H); 

: MH +  564。
【 ０ ２ ６ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-{3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-[(ピ
ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 エ ー テ ル 中 の 2.6 M塩 化 水 素 (10 ml, 26 mmol)を 、 4-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ
キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (2.25 g, 6.45 mmol, 実 施 例 １ 、 出 発 物 質 の 製 造
の 記 載 に 従 っ て 製 造 )お よ び 3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]ア ニ リ ン (1.6 g ,
 6.45 mmol, 国 際 特 許 出 願  WO 03/40108, ア ス ト ラ ゼ ネ カ , 参 考 例 8.1)の 、 ア セ ト ニ ト リ
ル (50 ml)中 に お け る 溶 液 に 添 加 し た 。 混 合 物 を 70℃ に 2時 間 加 熱 し 、 室 温 に 冷 却 し た 。 混
合 物 を 真 空 濃 縮 し 、 水 と ジ ク ロ ロ メ タ ン の 間 で 分 配 し た 。 こ の 溶 液 を ア ン モ ニ ア 水 の 添 加
に よ り pH 11の 酸 性 に し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン で 2回 抽 出 し た 。 有 機 層 を 合 わ せ て 水 で 洗 浄 し 、
硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 10%メ タ ノ ー ル 、 次 い で ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 10%か
ら 15%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 N-{3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ
ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-[(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (6
20 mg, 22%). : (DMSO d 6 ) 1.53 (m, 2H), 2.00 (m, 2H), 2.63 (m, 2H), 
2.99 (m, 2H), 4.64 (m, 1H), 5.26 (s, 2H), 7.19 (m, 1H), 7.27-7.34 (m, 3H), 7.47 
(m, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.70 (m, 2H), 7.90 (s, 1H), 7.98 (s, 1H), 8.47 (s, 1H), 9
.54 (s, 1H); : MH +  479。
【 ０ ２ ６ ７ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ
ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ２ ６ ８ 】
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ９ 】
　 実 施 例 ７ の 方 法 を 繰 り 返 し 、 た だ し N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ
ル ]-6-[(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (97 mg, 0.21 mmol, 実 施 例 １
、 出 発 物 質 の 製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 )を 用 い て 、 表 題 化 合 物 を 得 た (29 mg, 26%); 

: (CDCl 3 ) 1.7-2.0 (m, 4H), 2.24 (s, 6H), 3.11 (m, 2H), 3.45-3.75 (m, 2H)
, 3.7-3.85 (m, 2H), 4.65 (m, 1H), 5.27 (s, 2H), 6.98 (d, 1H), 7.25 (m, 1H), 7.44
 (d, 1H), 7.52 (m, 2H), 7.64 (d, 1H), 7.7-7.9 (m, 3H), 8.35 (br s, 1H), 8.58 (br
 d, 1H), 8.65 (s, 1H); : MH +  547。
【 ０ ２ ７ ０ 】
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　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ
ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ２ ７ １ 】
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ２ 】
　 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 中 の 5N塩 化 水 素 (63μ l, 0.31 mmol)を 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル (1 ml)中 の
4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン (100
 mg, 0.29 mmol)、 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (68 mg, 0.29 mmol)
に 添 加 し た 。 混 合 物 を 80℃ で 90分 間 撹 拌 し た 。 冷 却 後 、 沈 殿 を 濾 過 し 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル
で す す ぎ 、 調 製 用 HPLC-MSシ ス テ ム の HPLCカ ラ ム (C18, 5ミ ク ロ ン , 直 径 19 mm, 長 さ 100 m
m)上 、 水 (5%の メ タ ノ ー ル お よ び 1%の 酢 酸 を 含 有 )と ア セ ト ニ ト リ ル （ 勾 配 ） の 混 合 物 で 溶
離 し て 精 製 し た 。 真 空 濃 縮 し た 後 、 残 留 物 を ア ン モ ニ ア 水 と ジ ク ロ ロ メ タ ン の 間 で 分 配 し
た 。 有 機 層 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ 、 濃 縮 し て 、 表 題 化 合 物 を 固 体 と し て 得 た (59 
mg, 37%); : (CDCl 3 ) 1.8-2.0 (m, 4H), 2.28 (s, 6H), 3.13 (s, 2H), 3.
4-3.7 (m, 2H), 3.8-3.9 (m, 2H), 4.76 (m, 1H), 5.32 (s, 2H), 7.06 (d, 1H), 7.43 (
d, 1H), 7.73 (m, 2H), 7.82 (m, 2H), 8.57 (s, 2H), 8.62 (s, 1H), 8.92 (s, 1H), 8.
97 (s, 1H); : MH +  548。
【 ０ ２ ７ ３ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 下 記 に 従 っ て
製 造 し た ：
　 粉 末 状 水 酸 化 カ リ ウ ム (3.4 g, 60 mmol)を 、 2-ク ロ ロ -1-フ ル オ ロ -4-ニ ト ロ ベ ン ゼ ン (1
0.5 g, 60 mmol)お よ び ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ タ ノ ー ル (6.6 g, 60 mmol; Maury G. et al., 
Bull. Soc. Chem. Belg. 1982, 91, 153)の 混 合 物 に 添 加 し た 。 臭 化 テ ト ラ ブ チ ル ア ン モ
ニ ウ ム (50 mg)を 添 加 し 、 混 合 物 を 80℃ に １ 時 間 加 熱 し 、 室 温 に 冷 却 し た 。 残 留 物 を ジ ク
ロ ロ メ タ ン に 溶 解 し 、 水 で 洗 浄 し 、 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後
、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 の 5% 酢 酸 エ
チ ル )に よ り 精 製 し て 、 2-[(2-ク ロ ロ -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )オ キ シ メ チ ル ]ピ ラ ジ ン (6.4 g, 
40%)を 黄 色 固 体 と し て 得 た ; : (CDCl 3 ) 5.41 (s, 2H), 7.14 (d, 1H), 8.1
8 (dd, 1H), 8.35 (d, 1H), 8.61 (d, 2H), 8.94 (s, 1H)。
【 ０ ２ ７ ４ 】
　 2-[(2-ク ロ ロ -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )オ キ シ メ チ ル ]ピ ラ ジ ン (6.4 g, 24 mmol)お よ び 酸 化
白 金 (400 mg)の 、 酢 酸 エ チ ル 中 に お け る 混 合 物 を 、 室 温 で 水 素 （ 大 気 圧 ） 下 に 2時 間 撹 拌
し た 。 触 媒 を 濾 過 し 、 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ
フ ィ ー (溶 離 剤 : 石 油 エ ー テ ル 中 の 60% 酢 酸 エ チ ル )に よ り 精 製 し て 、 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ
ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 得 た (5 g, 90%); : (CDCl 3 ) 3.53 (s br, 2
H), 5.20 (s, 2H), 6.53 (dd, 1H), 6.78 (d, 1H), 6.84 (d, 1H), 8.54 (s, 2H), 8.95 
(s, 1H)。
【 ０ ２ ７ ５ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン は 、 下 記 の 別 法
に よ り 製 造 す る こ と も で き る ：
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　 ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ タ ノ ー ル (1.5 g)を DMA (25 ml)に 溶 解 し 、 こ の 溶 液 を 0℃ に 冷 却 し た
。 油 中 の 60%水 素 化 ナ ト リ ウ ム 分 散 液 (0.6 g)を 少 量 ず つ 添 加 し 、 混 合 物 を 0℃ で 10分 間 撹
拌 し た 。 3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ ニ ト ロ ベ ン ゼ ン (2.18 g)の 、 DMA (25 ml)中 に お け る 溶 液 を
、 15分 間 か け て 添 加 し 、 反 応 混 合 物 を 室 温 に 高 め 、 3時 間 撹 拌 し た 。 飽 和 塩 化 ア ン モ ニ ウ
ム (100 ml)を 添 加 し 、 沈 殿 し た 固 体 を 濾 別 し 、 50%酢 酸 エ チ ル ／ イ ソ ヘ キ サ ン で 溶 離 す る
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し た 。 適 切 な 画 分 を 濃 縮 し て 、 3-ク ロ ロ -4-(2-ピ ラ ジ ニ ル
メ ト キ シ )ニ ト ロ ベ ン ゼ ン を 褐 色 固 体 と し て 得 た (1.25 g, 38%)。
【 ０ ２ ７ ６ 】
　 3-ク ロ ロ -4-(2-ピ ラ ジ ニ ル メ ト キ シ )ニ ト ロ ベ ン ゼ ン (1.25 g)の 、 酢 酸 エ チ ル (100 ml)
中 に お け る 溶 液 を 、 カ ー ボ ン 上 10%パ ラ ジ ウ ム (400 mg)に よ り 周 囲 温 度 で 一 夜 、 接 触 水 素
化 し た 。 反 応 混 合 物 を ケ イ ソ ウ 土 で 濾 過 し 、 濾 液 を 濃 縮 し て 、 3-ク ロ ロ -4-(2-ピ ラ ジ ニ ル
メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 黄 色 固 体 と し て 得 た (1.03 g, 94%)。
【 ０ ２ ７ ７ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル
}オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 ク ロ ロ ア セ チ ル ク ロ リ ド (1.2 ml, 15 mol)を 、 4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン (1 g, 10 mmol)
の 、 酢 酸 エ チ ル (150 ml)お よ び 飽 和 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 (75 ml)中 に お け る 二 層 溶 液 に
滴 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で 2時 間 撹 拌 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ
せ 、 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後 、 1-ク ロ ロ ア セ チ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン (1.5 g, 84%)を 得
た ; : MH +  178。
【 ０ ２ ７ ８ 】
　 1-ク ロ ロ ア セ チ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン (1.5g, 8.4 mmol)お よ び THF中 の 2Mジ メ チ ル
ア ミ ン (13 ml, 25.3 mmol)を 、 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し た 。 混 合 物 を ジ エ チ ル エ ー テ ル で 希 釈
し た 。 濾 過 し た 後 、 こ の エ ー テ ル 溶 液 を 真 空 蒸 発 さ せ る と 、 1-ジ メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル -4
-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン (1.45 g, 93%)が 油 と し て 得 ら れ 、 こ れ は 凝 固 し た ; 
: MH +  187。

