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【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　一般式(I)で表される化合物であり、
【化１】

　mが1又は2であり；
　V1、V2及びV3の1つが、窒素又は炭素から選択され、それ以外の2つは炭素であり；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式Iのコア構造の環

【化２】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　R1における前記のアリール又はヘテロシクリル、及び／又はR2における前記のシクロア
ルキル、アリール又はヘテロシクリル、又はR1及びR2によって形成される前記の環、又は
それに縮合される前記の環が、もし置換されているならば、OH、SH、=O、ハロゲン(F、Cl
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、I、Br)、CN、NO2、COOH、Rz、O-Rz、S-Rz、-C(O)-Rz、-C(O)-O-Rz、NRxRy；置換又は非
置換のアリール又はアルキル-アリール、置換又は非置換のシクロアルキル又はアルキル-
シクロアルキル；置換又は非置換のヘテロシクリル又はアルキル-ヘテロシクリル；から
選択される1つ以上の置換基で置換され；
　R2における前記のアルキル、アルケニル又はアルキニルが、もし置換されているならば
、F、Cl、Br、I、NH2、SH若しくはOH、-C(O)OH、又は-OC1-4アルキルから選択される1つ
以上の置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH若しくはハロゲ
ン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　RZが、飽和又は不飽和の、直鎖状又は分枝状の、置換又は非置換のC1-6アルキル、非置
換のC2-6アルケニル、非置換のC2-6アルキニルから選択され、
　Rx及びRyが、独立して、H、又は、飽和若しくは不飽和の、直鎖状若しくは分枝状の、
置換若しくは非置換のC1-6アルキルであり；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され；又は、
R6、R7若しくはR8が、それぞれが結合する炭素又は窒素原子と一緒にシクロアルキル又は
ヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；
　R6における、R7における、及び／又は、R8における前記のシクロアルキル、アリール又
はヘテロシクリルが、もし置換されているならば、OH、SH、=O、ハロゲン(F、Cl、Br、I)
、CN、NO2、COOH、Rz、O-Rz、S-Rz、-C(O)-Rz、-C(O)-O-Rz、NRxRy；置換又は非置換のア
リール又はアルキル-アリール；置換又は非置換のシクロアルキル又はアルキル-シクロア
ルキル；置換又は非置換のヘテロシクリル又はアルキル-ヘテロシクリルから選択される1
つ以上の置換基で置換され；
　R6における、R7における、及び／又はR8における前記のアルキル、アルケニル又はアル
キニルが、もし置換されているならば、F、Cl、Br、I、NH2、SH若しくはOH、-C(O)OH、又
は-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の置換基で置換され、該-OC1-4アルキルが、非
置換か、又はOH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　Rzが、飽和又は不飽和の、直鎖状又は分枝状の、置換又は非置換のC1-6アルキル、非置
換のC2-6アルケニル、非置換のC2-6アルキニルから選択され、
　Rx及びRyが、独立して、H、又は、飽和若しくは不飽和の、直鎖状若しくは分枝状の、
置換若しくは非置換のC1-6アルキルのいずれかであり；
　及び、W、X、Y及びZが、炭素、窒素又は酸素から選択され、W-X-Y-Zが、コア骨格と結
合している架橋C原子と一緒に、5員の複素環を形成し、該5員の複素環は、W、X、Y又はZ
の1つにおいて、
【化３】

によって置換され、
　nが0又は1であり；
　R3が置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又
は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び
、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R3において及び／又はR4において、前記のシクロアルキル、アリール又はヘテロシクリ



(4) JP 2016-540792 A5 2018.2.1

ルが、もし置換されているならば、OH、SH、=O、ハロゲン(F、Cl、Br、I)、CN、NO2、COO
H、Rz、O-Rz、S-Rz、-C(O)-Rz、-C(O)-O-Rz、NRxRy；置換又は非置換のアリール又はアル
キルアリール；置換又は非置換のシクロアルキル又はアルキル-シクロアルキル；置換又
は非置換のヘテロシクリル又はアルキル-ヘテロシクリルから選択される1つ以上の置換基
で置換され；
　R3における及び／又はR4における、前記のアルキル、アルケニル又はアルキニルが、も
し置換されているならば、F、Cl、Br、I、NH2、SH若しくはOH、-C(O)OH又は-OC1-4アルキ
ルから選択される1つ以上の置換基で置換され、該-OC1-4アルキルは、非置換か、又は、O
H若しくはハロゲン(F、Cl、Br、I)の1つ以上によって置換され；
　Rzが、飽和又は不飽和の、直鎖状又は分枝状の、置換又は非置換のC1-6アルキル、非置
換のC2-6アルケニル、非置換のC2-6アルキニルから選択され、
　Rx及びRyが、独立して、H、又は、飽和若しくは不飽和の、直鎖状若しくは分枝状の、
置換若しくは非置換のC1-6アルキルのいずれかであり；
　及び、

【化４】

が、
【化５】

　　　　　　　　　　　　、
【化６】
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　　　　　　　　　　　　、
【化７】

　　　　　　　　　　　　、
【化８】

　　　　　　　　　　　　、
【化９】

　　　　　　　　　　　、及び、
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【化１０】

から選択され；
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩であり
；
　以下の条件が適用される：
・V1、V2及びV3が炭素であり、及び、W、X、Y又はZの1つが、
【化１１】

である場合に、R2はメタ位で-OCH3でなくともよく；
・V1、V2及びV3が炭素であり、nが0であり、R3が-CH3又は-C2H5の場合に、R1もR2もメタ
位で-NH2でなくともよく、又は、それらの対応する溶媒和物でなくともよい、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項２】
　請求項１に記載の化合物であって、該化合物は式(II)の化合物であり、
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【化１２】

　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1、V3、V4及びV5の1つが、窒素又は炭素から選択され、それ以外は炭素であり；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式IIのコア構造の環
【化１３】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　R3が置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は非置換の
アルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は
非置換のヘテロシクリルであり；
　及び、
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、



