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式 中 、
Aは ：
a) -OH；



b) -OR p 、 式 中 R p は ヒ ド ロ キ シ 保 護 基 で あ る ；
c) -R 1 、 式 中 R 1 は 独 立 し て ：  
　 (1) ア リ ー ル ；
　 (2) 置 換 ア リ ー ル ；
　 (3) ヘ テ ロ ア リ ー ル ； お よ び
　 (4) 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら 選 択 さ れ る ；
d) -OR 1 、 式 中 R 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
e) -R 2 、 式 中 R 2 は ：
　 (1) 水 素 ；
　 (2) ハ ロ ゲ ン ；
　 (3) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sま た は Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1、 2
、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
　 (4) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1、 2
、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む C 2 ～ C 1 2 ア ル ケ ニ ル ； な ら び に
　 (5) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1、 2
、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む C 2 ～ C 1 2 ア ル キ ニ ル
か ら 選 択 さ れ る ；
f) -OR 2 、 式 中 R 2 は 独 立 し て 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
g) -S(O) n R 1 1 、 式 中 n＝ 0、 1ま た は 2で あ り 、 R 1 1 は 独 立 し て 水 素 、 R 1 ま た は R 2 で あ り 、 こ
こ で R 1 お よ び R 2 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
h) -NHC(O)R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
i) -NHC(O)NHR 1 1 、 式 中 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
j) -NHS(O) 2 R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
k) NR 1 4 R 1 5 、 式 中 R 1 4 お よ び R 1 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て R 1 1 で あ り 、 こ こ で R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ
た 通 り で あ る ； な ら び に
l) -NHR 3 、 式 中 R 3 は ア ミ ノ 保 護 基 で あ る
か ら 選 択 さ れ 、
Bは ：
a) 水 素 ；
b) 重 水 素 ；
c) ハ ロ ゲ ン ；
d) -OH；
e) R 1 、 式 中 R 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
f) R 2 、 式 中 R 2 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
g) -OR p 、 式 中 、 Bが ハ ロ ゲ ン 、 -OH、 ま た は -OR p の と き 、 Aは R 1 ま た は R 2 で あ る と い う 条 件
で 、 R p は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
か ら 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
Aお よ び Bは 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 と 共 に ：
a) C=O；
b) C(OR 2 ) 2 、 式 中 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
c) C(SR 2 ) 2 、 式 中 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
d) C(OR 1 2 )(OR 1 3 )、 式 中 R 1 2 お よ び R 1 3 は 独 立 し て C 1 ～ C 6 ア ル キ ル で あ る か 、 ま た は 共 に -(
CH 2 ) m -で あ り 、 m＝ 2ま た は 3で あ る ；
e) C(SR 1 2 )(SR 1 3 )、 式 中 R 1 2 、 R 1 3 、 お よ び mは 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
f) C=CHR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
g) C=N-O-R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
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h) C=N-O-Ar 1 -M-Ar 2  、 式 中 、
　 (1) -Ar 1 -は R 3 1 、 こ こ で R 3 1 は 独 立 し て ：
　 　 　 (a) -R 1 、 式 中 -R 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 　 　 (b) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ
ー ル か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sま た は Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1
、 2、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む -C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
　 　 　 (c) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ
ー ル か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1
、 2、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む -C 2 ～ C 1 2 ア ル ケ ニ ル ； ま た は
　 　 　 (d) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ
ー ル か ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 0、 1
、 2、 ま た は 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 に 含 む -C 2 ～ C 1 2 ア ル キ ニ ル ；
か ら 選 択 さ れ る 、 で あ り ；
　 (2) -M-は 非 存 在 で あ る か 、 あ る い は
　 　 　 (a) O、 Sま た は Nか ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 ； お よ び
　 　 　 　   -C=N-、 -N=N-ま た は C(O)か ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の 基 ；
を 任 意 に 含 む -C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
　 　 　 (b) O、 Sま た は Nか ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 ； お よ び
　 　 　 　   -C=N-、 -N=N-ま た は C(O)か ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の 基 ；
を 任 意 に 含 む -C 2 ～ C 1 2 ア ル ケ ニ ル ；
　 　 　 (c) O、 Sま た は Nか ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 ； お よ び
　 　 　 　   -C=N-、 -N=N-ま た は C(O)か ら 選 択 さ れ る 0～ 3個 の 基 ；
を 任 意 に 含 む -C 2 ～ C 1 2 ア ル キ ニ ル ；
　 　 　 (d) 置 換 ア リ ー ル ；
　 　 　 (e) 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ま た は
　 　 　 (f) 置 換 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル ；
か ら 選 択 さ れ 、 な ら び に
　 (3) -Ar 2 は ：
　 　 　 (a) ア リ ー ル ；
　 　 　 (b) 置 換 ア リ ー ル ；
　 　 　 (c) ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ま た は
　 　 　 (d) 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル ；
か ら 選 択 さ れ る ；
i) C=NNHR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
j) C=NNHC(O)R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
k) C=NNHC(O)NHR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
l) C=NNHS(O) 2 R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
m) C=NNHR 3 、 式 中 R 3 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
n) C=NR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ； ま た は
o) C=N-N=CHR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る
か ら 選 択 さ れ 、
Xお よ び Yの 一 方 は 水 素 で あ り 、 他 方 は ：
a) 水 素 ；
b) 重 水 素 ；
c) -OH；
d) -OR p 、 式 中 R 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
e) -NR 4 R 5 、 式 中 R 4 お よ び R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ；
　 (1) 水 素 ；
　 (2) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か
ら 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ； ま た は