【 ０ ２ ７ ９ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン (40 ml)中 の 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル (900 mg, 4.8 mmol)を 、 ト リ
フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン (1.6 g, 6 mmol)、 1-ジ メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ
ン (900 mg, 4.8 mmol)お よ び ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -t-ブ チ ル (1.4 g, 6 mmol)で 処 理 し 、 窒
素 下 で 20時 間 撹 拌 し た 。 溶 離 剤 と し て ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 0%か ら 2%ま で の メ タ ノ ー ル 性 ア ン
モ ニ ア を 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り こ の 溶 液 を 精 製 し て 、 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ
チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン (1.09 g, 78%)を 白 色 固 体 と
し て 得 た ;  MH +  349。
【 ０ ２ ８ ０ 】
　
　 実 施 例 ９ に 記 載 し た も の と 同 様 な 方 法 で 、 適 切 な 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン を 、 IPAお よ び 塩
化 水 素 中 の 適 切 な ア ミ ン と 反 応 さ せ 、 た だ し ア ニ リ ン と の 反 応 後 、 生 成 物 を 単 離 し 、 IPA
お よ び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し て 、 表 Ｉ に 示 す 化 合 物 を 塩 酸 塩 と し て 得 た 。
【 ０ ２ ８ １ 】
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【 表 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ２ 】
　 　
　 [1]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-{4-[(3-フ ル オ
ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (129 mg, 75%); 

: (DMSO d 6 ) 1.64 (m, 1H), 1.74 (m, 1H), 2.09 (m, 1H), 2.16 (m, 1H), 2.83 (
s, 6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.60 (m, 1H), 3.81 (s, 3H), 3.99 (m, 1H), 4.34 (s, 2H)
, 5.15 (m, 1H), 5.18 (s, 2H), 7.12 (d, 1H), 7.18 (m, 1H), 7.31 (m, 3H), 7.46 (m,
 2H), 7.72 (d, 1H), 7.89 (d, 1H), 8.73 (s, 1H), 8.80 (s, 1H), 9.59 (m, 1H); 

: MH +  560。
【 ０ ２ ８ ３ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]-3-メ ト キ シ ア ニ リ ン を 、 WO 99
/35146, p.64に 記 載 さ れ た 方 法 で 製 造 し た ;  MH +  248。
　 [2]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-[4-(ピ リ ジ ン -
2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (116 mg, 71%); : (DMSO d

6 ) 1.64 (m, 1H), 1.74 (m, 1H), 2.09 (m, 1H), 2.17 (m, 1H), 2.83 (s, 6H), 3.2-3.4
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5 (m, 2H), 3.60 (m, 1H), 3.99 (m, 1H), 4.34 (s, 2H), 5.15 (m, 1H), 5.26 (s, 2H),
 7.12 (d, 2H), 7.39 (m, 1H), 7.58 (m, 1H), 7.62 (m, 2H), 7.72 (d, 1H), 7.89 (m, 
2H), 8.62 (m, 1H), 8.75 (s, 1H), 8.80 (s, 1H), 9.6 (m, 1H); : MH +  
513。
【 ０ ２ ８ ４ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 、 Bromidge S. et al.,
 Bioorg. Med. Chem. Lett. 2000, 10, 1867に 記 載 さ れ た 方 法 で 製 造 し た 。
　 [3]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-[3-メ ト キ シ -4
-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (135 mg, 78%); 
: (DMSO d 6 ) 1.65 (m, 1H), 1.76 (m, 1H), 2.08 (m, 1H), 2.15 (m, 1H), 2.83 (s, 6

H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.58 (m, 1H), 3.82 (s, 3H), 3.97 (m, 1H), 4.33 (s, 2H), 5.
09 (m, 1H), 5.22 (s, 2H), 7.13 (d, 2H), 7.30 (d, 1H), 7.38 (m, 1H), 7.47 (s, 1H)
, 7.57 (d, 1H), 7.72 (d, 1H), 7.87 (m, 2H), 8.60 (s, 1H), 8.79 (s, 1H), 9.55 (m,
 1H); : MH +  543。
【 ０ ２ ８ ５ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 3-メ ト キ シ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 下 記 に 従 っ
て 製 造 し た ：
　 無 水 DMF(80 ml)中 の 2-ピ コ リ ル ク ロ リ ド 塩 酸 塩 (5.2 g, 32 mmol)を 、 2-メ ト キ シ -4-ニ
ト ロ フ ェ ノ ー ル (4.9 g, 29 mmol)お よ び 炭 酸 カ リ ウ ム (11.9 g, 86 mmol)の 懸 濁 液 に 添 加
し た 。 混 合 物 を 100℃ で 3時 間 撹 拌 し 、 室 温 に 冷 却 し 、 水 に 注 入 し た 。 生 成 し た 沈 殿 を 濾 過
し 、 水 お よ び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 高 真 空 下 で 乾 燥 さ せ て 、 2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ -
1-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ベ ン ゼ ン を 得 た (7 g, 93%); : MH +  261。
【 ０ ２ ８ ６ 】
　 12N塩 酸 (8 ml)、 次 い で 塩 化 ス ズ (II)(8 g, 42 mmol)を 、 2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ -1-(ピ リ
ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ベ ン ゼ ン (2.3 g, 9 mmol)の 、 メ タ ノ ー ル (35 ml)中 に お け る 溶 液 に
添 加 し た 。 混 合 物 を 95℃ に 5時 間 加 熱 し た 。 冷 却 し た 反 応 混 合 物 を 水 で 希 釈 し 、 固 体 炭 酸
カ リ ウ ム で 中 和 し た 。 急 速 撹 拌 し な が ら 酢 酸 エ チ ル を 添 加 し た 。 得 ら れ た 混 合 物 を セ ラ イ
ト の パ ッ ド に よ り 濾 過 し た 。 濾 液 を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、
硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ 、 減 圧 濃 縮 し て 、 3-メ ト キ シ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )
ア ニ リ ン (1.46 g, 70%)を 褐 色 の 油 と し て 得 た ; : MH +  231。
【 ０ ２ ８ ７ 】
　 [4]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-{4-[(3-フ ル オ
ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (106 mg, 71%); 

: (DMSO d 6 ) 1.64 (m, 1H), 1.77 (m, 1H), 2.08-2.17 (m, 2H), 2.82 (s, 6H), 3
.1-3.3 (m, 2H), 3.57 (m, 1H), 3.97 (m, 1H), 3.98 (s, 3H), 4.33 (s, 2H), 5.17 (m,
 1H), 5.19 (s, 2H), 7.12 (d, 2H), 7.19 (m, 1H), 7.32 (m, 3H), 7.45 (m, 1H), 7.63
 (d, 2H), 8.72 (s, 1H), 8.75 (s, 1H), 9.57 (m 1H); : MH +  560。
【 ０ ２ ８ ８ 】
　 4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )ア ニ リ ン を WO 98/02434, p.45に 記 載 さ れ た 方 法 で 製 造
し た 。
　 出 発 物 質 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-
メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 酢 酸 4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル (WO 01/66099の 例 25-5の 記 載 に 従 っ て 製 造
, 10.1 g, 40 mmol)の 、 6Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア (200 ml)中 に お け る 懸 濁 液 を 、 室 温 で
90分 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 水 を 添 加 し 、 得 ら れ た 懸 濁 液 を 濾 過 し た 。 得 ら
れ た 固 体 を 水 、 エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 高 真 空 下 で 五 酸 化 リ ン の 存 在 下 に 乾 燥 さ せ て 、 4-ク ロ
ロ -7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル を 得 た (7.9 g, 94%); : (DMSO d 6 ) 4.0
2 (s, 3H), 7.40 (s, 1H), 7.43 (s, 1H), 8.81 (s, 1H)。
【 ０ ２ ８ ９ 】
　 ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -t-ブ チ ル (759 mg, 3.3 mmol)を 少 量 ず つ 、 4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ
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ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル (462 mg, 2.2 mmol)、 1-ジ メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ
ジ ン (490 mg, 2.6 mmol, 実 施 例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 )お よ び ト リ フ ェ
ニ ル ホ ス フ ィ ン (865 mg, 3.3 mmol)の 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン (20 ml)中 に お け る 氷 冷 溶 液 に 添
加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル
上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 、 0%か ら 2%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性
ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4
-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン を 得 た (804 mg, 94%); : (CDCl 3 ) 1.
90-2.15 (m, 4H), 2.29 (s, 6H), 3.15 (s, 2H), 3.60-3.70 (m, 2H), 3.90 (m, 2H), 4.
05 (s, 3H), 4.81 (m, 1H), 7.36 (s, 1H), 7.45 (s, 1H), 8.87 (s, 1H); 
: MH +  379。