(8) JP 2016-540792 A5 2018.2.1

置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され；又は、
R6、R7若しくはR8が、それぞれが結合する炭素又は窒素原子と一緒にシクロアルキル又は
ヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；及び、
　W、X、Y及びZが、炭素、窒素又は酸素から選択され、W-X-Y-Zが、コア骨格に結合する
架橋C原子と一緒に、5員の複素環を形成し；及び、
【化１４】

が、

【化１５】

　　　　　　　　　　、
【化１６】

　　　　　　　　　　、



(9) JP 2016-540792 A5 2018.2.1

【化１７】

　　　　　　　　　　、

【化１８】

　　　　　　　　　、
【化１９】

　　　　　　　　　　　、及び、
【化２０】
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から選択され；
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物であり；
　以下の条件が適用される：
・V1、V3、V4及びV5が炭素であり、及び、W、X、Y又はZのいずれかが、
【化２１】

である場合に、R1が-OCH3でなくともよく；
・V1、V3、V4及びV5が炭素であり、nが0であり、R3が-CH3又は-C2H5の場合に、R1が-NH2
でなくともよい、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項３】
　請求項１又は２のいずれか1項に記載の化合物であって、該化合物は式(III)の化合物で
あり、
【化２２】

　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1が、窒素又は炭素から選択され；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
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　又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式IIのコア構造の環
【化２３】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　R3が置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又
は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び
、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され；
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれが結合する炭素又は窒素原子と一緒にシクロアルキ
ル又はヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；及び、

【化２４】

が、
【化２５】

　　　　　　　　　　　　、
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【化２６】

　　　　　　　　　　　　　、
【化２７】

　　　　　　　　　　　　　、
【化２８】

　　　　　　　　　　　　、
【化２９】

　　　　　　　　　　　、又は、
【化３０】

から選択され；及び、
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【化３１】

が、
【化３２】

　　　　　　　　　　、
【化３３】

　　　　　　　　　　、
【化３４】
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　　　　　　　　　　、
【化３５】

　　　　　　　　　、
【化３６】

　　　　　　　　　、及び、
【化３７】

から選択され、
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物であり；
　以下の条件が適用される：
・V1が炭素であり、及び、



(15) JP 2016-540792 A5 2018.2.1

【化３８】

が、
【化３９】

　　　　　　　　　　　　　　　、又は、
【化４０】

であり、n=0であり、及び、R3が-CH3又はC2H5である場合に、R1がOCH3でなくともよく；
及び、
・V1が炭素であり、nが0であり、R3が-CH3又は-C2H5である場合に、R1が-NH2でなくとも
よい、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項４】
　請求項３に記載の化合物であって、
【化４１】

が、
【化４２】
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　　　　　　　　　　　　　　　　　　、
【化４３】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　、
【化４４】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　、
【化４５】

　　　　　　　　　　　　　　　　　　、
【化４６】

　　　　　　　　　　　　　　　　　、又は、
【化４７】

から選択される、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項５】
　請求項１～４のいずれか1項に記載の化合物であって、該化合物は式(IV)の化合物であ
り、
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【化４８】

　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1が、窒素又は炭素から選択され；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式IVのコア構造の環
【化４９】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　R1における及び／又はR2における前記アリール、又は、R1及びR2によって形成される前
記の環、又は、それに縮合する前記の環が、置換のアリールの場合、ハロゲン(F、Cl、I
、Br)、-OH、-NH2、-SH、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の置換基によ
って置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)
、-CN若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該-C1-4アルキルが、非置換か
、又は、OH又はハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R1における前記のヘテロシクリル及び／又はR2における前記のヘテロシクリル若しくは
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シクロアルキル、R1及びR2によって形成される前記の環、又は、それに縮合している前記
の環が、置換のヘテロシクリル又はシクロアルキルの場合、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-O
H、-NH2、-SH、=O、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の置換基によって置
換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)、-CN
若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該-C1-4アルキルが、非置換か、又
は、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R2における前記のアルキル、アルケニル又はアルキニルが置換されている場合、F、Cl
、Br、I、-NH2、-SH若しくは-OH、-C(O)OH又は-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の
置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH若しくはハロゲン(F、
Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R3が、置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換
又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及
び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R3における及び／又はR4における前記のアリールが、置換のアリールである場合、ハロ
ゲン(F、Cl、I、Br)、-OH、-NH2、-SH、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択される1つ以上
の置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン
(F、Cl、I、Br)、-CN若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該-C1-4アルキ
ルが、非置換か、又は、OH又はハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R3における及び／又はR4における前記のヘテロシクリル又はシクロアルキルが、置換の
ヘテロシクリル又はシクロアルキルである場合、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-OH、-NH2、-
SH、=O、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の置換基によって置換され、該
-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)、-CN若しくは-C1
-4アルキルの1つ以上によって置換され、該-C1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しく
はハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R3における及び／又はR4における前記のアルキル、アルケニル又はアルキニルが置換さ
れている場合、F、Cl、Br、I、-NH2、-SH若しくは-OH、-C(O)OH又は-OC1-4アルキルから
選択される1つ以上の置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又はOH
若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され；
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれが結合する炭素又は窒素原子と一緒にシクロアルキ
ル又はヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；
　R6における、R7における及び／又はR8における前記のアリールが、置換のアリールであ
る場合、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-OH、-NH2、-SH、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択
される1つ以上の置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若
しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)、-CN若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によって置換され
、該-C1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上に
よって置換され；
　R6における、R7における及び／又はR8における前記のヘテロシクリル又はシクロアルキ
ルが、置換のヘテロシクリル又はシクロアルキルである場合、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、
-OH、-NH2、-SH、=O、-C(O)OH、-OC1-4アルキルから選択される1つ以上の置換基によって
置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)、
-CN若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該-C1-4アルキルが、非置換か、
又は、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；
　R6における、R7における及び／又はR8における前記のアルキル、置換のアルケニル又は
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アルキニルである場合、F、Cl、Br、I、-NH2、-SH若しくは-OH、-C(O)OH、-OC1-4アルキ
ルから選択される1つ以上の置換基によって置換され、該-OC1-4アルキルが、非置換か、
又は、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；及び、
　W、Y及びZが、相互に独立して、N又はCHから選択され、それらの1つ又は2つだけが、CH
であり；及び、
【化５０】

