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【手続補正書】
【提出日】平成22年9月7日(2010.9.7)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）
【化１】

〔式中、
ＸはＮまたはＣＲ５であり、ここでＲ５はハロ、シアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ７

－アルキルまたは好ましくは水素であり；
Ｒ１は置換もしくは非置換アリールであるか、または置換もしくは非置換ヘテロシクリル
であり；そして
Ｒ２は置換もしくは非置換アリールであるか、または置換もしくは非置換ヘテロシクリル
であり、これは環炭素原子を介して結合しており；
Ｒ３はシアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，
Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルまたは好ましくは水素であり；そして
Ｒ４はヒドロキシル、アミノまたは好ましくは水素である〕
の化合物、またはその塩。
【請求項２】
　置換もしくは非置換アリールが、記載されていれば、６～１４個の環炭素原子、より好
ましくは６～１０個の環炭素原子を有する芳香族性基、例えばフェニルまたはナフチルで
あり、これは非置換であるか、または１個以上、好ましくは３個まで、好ましくは２個ま
での下記群から独立して選択される置換基で置換されており：下記置換もしくは非置換ヘ
テロシクリル、とりわけピロリジニル、例えばピロリジノ、オキソピロリジニル、例えば
オキソピロリジノ、Ｃ１－Ｃ７－アルキル－ピロリジニル、２，５－ジ－（Ｃ１－Ｃ７ア
ルキル）ピロリジニル、例えば２，５－ジ－（Ｃ１－Ｃ７アルキル）－ピロリジノ、テト
ラヒドロフラニル、チオフェニル、Ｃ１－Ｃ７－アルキルピラゾリジニル、ピリジニル、
Ｃ１－Ｃ７－アルキルピペリジニル、ピペリジノ、アミノまたはＮ－モノ－もしくはＮ，
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Ｎ－ジ－［低級アルキル、フェニル、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルおよび／またはフェニル
－低級アルキル）－アミノで置換されたピペリジノ、環炭素原子を介して結合した非置換
もしくはＮ－低級アルキル置換ピペリジニル、ピペラジノ、低級アルキルピペラジノ、モ
ルホリノ、チオモルホリノ、Ｓ－オキソ－チオモルホリノもしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオ
モルホリノ；Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－
アルカノイルアミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－ア
ミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、カルバモイル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、［Ｎ－モノ－もし
くはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル］－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、
Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスル
ホニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、フェニル、ナフチル、モノ～トリ－［Ｃ１－Ｃ７－アル
キル、ハロおよび／またはシアノ］－フェニルまたはモノ～トリ－［Ｃ１－Ｃ７－アルキ
ル、ハロおよび／またはシアノ］－ナフチル；Ｃ３－Ｃ８－シクロアルキル、モノ～トリ
－［Ｃ１－Ｃ７－アルキルおよび／またはヒドロキシ］－Ｃ３－Ｃ８－シクロアルキル；
ハロ、ヒドロキシ、低級アルコキシ、低級－アルコキシ－低級アルコキシ、（低級－アル
コキシ）－低級アルコキシ－低級アルコキシ、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ、フェノキ
シ、ナフチルオキシ、フェニル－もしくはナフチル－低級アルコキシ；アミノ－Ｃ１－Ｃ