【 ０ ２ ９ ０ 】
　 [5]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-{4-[(3-フ ル オ
ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (110 mg, 70%
); : (DMSO d 6 ) 1.64 (m, 1H), 1.77 (m, 1H), 2.08-2.17 (m, 2H), 2.82 
(s, 6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.57 (m, 1H), 3.81 (s, 3H), 3.97 (m, 1H), 3.99 (s, 3H
), 4.33 (s, 2H), 5.13 (m, 1H), 5.17 (s, 2H), 7.11 (d, 2H), 7.19 (m, 1H), 7.25-7.
32 (m, 3H), 7.46 (m, 2H), 8.64 (s, 1H), 8.72 (s, 1H), 9.56 (m, 1H); 
: MH +  590。

【 ０ ２ ９ １ 】
　 [6]　 N-{3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ
ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (116mg, 73%);
 : (DMSO d 6 ) 1.65 (m, 1H), 1.77 (m, 1H), 2.08-2.17 (m, 2H), 2.82 (s
, 6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.57 (m, 1H), 3.97 (m, 1H), 3.99 (s, 3H), 4.33 (s, 2H),
 5.12 (m, 1H), 5.30 (s, 2H), 7.19 (m, 1H), 7.33 (m, 4H), 7.48 (m, 1H), 7.70 (m, 
1H), 7.92 (s, 1H), 8.66 (m, 1H), 8.79 (s, 1H), 9.54 (m, 1H); : MH +

 594。
【 ０ ２ ９ ２ 】
　 出 発 物 質 3-ク ロ ロ -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]ア ニ リ ン を 実 施 例 ７ 、 出 発 物 質 の
製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 し た 。
　 [7]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ -N-[4
-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (110 mg, 75%); 
: (DMSO d 6 ) 1.63 (m, 1H), 1.76 (m, 1H), 2.08-2.17 (m, 2H), 2.83 (s, 6H), 3.2-3

.45 (m, 2H), 3.58 (m, 1H), 3.98 (s, 3H), 4.01 (m, 1H), 4.34 (s, 2H), 5.20 (m, 1H
), 5.24 (s, 2H), 7.12 (d, 2H), 7.38 (m, 2H), 7.56 (d, 1H), 7.65 (d, 2H), 7.88 (m
, 1H), 8.61 (d, 1H), 8.75 (s, 1H), 8.82 (m, 1H), 9.60 (m, 1H); : M
H +  543。
【 ０ ２ ９ ３ 】
　 [8]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ -N-[3
-メ ト キ シ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (120 mg, 78%); 

: (DMSO d 6 ) 1.65 (m, 1H), 1.77 (m, 1H), 2.08-2.17 (m, 2H), 2.83 (s,
 6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.57 (m, 1H), 3.81 (s, 3H), 3.99 (s, 3H), 4.00 (m, 1H), 
4.33 (s, 2H), 5.14 (m, 1H), 5.22 (s, 2H), 7.11 (d, 1H), 7.26 (d, 1H), 7.33 (s, 1
H), 7.38 (m, 1H), 7.45 (s, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.88 (m, 1H), 8.60 (d, 1H), 8.67 (
s, 1H), 8.76 (s, 1H), 9.60 (m, 1H); : MH +  573。
【 ０ ２ ９ ４ 】
　 [9]　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (107 mg, 69%); 

: (DMSO d 6 ) 1.63 (m, 1H), 1.76 (m, 1H), 2.08-2.18 (m, 2H), 2.83 (s, 
6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.58 (m, 1H), 3.99 (s, 3H), 4.02 (m, 1H), 4.33 (s, 2H), 5
.20 (m, 1H), 5.34 (s, 2H), 7.34 (m, 2H), 7.39 (m, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.71 (dd, 1
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H), 7.90 (m, 1H), 7.95 (s, 1H), 8.62 (d, 1H), 8.81(s, 2H), 9.57 (m, 1H); 
: MH +  577。

【 ０ ２ ９ ５ 】
　 出 発 物 質 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 実 施 例 １ 、 出 発 物 質 の 製 造
の 記 載 に 従 っ て 製 造 し た 。
　 [10]　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (120 mg, 78%); 

: (DMSO d 6 ) 1.63 (m, 1H), 1.76 (m, 1H), 2.08-2.18 (m, 2H), 2.83 (s, 
6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.59 (m, 1H), 3.99 (s, 3H), 4.02 (m, 1H), 4.33 (s, 2H), 5
.20 (m, 1H), 5.43 (s, 2H), 7.35 (s, 1H), 7.40 (d, 1H), 7.75 (d, 1H), 7.97 (s, 1H
), 8.67 (s, 1H), 8.71 (s, 1H), 8.81(s, 2H), 8.87 (s, 1H), 9.57 (m 1H); 

: MH +  578。
【 ０ ２ ９ ６ 】
　 出 発 物 質 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 実 施 例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造
の 記 載 に 従 っ て 製 造 し た 。
　 [11]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ -N-[
4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (63 mg, 65%); 
: (DMSO d 6 ) 1.66 (m, 1H), 1.78 (m, 1H), 2.08-2.18 (m, 2H), 2.83 (s, 6H), 3.2-3

.45 (m, 2H), 3.59 (m, 1H), 3.95 (m, 1H), 3.99 (s, 3H), 4.32 (s, 2H), 5.10 (m, 1H
), 5.33 (s, 2H), 7.17 (d, 2H), 7.31 (s, 1H), 7.63 (d, 2H), 8.61(s br, 1H), 8.66 
(s, 1H), 8.70 (s, 1H), 8.75 (s, 1H), 8.85 (s, 1H), 9.55 (m, 1H); :
 MH +  544。
【 ０ ２ ９ ７ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 、 実 施 例 ９ に 3-ク ロ ロ -
4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン に つ い て 記 載 し た も の と 同 様 な 方 法 で 製 造 し た ： 4
-フ ル オ ロ -1-ニ ト ロ ベ ン ゼ ン と ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ タ ノ ー ル を 反 応 さ せ て 、 2-(4-ニ ト ロ フ
ェ ノ キ シ メ チ ル )ピ ラ ジ ン を 得 た [(100 mg, 43%); : (CDCl 3 ) 5.34 (s, 2H)
, 7.10 (d, 2H), 8.24 (d, 2H), 8.60 (s, 2H), 8.82 (s, 1H)]。 次 い で こ れ を 減 圧 下 で
酸 化 白 金 触 媒 の 存 在 下 に 、 実 施 例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造 に 記 載 し た 方 法 に よ り 還 元 し て 、 4-
(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 得 た [73 mg, 85%, : MH +  202]。
【 ０ ２ ９ ８ 】
　 [12]　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-7-メ ト キ シ -N-[
3-メ ト キ シ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (71 mg, 61%); 

: (DMSO d 6 ) 1.65 (m, 1H), 1.77 (m, 1H), 2.08-2.18 (m, 2H), 2.83 (s,
 6H), 3.2-3.45 (m, 2H), 3.58 (m, 1H), 3.81 (s, 3H), 3.99 (s, 3H), 4.00 (m, 1H), 
4.33 (s, 2H), 5.16 (m, 1H), 5.30 (s, 2H), 7.17 (d, 1H), 7.29 (d, 1H), 7.34 (s, 1
H), 7.48 (s, 1H), 8.66-8.69 (m, 3H), 8.78 (s, 1H), 8.83 (s, 1H), 9.55 (m, 1H); 