が、
【化５１】

　　　　　　　　　　、
【化５２】

　　　　　　　　　　、
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【化５３】

　　　　　　　　　　、

【化５４】

　　　　　　　　　、
【化５５】

　　　　　　　　　、及び、
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【化５６】

から選択され、
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物であり；
　以下の条件が適用される：
・V1が炭素であり、W、Y及びZの中の2つがCHであり、nが0であり、及びR3がCH3又は-C2H5
である場合に、R1は-NH2でなくともよい、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項６】
　請求項５に記載の化合物であって、前記化合物は式IVの化合物であり、
　R3が、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置
換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ
シクリルであり；
　又は、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は
非置換のヘテロシクリルである、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項７】
　請求項１～５に記載の化合物であって、該化合物は式Vの化合物であり、
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【化５７】

　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1が、窒素又は炭素から選択され；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式Vのコア構造の環
【化５８】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　R3が置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又
は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び
、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
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　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され；
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれが結合する炭素又は窒素原子と一緒に、シクロアル
キル又はヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；及び、
【化５９】

が、
【化６０】

　　　　　　　　　　、
【化６１】

　　　　　　　　　　、
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【化６２】

　　　　　　　　　　、

【化６３】

　　　　　　　　　、
【化６４】

　　　　　　　　　、及び、
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【化６５】

から選択され；
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物である、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項８】
　請求項１～７のいずれか１項に記載の化合物であって、
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンから選択され；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ
原子を含み；又は1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの
環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ原子
を含み；又は、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンからなる群か
ら選択され；
　及び／又は、
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-S(O)2R
6、-S(O

)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のフェニルを含むアリール、及び、置換又は非置換

のイミダゾールを含むヘテロシクリルであり；
　及び／又は、
　R2が、水素、ハロゲン、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキル、置換又は非
置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置
換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ
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原子を含み；又は、1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つ
の環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ原
子を含み；又は、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジ
ン、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール
、インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾ
ール、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イ
ソキノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾ
ール、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンからなる群
から選択され；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルを含むC1-8アルキル；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンを含むC2-8-アルケニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10-アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンを含むC2-8-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルを含むC3-8シクロアルキルであり；
　及び／又は、
　ハロゲンが、フッ素、塩素、ヨウ素又は臭素のいずれかであり；
　及び／又は、
　R2が、水素、フッ素を含むハロゲン、又は、CH3を含むC1-4アルキル若しくはCF3から選
択され；
　及び／又は、
　R1及びR2が、隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の
、置換又は非置換の環を形成し、式I、II、III、IV又はVのそれぞれのコア構造の環
【化６６】

　　　　　　　　　　、
【化６７】

　　　　　　　　　、又は、
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【化６８】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　前記環は、非置換か、又は、ハロゲン、-OH、-NH2、-SH、=O、-OC1-4アルキルの1つ以
上で置換され、該-OC1-4アルキルは、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン、-CN、若し
くはC1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該C1-4アルキルは、非置換か、又は、OH
若しくはハロゲンの1つ以上によって置換され；又は、前記環は、V1、V2、V3、V4及びV5

で形成され、これらの全てが炭素であり、コア構造

【化６９】

　又は

【化７０】

のフェニル環に縮合し、2環を形成し、
　又は、二環式複素環を形成し、又は、R1及びR2によってコア構造とともに形成された二
環式複素環であり、非置換か、又は、ハロゲン、-OH、-NH2、-SH、=O、-OC1-4アルキルの
1つ以上で置換されたベンズイミダゾール、インダゾール、インドリン及びベンゾチアゾ
ールから選択され、該-OC1-4アルキルは、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン、-CN若
しくはC1-4アルキルの1つ以上によって置換され；該C1-4アルキルが、非置換か、又はOH
若しくはハロゲンの1つ以上で置換され；
　及び／又は、
　R3が、置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換
又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及
び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；
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　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ
原子を含み；又は、1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つ
の環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選択される1つ以上のヘテロ原
子を含み；又は、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジ
ン、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール
、インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾ
ール、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イ
ソキノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾ
ール、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択さ
れ；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルを含むC1-8アルキルであり；又はR3がアルキルではなく；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンを含むC2-8アルケニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンを含むC2-8-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルを含むC3-8シクロアルキルであり；
　及び／又は、
　R3が、アルキルではなく；
　及び／又は、
　R3が、置換又は非置換のプロピル若しくはブチルを含むアルキルから、ジエチルアセタ
ミドを含むCONR6R7、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘキシルを含むシ
クロアルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルを含むアリールから、又は、置換又
は非置換のピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、
ピリミジンを含むヘテロシクリルから選択され、
　又は、R3が、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘキシルを含むシクロア
ルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルを含むアリールから、置換又は非置換のピ
リジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジンを
含むヘテロシクリルから選択され；
　及び／又は、
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群から選択される1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系
であり；又は、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選
択される1つ以上のヘテロ原子を含有する1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系で
あり；又は、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、
ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、イ
ンダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール
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、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキ
ノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール
、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルを含むC1-8アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンを含むC2-8アルケニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンを含むC2-8-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルを含むC3-8シクロアルキルであり；
　又は、R4が、水素から、又は、CH3若しくはCH2OHを含む置換又は非置換のC1-4アルキル
から選択され；
　及び／又は、
　R5が、水素、ヒドロキシ若しくはCH3であり、又は、水素若しくはCH3のみであり；
　及び／又は、
　R6、R7又はR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され、
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれの結合する炭素若しくは窒素原子と一緒に、シクロ
アルキル若しくはヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；
　及び／又は、
　前記アルキル-アリールが、C1-4-アルキル-アリールであり；又は、ベンジルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群から選択される1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系
であり；又は、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群から選
択される1つ以上のヘテロ原子を含む1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり
；又は、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、ピペ
リジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、インダ
ゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール、ピ
ラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキノリ
ン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール、ベ
ンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルを含むC1-8アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンを含むC2-8アルケニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンを含むC2-8-アルキニルであり；
　及び／又は、
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　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルを含むC3-8シクロアルキルであり；
　及び／又は、
　R6、R7又はR8が、各々が結合する炭素又は窒素原子と一緒に、シクロアルキル又はヘテ
ロシクリルの環を形成する場合に、この環は5又は6員であり、又は、飽和、非置換のシク
ロヘキシルを含む飽和の5又は6員のシクロアルキル環を形成し；
　及び／又は、
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素から、メチル、エチル、プロピル又はブチルを
含む置換又は非置換のC1-4アルキルから、置換又は非置換のフェニルを含むアリールから
、置換又は非置換のピロリジンを含むヘテロシクリルから、又は、置換若しくは非置換の
ベンジルを含むアルキル-アリールから選択され、又は、R6及びR7が結合する炭素原子と
一緒にシクロヘキシルを含むシクロアルキルの5又は6員の環を形成する、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項９】
　請求項１～８のいずれか１項に記載の化合物であって、該化合物が、一般式I、II、III
、IV又はVの化合物であり、
　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1が窒素又は炭素から選択され；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-S(O)2R
6、-S(O