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　 (3) R 4 お よ び R 5 が 、 そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 原 子 と 共 に 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 0～
2個 の 付 加 へ テ ロ 原 子 を 含 む 3～ 10員 の ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る ；
か ら 選 択 さ れ る ；
か ら 選 択 さ れ る か 、
あ る い は Xお よ び Yは 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 と 共 に ：  
a) C=O；
b) C=N-Q、 式 中 Qは ：
　 (1) R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 (2) ア ミ ノ 保 護 基 ；
　 (3) C(O)R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 (4) OR 6 、 式 中 R 6 は 独 立 し て ：
　 　 　 (a) 水 素 ；
　 　 　 (b) -CH 2 O(CH 2 ) 2 OCH 3 ；
　 　 　 (c) -CH 2 O(CH 2 O) n CH 3 、 式 中 nは 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 　 　 (d) ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 選 択
さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た -C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
　 　 　 (e) C 3 ～ C 1 2 シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 　 　 (f) C(O)-C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
　 　 　 (g) C(O)-C 3 ～ C 1 2 シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 　 　 (h) C(O)-R 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 　 　 (ii) -Si(R a )(R b )(R c )、 式 中 R a 、 R b お よ び R c は そ れ ぞ れ 独 立 し て C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル
、 ア リ ー ル お よ び 置 換 ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ る ；
か ら 選 択 さ れ る ； あ る い は
　 (5) O-C(R 7 )(R 8 )-O-R 6 、 式 中 、 R 6 は 、 C(O)-C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル 、 C(O)-C 3 ～ C 1 2 シ ク ロ ア ル
キ ル 、 ま た は C(O)-R 1 で な い と い う 条 件 で 、 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ り 、 R 7 お よ び R 8 は そ
れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 と 共 に C 3 ～ C 1 2 シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ る か 、 あ る い は そ れ ぞ れ 独
立 し て
　 　 　 　 1. 水 素 ； ま た は
　 　 　 　 2. C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル
か ら 選 択 さ れ る ；
か ら 選 択 さ れ る 、
か ら 選 択 さ れ 、
Lは ：
a) -CH 3 ；
b) -CH 2 CH 3 ；
c) -CH(OH)CH 3 ；
d) ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ
る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 ～ C 6 ア ル キ ル ；
e) ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ
る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 2 ～ C 6 ア ル ケ ニ ル ；
f) ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ
る 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 2 ～ C 6 ア ル キ ニ ル ；
か ら 選 択 さ れ 、
Wは -NR 1 4 R 1 5 、 式 中 R お よ び R 1 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ：  
a) 水 素 ；
b) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら
選 択 さ れ た 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ル ；
c) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら
選 択 さ れ た 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 ～ C 1 2 ア ル ケ ニ ル ；
d) ハ ロ ゲ ン 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら
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選 択 さ れ た 1以 上 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 ～ C 1 2 ア ル キ ニ ル ；
e) R 1 4 お よ び R 1 5 が 、 そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 と 共 に ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 を 形 成 す る
；
か ら 選 択 さ れ る 、 で あ り 、
Zは ：
(a) 水 素 ；
(b) -OH；
(c) -OR p 、 式 中 R p は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
(d) -OR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
(e) -OC(O)R 1 1 、 式 中 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
(f) -OC(O)NHR 1 1 、 式 中 R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
(g) -O(O) n R 1 1 、 式 中 nお よ び R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ； あ る い は
(h) －
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
式 中 、
　 　 i. R 3 ''は 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ；
　 　 ii. Jま た は Gの 一 方 が 水 素 で あ り 、 他 方 が ：
　 　 　 　 1. 水 素 ；
　 　 　 　 2. 重 水 素 ；
　 　 　 　 3. -OH；
　 　 　 　 4. -OR p 、 式 中 R p は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
　 　 　 　 5. -OR 4 ''、 式 中 R 4 ''は 水 素 ま た は R 1 1 で あ り 、 こ こ で R 1 1 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り
で あ る ； ま た は
　 　 　 　 6. -NR 4 R 5 、 式 中 R 4 お よ び R 5 は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
か ら 選 択 さ れ る か 、 あ る い は
　 　 iii. そ の 替 わ り と し て 、 Jお よ び Gは そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 と 共 に ：
　 　 　 　 1. C=O；
　 　 　 　 2. C=N-Q、 式 中 Qは 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る ；
か ら 選 択 さ れ る 基 を 形 成 す る 、
か ら 選 択 さ れ 、 お よ び
R 2 'は 水 素 ま た は R p で あ り 、 こ こ で R p は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 、 な ら び に そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ 得 る 塩 、 エ ス テ ル お よ び プ ロ ド ラ ッ グ
。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 １ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 １ ６ 】
　 式 (IX)：
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【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Q、 Ar 1 、 M、 Ar 2 、 は 請 求 項 １ に 定 義 さ れ た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、
(a) 式 (16a)
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Q、 R 2 '、 お よ び R 4 ''は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 を 、 酸 化 開 裂 を 実 施 す る こ と の で き る 1つ ま た は 複 数 の 試 薬 と 反 応 さ せ
る 工 程 ；
(b) 式 (16b)
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Q、 R 2 '、 お よ び R 4 ''は 先 に 定 義 さ れ た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 工 程 (a)で 得 ら れ る 化 合 物 を 、 式
　 Ar 1 -M-Ar 2 -O-NH 2 、 式 中 、 Ar 1 、 Ar 2 、 お よ び Mは 請 求 項 １ に 定 義 さ れ た 通 り で あ る 、
の 化 合 物 と 、 酸 ま た は 塩 基 の 存 在 下 で 反 応 さ せ る 工 程 ； な ら び に
(c) 工 程 (d)か ら 得 ら れ る 化 合 物 を 任 意 に 脱 保 護 す る 工 程
を 含 む 、 方 法 。
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