: MH +  574。
【 ０ ２ ９ ９ 】
　 出 発 物 質 3-メ ト キ シ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 下 記 に よ り 得 た ：
　 ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -tブ チ ル (272 mg, 1.2 mmol)お よ び ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ タ ノ ー ル (13
0 mg, 1.2 mmol)を 順 に 、 2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ フ ェ ノ ー ル (200 mg, 1.2 mmol)お よ び ト リ
フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン (310 mg, 1.2 mmol)の 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン (6 ml)中 に お け る 氷 冷 混 合 物
に 添 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ
ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : 石 油 エ ー テ ル 中 、 10%:10%か ら 40%:40%ま で の 酢
酸 エ チ ル -ジ ク ロ ロ メ タ ン )に よ り 精 製 し て 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン オ キ シ ド を 含 有 す る
2-[(2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ )メ チ ル ]ピ ラ ジ ン を 得 た (282 mg): :
 MH +  262。
【 ０ ３ ０ ０ 】
　 2-[(2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ )メ チ ル ]ピ ラ ジ ン を 、 酸 化 白 金 の 存 在 下 で 、 実 施
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例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造 に 記 載 し た も の と 同 様 な 方 法 で 水 素 化 す る こ と に よ り 還 元 し て 、 3-
メ ト キ シ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 得 た (270mg, 62重 量 ％ の ト リ フ ェ ニ ル
ホ ス フ ィ ン オ キ シ ド を 含 有 ; 94%; : MH +  232)。
【 ０ ３ ０ １ 】
　
　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-[4-(3-フ ル オ ロ ベ ン
ジ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ０ ２ 】
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ ３ 】
　 ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -tブ チ ル (92 mg, 0.4 mmol)を 、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル
]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (84 mg, 0.
19 mmol)、 3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ア ル コ ー ル (26μ l, 0.24 mmol)お よ び ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ
ィ ン (104 mg, 0.4 mmol)の 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン (2 ml)中 に お け る 混 合 物 に 添 加 し た 。 １ 時 間
撹 拌 し た 後 、 ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -tブ チ ル (45 mg, 0.2 mmol)、 3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ア ル
コ ー ル (26μ l, 0.24 mmol)お よ び ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン (55 mg, 0.2 mmol)を 追 加 し て
、 反 応 を 完 了 さ せ た 。 １ 時 間 後 、 混 合 物 を 真 空 蒸 発 さ せ 、 シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ
フ ィ ー (溶 離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 2%の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 表 題
化 合 物 を 得 た (30 mg, 30%); : (CDCl 3 ) 1.90 (m, 2H), 2.02 (m, 2H), 2.2
9 (s, 6H), 3.14 (s, 2H), 3.60 (m, 1H), 3.68 (m, 1H), 3.86 (m, 2H), 4.70 (m, 1H),
 5.09 (s, 2H), 7.02 (m, 3H), 7.20 (m, 4H), 7.36 (dd, 1H), 7.47 (dd, 1H), 7.57 (d
, 2H), 7.87 (d, 1H), 8.65 (s, 1H); : MH +  530。
【 ０ ３ ０ ４ 】
　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ
ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン （
実 施 例 １ ０ 、 出 発 物 質 の 製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 ） を 、 実 施 例 １ ０ に 記 載 し た も の と 同 様
な 方 法 で IPAお よ び HCl中 の 4-ヒ ド ロ キ シ ア ニ リ ン と 反 応 さ せ て 、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ
)ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
を 二 塩 酸 塩 と し て 得 た 。 次 い で こ の 二 塩 酸 塩 を ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 5%の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン
モ ニ ア に 溶 解 し 、 濾 過 し 、 濾 液 を 蒸 発 さ せ 、 残 留 物 を ジ エ チ ル エ ー テ ル 中 で 摩 砕 処 理 し て
、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ
ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (86 mg, 62%); : MH +  422。
【 ０ ３ ０ ５ 】
　
　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-[3-メ ト キ シ -4-(ピ
ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ０ ６ 】
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【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ ７ 】
　 調 製 し た ば か り の メ タ ン ス ル ホ ン 酸 ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ チ ル (90 mg, 0.48 mmol; Piera 
et al., An. Quim., 1979, 75, 899に 記 載 の 方 法 に 従 っ て 製 造 )の 、 ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ
ド (2 ml)中 に お け る 溶 液 を 、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ
シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ -3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 (168 mg, 0.32 
mmol)お よ び 炭 酸 カ リ ウ ム (220 mg, 1.6 mmol)に 添 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で 18時 間 撹 拌 し
た 。 濾 過 し た 後 、 混 合 物 を 調 製 用 HPLC-MSシ ス テ ム の HPLCカ ラ ム (C18, 5ミ ク ロ ン , 直 径 19
 mm, 長 さ 100 mm)に 注 入 し 、 水 (5%の メ タ ノ ー ル お よ び 1%の 酢 酸 を 含 有 )と ア セ ト ニ ト リ ル
（ 勾 配 ） の 混 合 物 で 溶 離 し た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト
グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 5%の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、
表 題 化 合 物 を 遊 離 塩 基 と し て 得 た (17 mg, 10%); : (CDCl 3 ) 1.90 (m, 2H),
 2.02 (m, 2H), 2.29 (s, 6H), 3.14 (s, 2H), 3.60 (m, 1H), 3.67 (m, 1H), 3.85 (m, 
2H), 3.95 (s, 3H), 4.72 (m, 1H), 5.33 (s, 2H), 7.0-7.3 (m, 4H), 7.48 (m, 2H), 7.
88 (d, 1H), 8.56 (d, 2H), 8.67 (s, 1H), 8.90 (s, 1H); : MH +  544。
【 ０ ３ ０ ８ 】
　 出 発 物 質 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ
キ シ -3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン （
実 施 例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 ） を 、 実 施 例 １ ０ に 記 載 し た も の と 同 様 な
方 法 で IPAお よ び HCl中 の 4-ヒ ド ロ キ シ -3-メ ト キ シ ア ニ リ ン (Chem. Ber., 1897, 30, 2444
の 記 載 に 従 っ て 製 造 )と 反 応 さ せ 、 続 い て 単 離 し 、 IPAお よ び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し て
、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ -3-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 を 得 た (300 mg, 79%, : MH
+  452)。
【 ０ ３ ０ ９ 】
　
　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-[4-(ピ ラ ジ ン -2-イ
ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ １ ０ 】
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【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ １ 】
　 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ
ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 お よ び メ タ ン ス ル ホ ン 酸 ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ チ ル を 用
い て 実 施 例 １ ２ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 を 得 た (22 mg, 13%); 

: (CDCl 3 ) 1.89 (m, 2H), 2.02 (m, 2H), 2.29 (s, 6H), 3.14 (s, 2H), 3.61 (m, 1
H), 3.68 (m, 1H), 3.84 (m, 2H), 4.71 (m, 1H), 5.28 (s, 2H), 7.08 (d, 2H), 7.17 (
s, 1H), 7.20 (s, 1H), 7.47 (d, 1H), 7.61 (d, 2H), 7.87 (d, 1H), 8.57 (d, 2H), 8.
65 (s, 1H), 8.86 (s, 1H); : MH + 514。
【 ０ ３ １ ２ 】
　 出 発 物 質 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )-N-(4-ヒ ド ロ
キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ -6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン （
実 施 例 ９ 、 出 発 物 質 の 製 造 の 記 載 に 従 っ て 製 造 ） を 、 実 施 例 ９ に 記 載 し た も の と 同 様 な 方
法 で IPAお よ び HCl中 の 4-ヒ ド ロ キ シ -ア ニ リ ン と 反 応 さ せ 、 続 い て 単 離 し 、 IPAお よ び ジ エ
チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し て 、 6-({1-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル }オ キ シ
)-N-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン 二 塩 酸 塩 を 得 た (325 mg, 91%, 

: MH +  422)。
【 ０ ３ １ ３ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ロ
リ ジ ン -3-イ ル ]メ ト キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ １ ４ 】
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ５ 】
　 N,N-ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (628μ l)、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド (84μ l)お よ び N
-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル メ ト キ シ )キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (166 mg)の 、 DCM (5 ml)中 に お け る 混 合 物 を 、 一 夜 撹 拌 し た 。 こ の 溶
液 を 真 空 濃 縮 し 、 溶 離 剤 と し て 酢 酸 エ チ ル か ら DCM－ 5%メ タ ノ ー ル ま で を 用 い る ク ロ マ ト
グ ラ フ ィ ー に よ り 残 留 物 を 精 製 し て 、 表 題 化 合 物 を 白 色 固 体 と し て 得 た (85 mg, 44%); 

(DMSO-d6) 1.79 - 1.90 (m, 1H), 2.11 - 2.20 (m, 1H), 2.76 - 2.85 (m, 1
H), 2.94 (s, 3H), 3.14 - 3.20 (m, 2H), 3.37 - 3.45 (m, 1H), 3.50 - 3.55 (dd, 1H)
, 4.11 - 4.17 (dd, 1H), 4.18 - 4.23 (dd, 1H), 5.30 (s, 2H), 7.29 (d, 1H), 7.38 (
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dd, 1H), 7.53 (dd, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.72 (dd, 1H), 7.74 (d, 1H), 7.86 - 7.93 (
m, 2H), 8.00 (d, 1H), 8.50 ( s, 1H), 8.61 (d, 1H) and 9.57 (s, 1H); 
 MH +  540。

【 ０ ３ １ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ロ リ
ジ ン -3-イ ル メ ト キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル お よ び 3-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-
ブ チ ル を 用 い て 実 施 例 １ （ 出 発 物 質 の 製 造 ） に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 3-{[(4-ク ロ ロ
キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 白 色 固 体 と し て
収 率 46%で 得 た ;  MH +  364。
【 ０ ３ １ ７ 】
　 3-{[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル お
よ び 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 用 い て 実 施 例 １ （ 出 発 物 質 の 製 造
） に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(
ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル メ ト キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 収 率 56%で 得 た ;  MH +