)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のフェニルを含むアリール、及び、置換又は非置換

のイミダゾールを含むヘテロシクリルであり；
　R2が、水素、フッ素を含むハロゲン、又は、CH3を含むC1-4アルキル若しくはCF3であり
；
　又は、
　R1及びR2が、2環式複素環をコア構造と共に形成し、好ましくは又は、非置換か、ハロ
ゲン、-OH、-NH2、-SH、=O、-OC1-4アルキルの1つ以上によって置換されたベンゾイミダ
ゾール、インダゾール、インドリン及びベンゾチアゾールから選択され、該-OC1-4アルキ
ルが、非置換か、又は、-OH若しくはハロゲン、-CN若しくは-C1-4アルキルの1つ以上によ
って置換され、該-C1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しくはハロゲンの1つ以上によ
って置換され；
　R3が、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘキシルを含むシクロアルキル
から、又は、置換又は非置換のフェニルを含むアリールから、又は、置換又は非置換のピ
リジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジンを
含むヘテロシクリルから選択され；
　R4が、水素、又は、CH3若しくはCH2OHを含む置換又は非置換のC1-4アルキルであり；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、各々が独立して、水素から、置換又は非置換のメチル、エチル、プロ
ピル若しくはブチルを含むC1-4アルキルから、置換又は非置換のフェニルを含むアリール
から、置換又は非置換のピロリジンを含むヘテロシクリルから、置換又は非置換のベンジ
ルを含むアルキル-アリールから選択され、又は、R6及びR7が、それらが結合する炭素原
子と一緒に、シクロヘキシルを含むシクロアルキルの5又は6員の環を形成する、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項１０】
　請求項５又は６に記載の化合物であって、該化合物が一般式IVの化合物であり、
　mが1又は2であり；
　nが0又は1であり；
　V1が窒素又は炭素から選択され；
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-S(O)2R
6、-S(O

)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のフェニル、及び、置換又は非置換のイミダゾール
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であり；
　R2が、水素であり；
　又は、
　R3が、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘキシルから、又は、置換又は
非置換のフェニルから、又は、置換又は非置換のピリジン、イミダゾール、インデン、2,
3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジンを含むヘテロシクリルから選択され；
　R4が、水素又は置換又は非置換のC1-4アルキルであり；
　R5が、水素、ヒドロキシ又はCH3であり；
　R6、R7及びR8が、各々が独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のフェニルからなる群から選択され、又は、水素、置
換又は非置換のC1-4アルキル、置換又は非置換のC3-6シクロアルキルから選択され;及び
、
　W、Y及びZが、相互に独立して、N又はCHから選択され、それらの1つ又は2つのみがCHで
あり；
　及び、
【化７１】