 462。
【 ０ ３ １ ８ 】
　
　 2-{4-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-7-メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ １ ９ 】
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ２ ０ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ
ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (300 mg, 0.61 mmol)、 グ リ コ ー ル 酸 (46 mg, 0.61 mmol),
 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (0.21 ml, 1.22 mmol)お よ び HATU (278 mg, 0.73 mmol)の
、 ジ ク ロ ロ メ タ ン (10 ml)中 に お け る 懸 濁 液 を 、 室 温 で 撹 拌 し た 。 懸 濁 液 は １ 時 間 後 に 均
質 に な り 、 18時 間 の 撹 拌 後 に 沈 殿 が 生 成 し た 。 沈 殿 を 濾 過 し 、 高 真 空 下 で 乾 燥 さ せ て 、 表
題 化 合 物 (141 mg, 42%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; : (DMSO-d6) 1.74-1.65 (m
, 2H), 2.00 (m, 2H), 3.40 (m, 2H), 3.61 (m, 1H), 3.82 (m, 1H), 3.93 (s, 3H), 4.1
3 (d, 2H), 4.55 (m, 1H), 4.79 (m, 1H), 5.30 (s, 2H), 7.22 (s, 1H), 7.28 (d, 1H),
 7.37 (m, 1H), 7.59 (d, 1H), 7.67 (m, 1H), 7.94-7.87 (m, 3H), 8.45 (s, 1H), 8.60
 (d, 1H), 9.43 (s, 1H); : MH +  550。
【 ０ ３ ２ １ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ
シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (598 mg, 2.54 mmol)お よ び イ ソ プ ロ
パ ノ ー ル 中 の 5N塩 化 水 素 (0.5 ml, 2.5 mmol)を 、 メ タ ノ ー ル (10 ml)中 の 4-[(4-ク ロ ロ -7-
メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (1 g, 40 mmol; W
O 2003/082831の 例 16の 記 載 に 従 っ て 製 造 )に 添 加 し た 。 混 合 物 を 80℃ で 90分 間 撹 拌 し た 。
混 合 物 を 蒸 発 乾 固 し た 後 、 残 留 物 を DCM (25 ml)お よ び TFA (15 ml)に 溶 解 し た 。 混 合 物 を
室 温 で 90分 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ 、 残 留 物 を ト ル エ ン と 共 沸 さ せ た 。 メ タ ノ ー
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ル 中 の 7Nア ン モ ニ ア (5 ml)お よ び DCM (30 ml)を 添 加 し た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物
を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : DCM中 6%か ら 9%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア
ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト
キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (897 mg, 72%)を 淡 色 固 体 と し て
得 た ; : MH +  492。
【 ０ ３ ２ ２ 】
　
　 6-[(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ
)フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ２ ３ 】
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ２ ４ 】
　 無 水 酢 酸 (90μ l, 0.91 mmol)を 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]
-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (300 mg, 0.61 mmol)お
よ び 炭 酸 カ リ ウ ム (210 mg, 1.52 mmol)の 、 ア セ ト ン (10 ml)中 に お け る 懸 濁 液 に 滴 加 し た
。 混 合 物 を 室 温 で 90分 間 撹 拌 し た 。 固 体 を 濾 別 し た 。 メ タ ノ ー ル 中 の 7Nア ン モ ニ ア (5 ml)
を 添 加 し 、 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離
剤 : DCM中 2%か ら 5%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 表 題 化 合 物 (262 m
g, 80%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; : (CDCl 3 ) 2.0-1.7 (m, 4H), 2.12 (s, 3H
), 3.41 (m, 1H), 3.57 (m, 1H), 3.75 (m, 1H), 3.88 (m, 1H), 3.98 (s, 3H), 4.65 (m
, 1H), 5.28 (s, 2H), 6.99 (d, 1H), 7.25 (m, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.50 (d, 1H), 7.6
5 (d, 1H), 7.76 (m, 2H), 7.90 (m, 1H), 8.60 (m, 2H); : MH + 534。
【 ０ ３ ２ ５ 】
　
　 2-{4-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-7-メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ ２ ６ 】
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ２ ７ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ
ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (300 mg, 0.61 mmol)お よ び グ リ コ ー ル 酸 (46 mg, 0.61 mg
)を 用 い て 実 施 例 １ ５ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 (215 mg, 64%)を 淡 色 固 体 と
し て 得 た ; : (DMSO-d6) 1.73-1.67 (m, 2H), 2.01 (m, 2H), 3.40 (m, 2H)
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, 3.61 (m, 1H), 3.83 (m, 1H), 3.94 (s, 3H), 4.14 (d, 2H), 4.58 (m, 1H), 4.79 (m,
 1H), 5.38 (s, 2H), 7.22 (s, 1H), 7.34 (d, 1H), 7.70 (d, 1H), 7.93 (s, 1H), 7.96
 (s, 1H), 8.46 (s, 1H), 8.67 (s, 1H), 8.70 (s, 1H), 8.87 (s, 1H), 9.46 (m, 1H); 

: MH +  551。
【 ０ ３ ２ ８ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ
シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 、 4-[(4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ ナ
ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (1 g, 2.54 mmol)お よ び 3-ク ロ
ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (5.98 mg, 2.54 mmol)か ら 、 実 施 例 １ ５ 、 出 発
物 質 に 記 載 し た 経 路 で 製 造 し た (1.19 g, 95%); : MH +  493。
【 ０ ３ ２ ９ 】
　
　 6-[(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ
)フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ３ ０ 】
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ３ １ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ
ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (300 mg, 0.61 mmol)お よ び 無 水 酢 酸 (90μ l, 0.91 mmol)
を 用 い て 実 施 例 １ ６ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 (255 mg, 78%)を 淡 色 固 体 と
し て 得 た ; : (DMSO-d6) 1.63 (m, 1H), 1.73 (m, 1H), 1.96 (m, 1H), 2.0
4 (s, 3H), 2.05 (m, 1H), 3.40 (m, 2H), 3.70 (m, 1H), 3.81 (m, 1H), 3.94 (s, 3H),
 4.78 (m, 1H), 5.38 (s, 2H), 7.22 (s, 1H), 7.35 (d, 1H), 7.70 (d, 1H), 7.92 (s, 
1H), 7.96 (s, 1H), 8.46 (s, 1H), 8.67 (s, 1H), 8.70 (s, 1H), 8.87 (s, 1H), 9.42 
(m, 1H); : MH +  535。
【 ０ ３ ３ ２ 】
　
　 6-[(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ
)フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ３ ３ 】
【 化 ４ ０ 】
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【 ０ ３ ３ ４ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (250 mg, 0.54 mmol)お よ び 無 水 酢 酸 (77μ l, 0.81 mmol)を 用 い て 実 施
例 １ ６ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 (171 mg, 63%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; 

: (CDCl 3 ) 2.0-1.7 (m, 4H), 2.12 (s, 3H), 3.45 (m, 1H), 3.79-3.66 (m, 3
H), 4.70 (m, 1H), 5.29 (s, 2H), 7.00 (d, 1H), 7.26 (m, 1H), 7.39 (s, 1H), 7.46 (
d, 1H), 7.52 (d, 1H), 7.66 (d, 1H), 7.75 (dd, 1H), 7.81 (s, 1H), 7.87 (d, 1H), 8
.59 (s, 1H), 8.66 (s, 1H); : MH + 504。
【 ０ ３ ３ ５ 】
　
　 2-{4-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-イ
ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ ３ ６ 】
【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ３ ７ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (250 mg, 0.54 mmol)お よ び グ リ コ ー ル 酸 (41 mg, 0.54 mg)を 用 い て 実
施 例 １ ５ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 た だ し 反 応 終 了 時 に 反 応 混 合 物 を 5%炭 酸 水 素 ナ ト リ
ウ ム 水 溶 液 で 洗 浄 し 、 有 機 層 を MgSO 4 で 乾 燥 さ せ た 。 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ
カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : DCM中 5%か ら 7%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ
ア )に よ り 精 製 し て 、 表 題 化 合 物 (215 mg, 64%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; : (
CDCl 3  + 2滴 の DMSO-d6) 2.01-1.93 (m, 4H), 3.30 (m, 1H), 3.56 (m, 1H), 3.81 (m, 2H
), 4.21 (s, 2H), 4.86 (m, 1H), 5.33 (s, 2H), 7.08 (d, 1H), 7.43 (d, 1H), 7.86-7.
74 (m, 4H), 8.58 (s, 2H), 8.62 (s, 1H), 8.97 (s, 2H); : MH +  521。
【 ０ ３ ３ ８ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ
ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 、 4-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ
ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (1 g, 2.75 mmol)お よ び 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ
ト キ シ )ア ニ リ ン (757 mg, 2.75 mmol)か ら 、 実 施 例 １ ５ 、 出 発 物 質 に 記 載 し た 方 法 で 製 造
し た (1.19 g, 95%); : MH +  463。
【 ０ ３ ３ ９ 】
　
　 6-[(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ
)フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ４ ０ 】
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【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ４ １ 】
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (250 mg, 0.54 mmol)お よ び 無 水 酢 酸 (66μ l, 0.70 mmol)を 用 い て 実 施
例 １ ６ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 (208 mg, 76%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; 

: (CDCl 3 ) 2.0-1.7 (m, 4H), 2.12 (s, 3H), 3.45 (m, 1H), 3.75-3.65 (m, 3
H), 4.69 (m, 1H), 5.32 (s, 2H), 7.04 (d, 1H), 7.45 (m, 2H), 7.62 (d, 1H), 7.80 (
s, 1H), 7.86 (d, 1H), 8.19 (s br, 1H), 8.57 (s, 2H), 8.66 (s, 1H), 8.97 (s, 1H);
 : MH +  505。
【 ０ ３ ４ ２ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ
リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ４ ３ 】
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ４ ４ 】
　 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン (0.070 g)
お よ び 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (0.048 g)を 、 N,N-ジ イ ソ プ ロ ピ
ル エ チ ル ア ミ ン (0.101 ml)含 有 IPA (3 ml)中 で 4時 間 、 加 熱 還 流 し た 。 こ の 溶 液 を 冷 却 し
、 固 体 を 濾 別 し た 。 こ れ を ア セ ト ニ ト リ ル で 摩 砕 処 理 し て 、 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-
イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ
ン -4-ア ミ ン を 白 色 固 体 と し て 得 た (0.056 g, 53%);  M +  540。
【 ０ ３ ４ ５ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }
キ ナ ゾ リ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 キ ナ ゾ リ ン -4,6-ジ オ ー ル (3.46 g, J. Med. Chem., 1983, 26, 420の 記 載 に 従 っ て 製 造
)を 、 DMF (200 ml)中 、 0℃ で 、 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (油 中 60%) (0.85 g)に よ り 処 理 し 、 周 囲
温 度 で 2時 間 撹 拌 し た 。 塩 化 ピ バ ロ イ ル (3.82 g)を 0℃ で 添 加 し 、 混 合 物 を 一 夜 撹 拌 し た 。
こ の 溶 液 を EtOAcと 飽 和 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 の 間 で 分 配 し 、 有 機 層 を ブ ラ イ ン で 洗
浄 し 、 蒸 発 さ せ た 。 溶 離 剤 と し て 酢 酸 エ チ ル － イ ソ ヘ キ サ ン を 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー
に よ り 残 留 物 を 精 製 し て 、 ピ バ リ ン 酸 (6-ヒ ド ロ キ シ -4-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3(4H)-イ ル )メ
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チ ル を 得 た (1.21 g, 21%); (DMSO-d6) 1.14 (s, 9H), 5.93 (s, 2H), 7.26
 - 7.31 (m, 1H), 7.44 (d, 1H), 7.54 (d, 1H), 8.26 (s, 1H), 10.20 (s, 1H); 

 M + 276。
【 ０ ３ ４ ６ 】
　 ピ バ リ ン 酸 (6-ヒ ド ロ キ シ -4-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3(4H)-イ ル )メ チ ル (0.878 g)を 、 ト リ
フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン (0.96 g)お よ び 4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (0.74
 g)を 含 有 す る DCM (35 ml)中 で 、 DCM (5 ml)中 の ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (0.84 g)に よ
り 冷 却 下 で 処 理 し 、 混 合 物 を 一 夜 撹 拌 し た 。 溶 離 剤 と し て 酢 酸 エ チ ル － イ ソ ヘ キ サ ン を 用
い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 混 合 物 を 精 製 し て 、 4-[(3-{[(2,2-ジ メ チ ル プ ロ パ ノ イ ル )
オ キ シ ]メ チ ル }-4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ
ン 酸 t-ブ チ ル を 得 た (1.33 g, 91%);  M +  459。
【 ０ ３ ４ ７ 】
　 4-[(3-{[(2,2-ジ メ チ ル プ ロ パ ノ イ ル )オ キ シ ]メ チ ル }-4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ キ ナ ゾ リ
ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (1.26 g)を 、 ア セ ト ニ ト リ ル (20 ml
)中 で HCl (ジ オ キ サ ン 中 4.0M) (2.73 ml)に よ り 処 理 し 、 1.5時 間 撹 拌 し た 。 こ の 溶 液 を 蒸
発 さ せ 、 DCM (20 ml)に 溶 解 し た 。 ト リ エ チ ル ア ミ ン (0.76 ml)、 次 い で メ タ ン ス ル ホ ニ ル
ク ロ リ ド (0.27 ml)を 添 加 し 、 溶 液 を １ 時 間 撹 拌 し 、 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を メ タ ノ ー ル 中
の ア ン モ ニ ア (50 ml)に 溶 解 し 、 溶 液 を 一 夜 撹 拌 し た 。 混 合 物 を 蒸 発 さ せ 、 溶 離 剤 と し て
メ タ ノ ー ル － DCMを 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 残 留 物 を 精 製 し て 、 6-{[1-(メ チ ル ス
ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-オ ー ル を 得 た (0.60 g, 68%); 

 M +  323。
【 ０ ３ ４ ８ 】
　 6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-オ ー ル (0.60 g)を
、 塩 化 チ オ ニ ル (8 ml)中 で DMF (0.128 ml)に よ り 処 理 し 、 窒 素 下 で 2時 間 、 加 熱 還 流 し た
。 溶 液 を 蒸 発 さ せ 、 ト ル エ ン と 共 沸 さ せ て 、 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ
ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン を 得 た (0.747 g, 100%)。
【 ０ ３ ４ ９ 】
　
　 N-{3-エ チ ニ ル -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-{[1-(メ チ ル
ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ５ ０ 】
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ １ 】
　 N-{3-エ チ ニ ル -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン
-4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (0.052 g)を DCM (5 ml)に 懸 濁 し 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル
ク ロ リ ド (0.007 ml)を 添 加 し 、 周 囲 温 度 で 3時 間 撹 拌 し た 。 ト リ エ チ ル ア ミ ン (0.012 ml)
、 続 い て メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド (0.007 ml)を 添 加 し 、 周 囲 温 度 で さ ら に 20時 間 撹 拌 し
た 。 こ の 溶 液 を 濾 過 し 、 濾 液 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 調 製 用 HPLCに よ り 精 製 し て 、 N-{3-エ チ
ニ ル -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )
ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 白 色 固 体 と し て 得 た (0.0163 g, 31%);
  M +  577。
【 ０ ３ ５ ２ 】
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　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-{3-エ チ ニ ル -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-7-メ
ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 4-[(4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ
ル (0.122 g)お よ び 3-エ チ ニ ル -4-[(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]ア ニ リ ン (0.075 g, WO 2
003/04010の 参 考 例 30.1の 記 載 に 従 っ て 製 造 )を 、 エ ー テ ル 中 の 2.0 M HCl(2 ml)を 含 有 す
る IPA (5 ml)中 で 4時 間 、 加 熱 還 流 し た 。 こ の 溶 液 を 冷 却 し 、 固 体 を 濾 別 し て 、 表 題 化 合
物 を 得 た (0.116 g, 75%); (DMSO-d6) 1.9 (m, 2H), 2.3 (m, 2H), 3.2 (m,
 2H), 3.3 (m, 2H), 4.0 (s, 3H), 4.4 (s, 1H), 5.1 (m, 1H), 5.3 (s, 2H), 7.2 (t, 1
H), 7.2 (d, 1H), 7.31 - 7.33 (m, 3H), 7.5 (q, 1H), 7.7 (d, 1H), 7.8 (d, 1H), 8.7
 (s, 1H), 8.8 (s, 1H);  M +  499。
【 ０ ３ ５ ３ 】
　
　 7-メ ト キ シ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }-N-[4-(1,3-チ ア ゾ
ー ル -2-イ ル チ オ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ５ ４ 】
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ５ 】
　 7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )-N-[4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル チ オ )フ ェ ニ
ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (0.020 g)を 用 い て 実 施 例 ２ ３ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 7-メ
ト キ シ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }-N-[4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-
イ ル チ オ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 白 色 固 体 と し て 得 た (0.0212 g, 98%); 

 M +  544。
【 ０ ３ ５ ６ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )-N-[4-(1,3-チ ア ゾ ー
ル -2-イ ル チ オ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン は 、 実 施 例 ２ ３ 、 出 発 物 質 の 方 法 に 従 い 、
4-[(4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル
お よ び 4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル チ オ )ア ニ リ ン を 用 い て 製 造 さ れ た ; 0.050 g, 21%; 

 (DMSO-d6); 1.9 (m, 2H), 2.3 (m, 2H), 3.2 (m, 2H), 3.3 (m, 2H), 4.0 (s
, 3H), 5.2 (m, 1H), 7.4 (s, 1H), 7.71 (d, 1H), 7.74 (d, 2H), 7.8 (d, 1H), 7.97 (
d, 2H), 8.8 (m, 1H), 8.86 (m, 1H), 8.90 (s, 1H), 8.92 (s, 1H);  M -