が、
【化７２】

　　　　　　　　　　、
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【化７３】

　　　　　　　　　　、
【化７４】

　　　　　　　　　　、
【化７５】

　　　　　　　　　、
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【化７６】

　　　　　　　　　、及び、

【化７７】

から選択され；
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物である
　ことを特徴とする化合物。
【請求項１１】
　式I、II、III及びIVの請求項１～６及び１０に記載の化合物であって、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(5-クロロピリジン-3-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペ
ラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-ベンジル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)メタンスルホアミド、
・3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェノ
ール、
・3-(4-((1-ベンジル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェノ
ール、
・3-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イ
ル)フェノール、
・N-(3-(4-((1-(6-(トリフルオロメチル)ピリジン-3-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イ
ル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェニル)メタンスルホアミド、
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・N-(3-(4-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)エタンスルホアミド、
・N-(3-(1-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピロリジン-3-イルアミ
ノ)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(1-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)アゼチジン-3-イルアミ
ノ)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(5-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサヒドロピロロ[3,
4-c]ピロール-2(1H)-イル)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(メチル(1-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピロリジン-3-
イル)アミノ)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(メチル(1-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)アゼチジン-3-
イル)アミノ)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(ピリジン-2-イルメチル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラ
ジン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1
-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・1,1,1-トリフルオロ-N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(5-フルオロピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)シクロプロパンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(3-フルオロピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(4-フルオロピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-((1R,5S)-3-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)-3,8-ジアザビ
シクロ[3.2.1]オクタン-8-イル)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((2-(ピリジン-2-イル)-2H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1
-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)-1,4-ジアゼパン-1-イ
ル)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(メチル(1-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピロリジン-3-
イル)アミノ)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(3-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(4-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(6-フルオロピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(5-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサヒドロピロロ[3,
4-c]ピロール-2(1H)-イル)フェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)アニリ
ン、
・N-tert-ブチル-3-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン
-1-イル)ベンゼンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェニル)メ
タンスルホアミド、
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・N-(3-(4-((1-ベンジル-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェニル)メ
タンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(ピリジン-2-イルメチル)-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-
イル)フェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-フェニル-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェニル)プ
ロパン-2-スルホアミド、
・3-(4-((1-フェニル-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェノール、
・N-(3-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)メタンスルホアミド、
・N-(3-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フ
ェニル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(3-(4-((1-ベンジル-1H-イミダゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)フェニル)
プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)ピ
リジン-2-イル)メタンスルホアミド、
・N-(6-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)ピ
リジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)ピリジン-2-イル)シクロプロパンスルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジ
ン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロピオンアミド、
・N-(6-(4-((1-(2-ヒドロキシフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラ
ジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-ピラゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)ピ
リジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(2,6-ジフルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペ
ラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(3,4-ジフルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペ
ラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(4-クロロ-2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)
ピペラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)ピ
リジン-2-イル)シクロプロパンスルホアミド、
・N-(5-クロロ-6-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1
-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(5-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサヒドロピロロ[3,
4-c]ピロール-2(1H)-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(5-((1-ベンジル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサヒドロピロロ[3,
4-c]ピロール-2(1H)-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(5-((1-(ピリジン-2-イルメチル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサ
ヒドロピロロ[3,4-c]ピロール-2(1H)-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(5-メトキシピリジン-3-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピ
ペラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-フェニル-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)-1,4-ジアゼパン-1-イ
ル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(5-クロロピリジン-2-イル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ピペ
ラジン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(ピリジン-2-イルメチル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)-1,4-
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ジアゼパン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(4-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)-1,4-ジア
ゼパン-1-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、
・N-(6-(5-((1-(2-フルオロフェニル)-1H-1,2,3-トリアゾール-4-イル)メチル)ヘキサヒ
ドロピロロ[3,4-c]ピロール-2(1H)-イル)ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド、及
び、
・N-(6-(4-((1-(ピリジン-2-イル)-1H-イミダゾール-4-イル)メチル)ピペラジン-1-イル)
ピリジン-2-イル)プロパン-2-スルホアミド
から選択され；
　任意に、立体異性体、又は、エナンチオマー若しくはジアステレオマー、ラセミ体の1
つの形態であり、又は、立体異性体、又は、エナンチオマー及び／又はジアステレオマー
のいかなる混合割合の少なくとも2つの混合物の形態、又は、それらの対応する塩、又は
それらの対応する溶媒和物である、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項１２】
　式Iの請求項１に記載の化合物の製造方法であって、
【化７８】

　　　　　　　　　　　　　　(I)
　R1、R2、R5、V1、V2、V3、W、X、Y、Z及びm、並びに、

【化７９】

が、請求項１のとおりに定義されるか、又は、式Iaで表され、
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【化８０】

　　　　　　　　　　　　　(Ia)
　R1、R2、R3、R4、R5、V1、V2、V3、W、X、Y、Z、n及びmが、請求項１のとおりに定義さ
れ、
　式VIの化合物又は塩酸塩を含むその適切な塩が

【化８１】

　R1、R2、R5、V1、V2及びV3が、請求項１のとおりに定義され、(式Iの化合物に対して)
式VIIの、又は、(式Iaの化合物に対して)式VIIaの化合物とステップ1の条件下、反応され
、

【化８２】

　又は、
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【化８３】

　(R3、R4、W、X、Y、Z及びnが、請求項１のとおりに定義され)、各々、式(I)又は式(Ia)
の化合物をもたらし、
　ステップ1の式(VI)及び(VII又はVIIa)の化合物の還元的アミノ化反応が、還元剤で、非
プロトン系溶媒中において有機塩基の存在下で実施され、
　又は、前記還元剤がトリアセトキシボロヒドリドであり、非プロトン系溶媒がジクロロ
エタンであり、及び／又は、有機塩基がジイソプロピルエチルアミンである、
　ことを特徴とする、製造方法。
【請求項１３】
　式Vの請求項７に記載の化合物の製造方法であって、
【化８４】

　R1、R2、R3、R4、R5、n及びm、並びに、
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【化８５】

が、請求項７に定義のとおりであり、
　式VIII又は塩酸塩を含むその適切な塩、
【化８６】

　(R1、R2及びR5が、請求項７のとおりに定義され)が、式Xの化合物と、ステップ2の条件
下、反応され、
【化８７】

　(mは請求項７のとおりに定義され)、式IXの化合物をもたらし、
【化８８】

　(R1、R2、R5及びmが請求項７のとおりに定義され)、
　次に、式IXの前記化合物が、式IXXIの化合物とステップ3の条件下で反応し、
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【化８９】