 464。
【 ０ ３ ５ ７ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル チ オ )ア ニ リ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し
た （ た と え ば US-3679695の 例 10も 参 照 ） ：
　 実 施 例 ９ に 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン を 製 造 す る た め の 別 法 に 記
載 し た 方 法 を 、 1-フ ル オ ロ -4-ニ ト ロ ベ ン ゼ ン お よ び 1,3-チ ア ゾ ー ル -2-チ オ ー ル を 用 い て
繰 り 返 し 、 2-[(4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )チ オ ]-1,3-チ オ ー ル を 収 率 68%で 、 4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -
2-イ ル チ オ )ア ニ リ ン を 収 率 84%で 得 た ;  M +  209。
【 ０ ３ ５ ８ 】
　
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ
リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
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【 ０ ３ ５ ９ 】
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ０ 】
　 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン (0.107 g)
お よ び 3-ク ロ ロ -4-(ピ ラ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (0.089 g)を 用 い て 実 施 例 ２ ２ に
記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 を 白 色 結 晶 と し て 収 率 24%で 得 た ; (D
MSO-d6) 1.79 - 1.90 (m, 2H), 2.09 - 2.19 (m, 2H), 2.94 (s, 3H), 3.18 - 3.26 (m, 
2H), 3.37 - 3.44 (m, 2H), 4.91 - 4.98 (m, 1H), 5.47 (s, 2H), 7.44 (d, 1H), 7.68 
- 7.72 (m, 1H), 7.75 - 7.79 (m, 1H), 7.89 (d, 1H), 7.95 (d, 1H), 8.43 - 8.47 (m,
 1H), 8.67 - 8.73 (m, 2H), 8.88 (d, 2H), 10.52 (s, 1H), 11.48 - 11.57 (m, 1H); 

 M +  541。
【 ０ ３ ６ １ 】
　
　 N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-6-{[1-(メ チ ル
ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ６ ２ 】
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ３ 】
　 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン お よ び 3-フ
ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]ア ニ リ ン (WO 2003040108の 例 6.2の
記 載 に 従 っ て 製 造 )を 用 い て 実 施 例 ２ ２ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 を 白 色 結
晶 と し て 収 率 57%で 得 た ; (DMSO-d6) 1.75 - 1.86 (m, 2H), 2.09 - 2.18 (
m, 2H), 2.96 (s, 3H), 3.18 - 3.27 (m, 2H), 3.38 - 3.46 (m, 2H), 3.87 (s, 3H), 5.
05 - 5.12 (m, 1H), 7.53 - 7.60 (m, 1H), 7.69 (s, 1H), 7.76 - 7.88 (m, 3H), 7.95 
(d, 1H), 8.04 - 8.09 (m, 1H), 8.80 (s, 1H), 8.93 (s, 1H), 12.04 (s, 1H); 

 M +  529。
【 ０ ３ ６ ４ 】
　
　 N-{3-ク ロ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-6-{[1-(メ チ ル ス
ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ６ ５ 】
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【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ６ 】
　 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン お よ び 3-ク
ロ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]ア ニ リ ン (WO-96/15118の 例 10の 記 載 に
従 っ て 製 造 )を 用 い て 実 施 例 ２ ２ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 を 白 色 結 晶 と し
て 収 率 68%で 得 た ; (DMSO-d6) 1.74 - 1.86 (m, 2H), 2.10 - 2.18 (m, 2H)
, 2.95 (s, 3H), 3.19 - 3.27 (m, 2H), 3.39 - 3.46 (m, 2H), 3.86 (s, 3H), 5.07 - 5
.14 (m, 1H), 7.20 (d, 1H), 7.75 (s, 1H), 7.76 - 7.81 (m, 1H), 7.88 - 8.00 (m, 3H
), 8.24 (d, 1H), 8.86 (d, 1H), 8.95 (s, 1H), 12.28 (s, 1H);  M + 547
。
【 ０ ３ ６ ７ 】
　
　 6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }-N-[4-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル
チ オ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ６ ８ 】
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ９ 】
　 4-ク ロ ロ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン お よ び 4-(1
,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル チ オ )ア ニ リ ン (実 施 例 ２ ４ の 記 載 に 従 っ て 製 造 )を 用 い て 実 施 例 ２
２ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 を 白 色 結 晶 と し て 収 率 63%で 得 た ; 
(DMSO-d6) 1.80 - 1.90 (m, 2H), 2.09 - 2.19 (m, 2H), 2.97 (s, 3H), 3.19 - 3.28 

(m, 2H), 3.37 - 3.45 (m, 2H), 4.96 - 5.03 (m, 1H), 7.73 (d, 1H), 7.75 - 7.79 (m,
 2H), 7.80 - 7.82 (m, 2H), 7.91 - 7.96 (m, 3H), 8.54 - 8.57 (m, 1H), 8.94 (s, 1H
), 11.76 (s, 1H);  M +  514。
【 ０ ３ ７ ０ 】
　
　 N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-
{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン
【 ０ ３ ７ １ 】
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【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ２ 】
　 N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-
(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 用 い て 実 施 例 ２ ３ に 記 載 し た 方 法 を 繰
り 返 し 、 N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト
キ シ -6-{[1-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル ]オ キ シ }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 白 色
結 晶 と し て 得 た (0.0488 g, 34%);  M -  557。
【 ０ ３ ７ ３ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ
ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン は 、 実 施 例 ２ ３
、 出 発 物 質 に 記 載 し た 方 法 に 従 い 、 4-[(4-ク ロ ロ -7-メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ シ ]
ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル お よ び 3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-
イ ル )チ オ ]ア ニ リ ン (WO 2003040108の 参 考 例 6.2の 記 載 に 従 っ て 製 造 )を 用 い て 製 造 さ れ 、
N-{3-フ ル オ ロ -4-[(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )チ オ ]フ ェ ニ ル }-7-メ ト キ シ -6-(
ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (0.293 g, 定 量 的 ); 
(DMSO-d6); 1.9 (m, 2H), 2.3 (m, 2H), 3.2 (m, 2H), 3.3 (m, 2H), 3.8 (s, 3H), 4.

0 (s, 3H), 5.3 (m, 1H), 7.48 (s, 1H), 7.70 (d, 0.5H), 7.75 (d, 1H), 7.80 (d, 0.5
H), 7.87 (d, 1H), 7.95 (dd, 1H), 8.10 (dd, 1H), 8.90 (s, 1H), 9.0 (m, 1H), 9.14 
(s, 1H), 9.17 (m, 1H);  M + 481。
【 ０ ３ ７ ４ 】
　
　 2-(4-{[4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ
リ ン -6-イ ル ]オ キ シ }ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ ７ ５ 】
【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ６ 】
　 ア セ ト キ シ ア セ チ ル ク ロ リ ド (98μ l, 0.91 mmol)を 、 N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ
ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (366 mg
, 0.83 mmol)お よ び ト リ エ チ ル ア ミ ン (138μ l, 0.99 mmol)の 、 DCM (10 ml)中 に お け る 氷
冷 溶 液 に 滴 加 し た 。 混 合 物 を 室 温 で 2時 間 撹 拌 し た 。 混 合 物 を 蒸 発 乾 固 し た 後 、 ピ ロ リ ジ
ン (0.68 ml, 8.3 mmol)を 添 加 し 、 混 合 物 を 65℃ で 2時 間 撹 拌 し た 。 冷 却 し 、 溶 媒 を 蒸 発 さ
せ た 後 、 調 製 用 HPLC-MSシ ス テ ム の HPLCカ ラ ム (C18, 5ミ ク ロ ン , 直 径 19 mm, 長 さ 100 mm)
上 、 水 (5%の メ タ ノ ー ル お よ び 1%の 酢 酸 を 含 有 )と ア セ ト ニ ト リ ル （ 勾 配 ） の 混 合 物 で 溶 離
し て 、 残 留 物 を 精 製 し た 。 合 わ せ た 画 分 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を ア ン モ ニ ア 水 中 に 希
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釈 し 、 DCMで 抽 出 し た 。 有 機 層 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ て 、 表 題 化 合 物 (172 mg, 41
%)を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; (CDCl 3 ) 2.00-1.90 (m, 4H), 2.27 (s, 3H), 2.
53 (s, 3H), 3.26 (m, 1H), 3.53 (m, 1H), 3.84-3.75 (m, 2H), 4.20 (s, 2H), 4.78 (m
, 1H), 6.89 (d, 1H), 7.10 (d, 1H), 7.16 (d, 1H), 7.39 (s, 1H), 7.47 (m, 2H), 7.5
9 (s, 1H), 7.74 (m, 1H), 7.89 (d, 1H), 8.22 (s, 1H), 8.67 (s, 1H); 
: MH +  500。

【 ０ ３ ７ ７ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6
-(ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 水 素 化 ナ ト リ ウ ム (25.6 g, 油 中 の 60%分 散 液 , 0.64 mol)を 少 量 ず つ 、 5-ヒ ド ロ キ シ -2-
メ チ ル ピ リ ジ ン (70 g, 0.64 mol)の 、 DMA (700 ml)中 に お け る 溶 液 に 、 温 度 を 40℃ よ り 低
く 維 持 し な が ら 添 加 し た 。 添 加 が 終 了 し た 時 点 で 混 合 物 を 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し 、 DMA (100
 ml)中 の 2-フ ル オ ロ -5-ニ ト ロ ト ル エ ン (91.3 g, 0.59 mol)を 徐 々 に 添 加 し た 。 混 合 物 を 8
0℃ で 3時 間 撹 拌 し 、 次 い で 冷 却 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ 、 残 留 物 を 酢 酸 エ チ ル と 水 の 間
で 分 配 し た 。 有 機 層 を 水 お よ び ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 次 い で MgSO 4 で 乾 燥 さ せ た 。 溶 媒 を 蒸
発 さ せ た 後 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶 離 剤 : 石 油 エ ー テ ル 中 の 3
0%酢 酸 エ チ ル )に よ り 精 製 し て 、 2-メ チ ル -5-(2-メ チ ル -4-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ )ピ リ ジ ン (14
1 g, 98%)を 油 と し て 得 た ; (CDCl 3 ); 2.43 (s, 3H), 2.59 (s, 3H), 6.74 
(d, 1H), 7.21 (d, 1H), 7.27 (d, 1H), 8.00 (d, 1H), 8.17 (s, 1H), 8.32 (s, 1H)。
【 ０ ３ ７ ８ 】
　 2-メ チ ル -5-(2-メ チ ル -4-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ )ピ リ ジ ン (141 g, 0.58 mol)お よ び 木 炭 上 1
0%パ ラ ジ ウ ム (13 g)の 、 酢 酸 エ チ ル (200 ml)お よ び エ タ ノ ー ル (700 ml)中 に お け る 混 合 物
を 、 水 素 雰 囲 気 下 (1.2バ ー ル )で 5時 間 撹 拌 し た 。 反 応 の 完 了 後 、 混 合 物 を 窒 素 で パ ー ジ し
、 触 媒 を 濾 去 し た 。 濾 液 を 蒸 発 乾 固 し て 、 3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ
シ ]ア ニ リ ン (120.6 g, 98%)を 白 色 固 体 と し て 得 た ;  MH +  215。
【 ０ ３ ７ ９ 】
　 3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]ア ニ リ ン と 4-[(4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6
-イ ル )オ キ シ ]ピ ペ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 、 実 施 例 １ ５ 、 出 発 物 質 に 記 載 し た 方
法 で 結 合 さ せ て 、 N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-6-(ピ ペ
リ ジ ン -4-イ ル オ キ シ )キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (412 mg, 93%); : MH +  
442。
【 ０ ３ ８ ０ 】
　
　 2-{3-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-イ
ル )オ キ シ ]ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル }-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ ８ １ 】
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ２ 】
　 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ
ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (279 mg, 0.64 mmol)お よ び ア セ ト キ シ ア セ チ ル ク ロ リ ド を 用 い て 実 施
例 ３ ０ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 た だ し ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン を ト リ エ チ ル ア ミ
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ン の 代 わ り に 使 用 し 、 ア セ ト キ シ 脱 保 護 工 程 を 65℃ で は な く 45℃ で 2時 間 実 施 し た 。 溶 媒
を 蒸 発 さ せ た 後 、 混 合 物 を ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 で 摩 砕 処 理 し て 、 表 題 化 合 物 (234 mg, 74%)
を 淡 色 固 体 と し て 得 た ; : (DMSO d 6 ) 3.92 (m, 1H), 3.97 (d, 2H), 4.22 
(m, 1H), 4.50 (m, 1H), 4.77 (m, 1H), 5.05 (t, 1H), 5.25 (m, 1H), 5.31 (s, 2H), 7
.29 (d, 1H), 7.38 (m, 1H), 7.50 (m, 1H), 7.59 (d, 1H), 7.68 (m, 2H), 7.77 (d, 1H
), 7.89 (m, 1H), 7.96 (s, 1H), 8.50 (s, 1H), 8.60 (s, 1H), 9.60 (s br, 1H); 

: MH +  492。
【 ０ ３ ８ ３ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル
メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 ジ オ キ サ ン 中 の 塩 化 水 素 (4M, 69 ml, 274 mmol)を 、 酢 酸 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル (1
5.3 g, 69 mmol)お よ び 3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )ア ニ リ ン (17.7 g, 75 mmo
l)の 、 ア セ ト ニ ト リ ル (580 ml)中 に お け る 溶 液 （ 油 浴 中 で 100℃ に 加 熱 ） に 添 加 し た 。 混
合 物 を 4時 間 還 流 し た 。 冷 却 後 、 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を 7Nア ン モ ニ ア － メ タ ノ
ー ル (100 ml)に 溶 解 し 、 混 合 物 を 室 温 で 1.5時 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 残 留
物 を 水 で 摩 砕 処 理 し た 。 生 成 し た 固 体 を 濾 過 し 、 高 真 空 下 で 乾 燥 さ せ て 、 4-{[3-ク ロ ロ -4
-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル (25.2 g, 97%)を 固 体
と し て 得 た ; : MH +  379。
【 ０ ３ ８ ４ 】
　 ア ザ ジ カ ル ボ ン 酸 ジ -t-ブ チ ル (485 mg, 2.11 mmol)を 少 量 ず つ 、 THF (10 ml)中 の ト リ
フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン (553 mg, 2.11 mmol)（ -20℃ に 冷 却 ） に 添 加 し た 。 混 合 物 を -20℃ で 1
5分 間 撹 拌 し た 。 1-t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ア ゼ チ ジ ン (219 mg, 1.26 mmol; 
Falgueyret, J.P., J. Med. Chem, 2001, 44, 94の 記 載 に 従 っ て 製 造 )を 少 量 ず つ 添 加 し
、 混 合 物 を -20℃ で 15分 間 撹 拌 し た 。 4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ
ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル (400 mg, 1.05 mmol)を 添 加 し 、 混 合 物 を 70に 24時 間 加 熱
し た 。 冷 却 後 、 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ 、 残 留 物 を シ リ カ ゲ ル 上 で の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (溶
離 剤 : ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 2%か ら 5%ま で の 7Nメ タ ノ ー ル 性 ア ン モ ニ ア )に よ り 精 製 し て 、 3-[
(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )オ キ
シ ]ア ゼ チ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (413 mg, 73%)を 固 体 と し て 得 た ; :
 MH +  534。
【 ０ ３ ８ ５ 】
　 3-[(4-{[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル )
オ キ シ ]ア ゼ チ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル (413 mg, 0.77 mmol)を 、 DCM (5 ml)－ ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 (5 ml)中 に お い て 室 温 で 75分 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 真 空 蒸 発 さ せ た 。 残 留 物 を DC
Mに 溶 解 し た 。 こ れ を ア ン モ ニ ア 水 で 洗 浄 し 、 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 さ せ 、 濃 縮 乾 固 し
て 、 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-[3-ク ロ ロ -4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]
キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (270 mg, 80%); : MH +  434。
【 ０ ３ ８ ６ 】
　
　 2-(3-{[4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ
リ ン -6-イ ル ]オ キ シ }ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル )-2-オ キ ソ エ タ ノ ー ル
【 ０ ３ ８ ７ 】
【 化 ５ ３ 】
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【 ０ ３ ８ ８ 】
　 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ
ェ ニ ル }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン (300 mg, 0.72 mmol)お よ び ア セ ト キ シ ア セ チ ル ク ロ リ ド を
用 い て 実 施 例 ３ ０ に 記 載 し た 方 法 を 繰 り 返 し 、 表 題 化 合 物 (94 mg, 27%)を 淡 色 固 体 と し て
得 た 。 た だ し ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン を ト リ エ チ ル ア ミ ン の 代 わ り に 使 用 し 、 ア セ ト
キ シ 脱 保 護 工 程 を 65℃ で は な く 60℃ で 2時 間 実 施 し た ; : (DMSO d 6 ) 2.23 (
s, 3H), 2.44 (s, 3H), 3.92 (m, 1H), 3.97 (d, 2H), 4.23 (m, 1H), 4.50 (m, 1H), 4.
77 (m, 1H), 5.05 (t, 1H), 5.24 (m, 1H), 6.99 (d, 1H), 7.24 (m, 2H), 7.50 (m, 1H)
, 7.78-7.65 (m, 4H), 8.18 (s, 1H), 8.50 (s, 1H), 9.60 (s br, 1H); 
: MH +  472。
【 ０ ３ ８ ９ 】
　 出 発 物 質 と し て 用 い た 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ
ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 下 記 に 従 っ て 製 造 し た ：
　 実 施 例 ３ １ 、 出 発 物 質 に 記 載 し た 方 法 で 、 3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ
キ シ ]ア ニ リ ン を 酢 酸 4-ク ロ ロ キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル に 結 合 さ せ て 、 4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ
チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ リ ン -6-オ ー ル を 得 た (8.4 g, 定 量
的 ); : MH +  359。
【 ０ ３ ９ ０ 】
　 4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ リ ン -6-
オ ー ル と 1-t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ヒ ド ロ キ シ ア ゼ チ ジ ン を ミ ツ ノ ブ 反 応 条 件 下 で 結 合
さ せ て (実 施 例 ３ １ 、 出 発 物 質 に 記 載 し た 方 法 を 使 用 )、 3-{[4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル
ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ リ ン -6-イ ル ]オ キ シ }ア ゼ チ ジ ン -1-カ
ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 得 た (946 mg, 67%);  MH +  514。
【 ０ ３ ９ １ 】
　 3-{[4-({3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }ア ミ ノ )キ ナ ゾ リ ン
-6-イ ル ]オ キ シ }ア ゼ チ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル を 脱 保 護 し て (実 施 例 ３ １ 、 出 発 物 質
に 記 載 し た 方 法 を 使 用 )、 6-(ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-N-{3-メ チ ル -4-[(6-メ チ ル ピ リ
ジ ン -3-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }キ ナ ゾ リ ン -4-ア ミ ン を 得 た (653 mg, 86%); 
 MH +  414。
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