　(R3、R4及びnが、請求項７のとおりに定義され)、ステップ3の条件下、式(V)の化合物
をもたらし、
　Xが、塩素を含むハロゲン又は硫酸エステルを含む脱離基であり、
　一般式(VIII)の前記化合物のステップ2の前記式(X)の化合物との反応が、塩基の存在下
、非プロトン性溶媒中で実施され、又は、前記塩基がEt3Nであり、非プロトン性溶媒がテ
トラヒドロフラン(THF)であり、及び／又は、前記反応が25～75℃の温度範囲で実施され
、
　一般式(IX)の前記化合物のステップ3の式(XI)の前記化合物との反応が、銅塩及びアス
コルビン酸ナトリウムの存在下、プロトン性有機溶媒と水との混合溶媒中で実施され、及
び／又は、前記銅塩がCuSO4・5H2Oであり、プロトン性有機溶媒と水との混合溶媒がt-BuO
H：H2O1:1であり、前記反応が室温下実施される、
　ことを特徴とする製造方法。
【請求項１４】
　請求項１～１１のいずれかに定義される化合物又はその薬学的に許容可能な塩、及び、
薬学的に許容可能な担体、アジュバント又はビヒクルを含有することを特徴とする、医薬
組成物。
【請求項１５】
　医薬としての使用のための請求項１～１１のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１６】
　疼痛、又は、中等度から重度の疼痛、内臓痛、慢性疼痛、がん性疼痛、偏頭痛、炎症性
疼痛、急性疼痛又は神経因性疼痛、異痛症または痛覚過敏の治療に対する医薬としての使
用のための請求項１～１１のいずれか１項に記載の化合物。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０００１
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０００１】
　本発明は、シグマ(σ)受容体及びμ-オピオイド受容体(MOR又はμ-オピオイド)の両方
に対する二重の薬理学的活性を有する化合物、特に、この薬理活性を有するピペラジン化
合物、係る化合物の製造方法、それらを含む医薬組成物、及びそれらの治療のための使用
、特に、疼痛治療におけるそれらの使用に関する。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００３７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００３７】
　アルケニルは、不飽和の、直鎖状又は分枝状の炭化水素を意味すると理解され、非置換
か、又は1回若しくは複数回置換されてもよい。それは、例えば、-CH=CH-CH3などの基を
包含する。アルケニルラジカルは、好ましくは、ビニル(エテニル)、アリル(2-プロペニ
ル)である。好ましくは、本発明との関連で、アルケニルは、C2-10-アルケニル、又は、
エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチ
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レンなどのC2-8アルケニルであり；又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン
若しくはヘキシレンなどのC2-6-アルケニルであり；又は、エチレン、プロピレン若しく
はブチレンなどのC2-4アルケニルである。
【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００３８
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００３８】
　アルキニルは、不飽和の、直鎖状又は分枝状の炭化水素を意味するものと理解され、非
置換か、又は一回若しくは複数回置換されていてもよい。それは、例えば、-C=C-CH3(1-
プロピニル)などの基を包含する。好ましくは、本発明との関連で、アルキニルは、C2-10
アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、ヘキシン、ヘプチン若しくは
オクチンなどのC2-8-アルキニルであり；又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン若
しくはヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；又は、エチン、プロピン若しくはブチン
などのC2-4-アルキニルである。
【手続補正５】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００８９
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００８９】
　一般式I、II、III、IV又はVの本発明の化合物のもう1つの好ましい実施態様において、
前記化合物は、化合物であり、
　R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CONR7R8、-SR6、-S(O)2R
6

、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロ

シクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンから選択され；好ましくは、ナ
フチル及びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含
み；好ましくは1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの環
は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含み；よ
り好ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンからなる群か
ら選択され；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R1が、ヒドロキシル、-NR6R7、-NR6S(O)2R

7、-NR6COR7、-NR6CON
R7R8、-S(O)2R

6、-S(O)2NR
6R7、-CONR6R7、置換又は非置換のフェニルなどのアリール、

及び、置換又は非置換のイミダゾールなどのヘテロシクリルであり；
　及び／又は、
　R2が、水素、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキ
ル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換の
アルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり
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、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含
み；好ましくは1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの環
は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含み；よ
り好ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンからなる群か
ら選択され；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキル；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペ
ンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキル；より好ましくは、メチル、エチル、プロピル又
はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8-アルケニルであり；好
ましく、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニル；より好ましくは、エチレン、プロピレン若しくはブチレンなどのC2-4-アルケニ
ルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10-アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン若しくはヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より
好ましくは、エチン、プロピン若しくはブチンなどのC2-4-アルキニルであり、
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル若しくはシクロヘキシルなどのC3-6シクロアルキルであり；
　及び／又は、
　ハロゲンが、フッ素、塩素、ヨウ素又は臭素のいずれかであり；好ましくは、塩素又は
フッ素であり；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R2が、水素、フッ素などのハロゲン、又は、CH3などのC1-4アル
キル若しくはCF3から選択され；
　及び／又は、
　R1及びR2が隣接する環中の原子に結合し、これらの原子と一緒に、飽和又は不飽和の、
置換又は非置換の環を形成し、式I、II、III、IV又はVのそれぞれのコア構造の環
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【化１２４】

　　　　　　　　　　、
【化１２５】

　　　　　　　　　、又は、
【化１２６】

に縮合し、さらなる非置換又は置換の環系に縮合してもよく；
　前記環は、非置換か、又は、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-OH、-NH2、-SH、=O、-OC1-4ア
ルキルの1つ以上で置換され、該-OC1-4アルキルは、非置換か、又はOH、ハロゲン、-CN、
若しくはC1-4アルキルの1つ以上によって置換され、該C1-4アルキルが、非置換か、又は
、OH若しくはハロゲン(F、Cl、I、Br)の1つ以上によって置換され；好ましくは、前記環
は、V1、V2、V3、V4及びV5で形成され、これらの全てが炭素であり、コア構造

【化１２７】

　又は
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【化１２８】

のフェニル環と縮合し、2環を形成し、より好ましくは、二環式複素環を形成し、もっと
も好ましくは、R1及びR2によってコア構造とともに形成された二環式複素環であり、非置
換か、又は、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-OH、-NH2、-SH、=O、-OC1-4アルキルの1つ以上
で置換されたベンズイミダゾール、インダゾール、インドリン及びベンゾチアゾールから
選択され、該-OC1-4アルキルは、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン、-CN又はC1-4ア
ルキルの1つ以上で置換され；該C1-4アルキルが、非置換か、又は、OH若しくはハロゲン(
F、Cl、I、Br)の1つ以上で置換され；
　及び／又は、
　R3が、置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換
又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及
び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくはナフチル及
びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含
み；好ましくは1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの環
は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含み；よ
り好ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され
、特にピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリ
ミジンであり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル若しくはブチルなどのC1-4アルキルであり、又はR3がアルキルではなく；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり；好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニルであり、より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC2-4アルケニ
ルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
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ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル又はシクロヘキシル、特にシクロペンチル又はシクロヘキシルなどのC3-6シ
クロアルキルであり；
　及び／又は、
　好ましくは、R3がアルキルではなく；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R3が、置換又は非置換のプロピル若しくはブチルなどのアルキル
から、ジエチルアセタミドなどのCONR6R7、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシ
クロヘキシルなどのシクロアルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルなどのアリー
ルから、又は、置換又は非置換のピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロイン
デン、ベンゾフラン、ピリミジンなどのヘテロシクリルから選択され、　又は、もっとも
好ましくは、R3が、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘキシルなどのシク
ロアルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルなどのアリールから、置換又は非置換
のピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジ
ンなどのヘテロシクリルから選択され；
　及び／又は、
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群からの1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり；
好ましくは、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ
以上のヘテロ原子を含有する1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり；より好
ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、ピ
ペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、イン
ダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール、
ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキノ
リン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール、
ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され、特
にピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジ
ンであり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル又はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり；好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
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ケニルであり；より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC2-4-アルケ
ニルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり、好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル又はシクロヘキシル、特にシクロペンチル又はシクロヘキシルなどのC3-6シ
クロアルキルであり；
　もっとも好ましくは、R4が水素から、又は、CH3若しくはCH2OHなどの置換又は非置換の
C1-4アルキルから選択され；
　及び／又は、
　R5が、水素、ヒドロキシ若しくはCH3であり、又は、水素若しくはCH3のみであり；
　及び／又は、
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され、
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれの結合する炭素若しくは窒素原子と一緒に、シクロ
アルキル若しくはヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくは、フェニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキル-アリールが、C1-4-アルキル-アリールであり；好ましくは、ベンジルで
あり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群からの1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり；
好ましくは、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ
以上のヘテロ原子を含む1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり；より好まし
くは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、ピペリ
ジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、インダゾ
ール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール、ピラ
ゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキノリン
、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール、ベン
ゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され、特にピ
リジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジンで
あり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル又はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
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チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり、好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC1-6-アル
ケニルであり；より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC1-4-アルケ
ニルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル又はシクロヘキシル、特にシクロペンチル又はシクロヘキシルなどのC3-6シ
クロアルキルであり、
　及び／又は、
　R6、R7又はR8が、各々が結合する炭素又は窒素原子と一緒に、シクロアルキル又はヘテ
ロシクリルの環を形成する場合に、この環は5又は6員であり、好ましくは、飽和、非置換
のシクロヘキシルなどの飽和の5又は6員のシクロアルキル環を形成し；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素から、メチル、エチル、
プロピル又はブチルなどの置換又は非置換のC1-4アルキルから、置換又は非置換のフェニ
ルなどのアリールから、置換又は非置換のピロリジンなどのヘテロシクリルから、又は
、置換若しくは非置換のベンジルなどのアルキル-アリールから選択され、又は、R6及びR
7が結合する炭素原子と一緒にシクロヘキシルなどのシクロアルキルの5又は6員の環を形
成する。
【手続補正６】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９１
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９１】
　一般式I、II、III、IV又はVの本発明の化合物のもう1つの好ましい実施態様において、
前記化合物は、化合物であり、
　R2が、水素、ハロゲン(F、Cl、I、Br)、-NR6R7、-SR6、-OR6、置換又は非置換のアルキ
ル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換の
アルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり
、
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含
み；好ましくは1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの環
は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含み；よ
り好ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
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ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され
；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキル；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペ
ンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキル；より好ましくは、メチル、エチル、プロピル又
はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8-アルケニルであり；好
ましく、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニル；より好ましくは、エチレン、プロピレン若しくはブチレンなどのC2-4-アルケニ
ルであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10-アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン若しくはヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より
好ましくは、エチン、プロピン若しくはブチンなどのC2-4-アルキニルであり、
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル若しくはシクロヘキシルなどのC3-6シクロアルキルであり；
　及び／又は、
　ハロゲンが、フッ素、塩素、ヨウ素又は臭素のいずれかであり；好ましくは、塩素又は
フッ素であり；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R2が、水素、フッ素などのハロゲン、又は、CH3などのC1-4アル
キル若しくはCF3から選択される。
【手続補正７】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９３
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９３】
　一般式I、II、III、IV又はVの本発明の化合物のもう1つの好ましい実施態様において、
前記化合物は、化合物であり、
　R3が、置換又は非置換のアルキル、CONR6R7、置換又は非置換のシクロアルキル、置換
又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及
び、置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくはナフチル及
びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1
つの環は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含
み；好ましくは1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり、少なくとも1つの環
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は、環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ以上のヘテロ原子を含み；よ
り好ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン
、ピペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、
インダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾー
ル、ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソ
キノリン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾー
ル、ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され
、特にピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリ
ミジンであり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル若しくはブチルなどのC1-4アルキルであり、又はR3がアルキルではなく；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり；好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニルであり、より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC2-4-アルケ
ニルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル又はシクロヘキシル、特にシクロペンチル又はシクロヘキシルなどのC3-6シ
クロアルキルであり；
　及び／又は、
　好ましくは、R3がアルキルではなく；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R3が、置換又は非置換のプロピル若しくはブチルなどのアルキル
から、ジエチルアセタミドなどのCONR6R7、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシ
クロヘキシルなどのシクロアルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルなどのアリー
ルから、又は、置換又は非置換のピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロイン
デン、ベンゾフラン、ピリミジンなどのヘテロシクリルから選択され、
　又は、もっとも好ましくは、R3が、置換又は非置換のシクロペンチル若しくはシクロヘ
キシルなどのシクロアルキルから、又は、置換又は非置換のフェニルなどのアリールから
、置換又は非置換のピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾ
フラン、ピリミジンなどのヘテロシクリルから選択される。
【手続補正８】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９４
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９４】
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　一般式I、II、III、IV又はVの本発明の化合物のもう1つの好ましい実施態様において、
前記化合物は、化合物であり、
　R4が、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換のシクロアルキル、置換又は
非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又は非置換のアリール、及び、
置換又は非置換のヘテロシクリルであり；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくはフェニルであり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群からの1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり；
好ましくは、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ
以上のヘテロ原子を含有する1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり；より好
ましくは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、ピ
ペリジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、イン
ダゾール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール、
ピラゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキノ
リン、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール、
ベンゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され、特
にピリジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジ
ンであり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル又はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり；好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニルであり；より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC2-4-アルケ
ニルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり、好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル又はシクロヘキシル、特にシクロペンチル又はシクロヘキシルなどのC3-6シ
クロアルキルであり；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R4が水素から、又は、CH3若しくはCH2OHなどの置換又は非置換の
C1-4アルキルから選択される。
【手続補正９】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９６
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９６】
　一般式I、II、III、IV又はVの本発明の化合物のもう1つの好ましい実施態様において、
前記化合物は、化合物であり、
　R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素、置換又は非置換のアルキル、置換又は非置換
のシクロアルキル、置換又は非置換のアルケニル、置換又は非置換のアルキニル、置換又
は非置換のアリール、及び、置換又は非置換のヘテロシクリルからなる群から選択され、
又は、R6、R7若しくはR8が、それぞれの結合する炭素若しくは窒素原子と一緒に、シクロ
アルキル若しくはヘテロシクリルの4～7員の環を形成してもよく；
　ここで、
　前記アリールが、フェニル、ナフチル又はアントラセンであり；好ましくは、ナフチル
及びフェニルであり；より好ましくは、フェニルであり；
　及び／又は、
　前記アルキル-アリールが、C1-4-アルキル-アリールであり；好ましくは、ベンジルで
あり；
　及び／又は、
　前記ヘテロシクリルが、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からな
る群からの1つ以上のヘテロ原子を含む1つ以上の飽和又は不飽和の環の複素環系であり；
好ましくは、少なくとも1つの環が環中に窒素、酸素及び／又は硫黄からなる群からの1つ
以上のヘテロ原子を含む1つ又は2つの飽和又は不飽和の環の複素環系であり；より好まし
くは、イミダゾール、オキサジアゾール、テトラゾール、ピリジン、ピリミジン、ピペリ
ジン、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ベンズイミダゾール、インダゾ
ール、ベンゾチアゾール、インドリン、フラン、トリアゾール、イソオキサゾール、ピラ
ゾール、チオフェン、ベンゾチオフェン、ピロール、ピラジン、キノリン、イソキノリン
、フタラジン、ベンゾ-1,2,5-チアジアゾール、インドール、ベンゾトリアゾール、ベン
ゾジオキソラン、ベンゾジオキサン、カルバゾール及びキナゾリンから選択され、特にピ
リジン、イミダゾール、インデン、2,3-ジヒドロインデン、ベンゾフラン、ピリミジンで
あり；
　及び／又は、
　前記アルキルが、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ペンチル、ヘキシル、ヘプチル
又はオクチルなどのC1-8アルキルであり；好ましくは、メチル、エチル、プロピル、ブチ
ル、ペンチル又はヘキシルなどのC1-6アルキルであり；より好ましくは、メチル、エチル
、プロピル又はブチルなどのC1-4アルキルであり；
　及び／又は、
　前記アルケニルが、C2-10-アルケニル、又は、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペン
チレン、ヘキシレン、ヘプチレン若しくはオクチレンなどのC2-8アルケニルであり、好ま
しくは、エチレン、プロピレン、ブチレン、ペンチレン又はヘキシレンなどのC2-6-アル
ケニルであり；より好ましくは、エチレン、プロピレン又はブチレンなどのC2-4-アルケ
ニルからであり；
　及び／又は、
　前記アルキニルが、C2-10アルキニル、又は、エチン、プロピン、ブチン、ペンチン、
ヘキシン、ヘプチン若しくはオクチンなどのC2-8-アルキニルであり；好ましくは、エチ
ン、プロピン、ブチン、ペンチン又はヘキシンなどのC2-6-アルキニルであり；より好ま
しくは、エチン、プロピン又はブチンなどのC2-4-アルキニルであり；
　及び／又は、
　前記シクロアルキルが、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、シクロヘプチル又はシクロオクチルなどのC3-8シクロアルキルであり；好ましくは
、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル又はシクロヘプチル
などのC3-7シクロアルキルであり；より好ましくは、シクロプロピル、シクロブチル、シ
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クロペンチル又はシクロヘキシルであり、
　及び／又は、
　R6、R7又はR8が、各々が結合する炭素又は窒素原子と一緒に、シクロアルキル又はヘテ
ロシクリルの環を形成する場合に、この環は5又は6員であり、好ましくは、飽和、非置換
のシクロヘキシルなどの飽和の5又は6員のシクロアルキル環を形成し；
　及び／又は、
　もっとも好ましくは、R6、R7及びR8が、相互に独立して、水素から、置換又は非置換の
メチル、エチル、プロピル又はブチルなどのC1-4アルキルから、置換又は非置換のフェニ
ルなどのアリールから、置換又は非置換のピロリジンなどのヘテロシクリルから、又は、
置換若しくは非置換のベンジルなどのアルキル-アリールから選択され、又は、R6及びR7

が結合する炭素原子と一緒にシクロヘキシルなどのシクロアルキルの5又は6員の環を形成
する。

【手続補正１０】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１１９
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１１９】
　本発明のもう1つの好ましい態様は、また、式Iの本発明の化合物の製造方法であり、
【化１５４】

　　　　　　　　　　　(I)
　R1、R2、R5、V1、V2、V3、W、X、Y、Z及びm、並びに、
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【化１５５】

が、請求項１又は式Iaに定義されているとおりであり、
【化１５６】

　　　　　　　　　　　　　　　(Ia)
　R1、R2、R3、R4、R5、V1、V2、V3、W、X、Y、Z、n及びmが、請求項１に定義されている
とおりであり、
　式VIの化合物又はその塩酸塩などの適切な塩が、

【化１５７】

(R1、R2、R5、V1、V2及びV3は、式Iに対して定義されるとおりであり)、
　(式Iの化合物に対して)式VIIの化合物と、又は、(式Iaの化合物に対して)式VIIaの化合
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物とステップ1の条件下、反応され、
【化１５８】

　又は、
【化１５９】

(R3、R4、W、X、Y、Z及びnは、式Iに対して定義されているとおりである)
　式(I)又は式(Ia)のそれぞれの化合物をもたらし、
　ステップ1の式(VI)及び(VII又はVIIa)の化合物の還元的アミノ化反応が、還元試薬で、
非プロトン溶媒中で、有機塩基の存在下、実施される。
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