７－アルコキシ、低級－アルカノイルオキシ、ベンゾイルオキシ、ナフトイルオキシ、ホ
ルミル（ＣＨＯ）、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）
－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニルアミノ、
カルボキシ、低級アルコキシカルボニル、例えば；フェニル－もしくはナフチル－低級ア
ルコキシカルボニル、例えばベンジルオキシカルボニル；Ｃ１－Ｃ７－アルカノイル、例
えばアセチル、ベンゾイル、ナフトイル、カルバモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ
置換カルバモイル、例えばＮ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－置換カルバモイル（ここで、
当該置換基は低級アルキル、（低級－アルコキシ）－低級アルキルおよびヒドロキシ－低
級アルキルから選択される）；アミジノ、グアニジノ、ウレイド、メルカプト、低級アル
キルチオ、フェニル－もしくはナフチルチオ、フェニル－もしくはナフチル－低級アルキ
ルチオ、低級アルキル－フェニルチオ、低級アルキル－ナフチルチオ、ハロゲン－低級ア
ルキルメルカプト、スルホ、低級アルカンスルホニル、フェニル－もしくはナフチル－ス
ルホニル、フェニル－もしくはナフチル－低級アルキルスルホニル、アルキルフェニルス
ルホニル、ハロゲン－低級アルキルスルホニル、例えばトリフルオロメタンスルホニル；
スルホンアミド、ベンゾスルホンアミド、アジド、アジド－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、とり
わけアジドメチル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル、スルファモイル、Ｎ－モノ－もし
くはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－スルファモイル、モルホリノスルホニル、
チオモルホリノスルホニル、シアノおよびニトロ；ここで、置換アルキル（または本明細
書に記載の置換アリール、ヘテロシクリル等）の置換基または置換基の一部として上記の
各フェニルまたはナフチルはそれ自体非置換であるか、またはハロ、とりわけフルオロ、
クロロ、ブロモまたはヨード、ハロ－低級アルキル、例えばトリフルオロメチル、ヒドロ
キシ、低級アルコキシ、アジド、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（低級アルキ
ルおよび／またはＣ１－Ｃ７－アルカノイル）－アミノ、ニトロ、カルボキシ、低級－ア
ルコキシカルボニル、カルバモイル、シアノおよび／またはスルファモイルから独立して
選択される１個以上、例えば３個まで、好ましくは１もしくは２個の置換基で置換されて
おり；
置換もしくは非置換ヘテロシクリルが、不飽和（＝環内に可能な最高数の共役二重結合を
担持する）、飽和または部分飽和であり、かつ好ましくは単環式、またはより広い本発明
の局面において二環式もしくは三環式環であるヘテロ環式環であり；そして３～２４、よ
り好ましくは４～１６、最も好ましくは４～１０、最も好ましくは６個の環原子を有して
おり；ここで１個以上、好ましくは１～４、とりわけ１または２個の炭素環原子は窒素、
酸素および硫黄から成る群から選択されるヘテロ原子で置換されており、結合環は好まし
くは４～１２、とりわけ５～７個の環原子を有しており；該ヘテロ環式基（ヘテロシクリ
ル）は非置換であるか、または置換アルキルについて上記定義の置換基から成る群から選
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択される１個以上、とりわけ１～３個の置換基で置換されており；そしてここでヘテロシ
クリルはとりわけ、下記群から選択されるヘテロシクリル基であり：オキシラニル、アジ
リニル、アジリジニル、１，２－オキサチオラニル、チエニル（＝チオフェニル）、フラ
ニル、テトラヒドロフリル、ピラニル、チオピラニル、チアントレニル、イソベンゾフラ
ニル、ベンゾフラニル、クロメニル、２Ｈ－ピロリル、ピロリル、ピロリニル、ピロリジ
ニル、イミダゾリル、イミダゾリジニル、ベンゾイミダゾリル、ピラゾリル、ピラジニル
、ピラゾリジニル、チアゾリル、イソチアゾリル、ジチアゾリル、オキサゾリル、イソオ
キサゾリル、ピリジル、ピラジニル、ピリミジニル、ピペリジニル、ピペラジニル、ピリ
ダジニル、モルホリニル、チオモルホリニル、（Ｓ－オキソもしくはＳ，Ｓ－ジオキソ）
－チオモルホリニル、インドリジニル、アゼパニル、ジアゼパニル、とりわけ１，４－ジ
アゼパニル、イソインドリル、３Ｈ－インドリル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、ク
マリル、インダゾリル、トリアゾリル、テトラゾリル、プリニル、４Ｈ－キノリジニル、
イソキノリル、キノリル、テトラヒドロキノリル、テトラヒドロイソキノリル、デカヒド
ロキノリル、オクタヒドロイソキノリル、ベンゾフラニル、ジベンゾフラニル、ベンゾチ
オフェニル、ジベンゾチオフェニル、フタラジニル、ナフチリジニル、キノキサリル、キ
ナゾリニル、キナゾリニル、シノリニル、プテリジニル、カルバゾリル、ベータ－カルボ
リニル、フェナントリジニル、アクリジニル、ペリミジニル、フェナントロリニル、フラ
ザニル、フェナジニル、フェノチアジニル、フェノキサジニル、クロメニル、イソクロマ
ニル、クロマニル、ベンゾ［１，３］ジオキソール－５－イルおよび２，３－ジヒドロ－
ベンゾ［１，４］ジオキシン－６－イル、ここでこれらの各基は非置換であるか、または
置換アリールについて上記のものから選択される１個以上、好ましくは３個までの置換基
で置換されており、
そしてＸ、Ｒ３およびＲ４は請求項１に定義の通りである、
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその（好ましくは薬学的に許容される）塩。
【請求項３】
　置換もしくは非置換アリールが、記載されていれば、非置換であるか、または下記群か
ら独立して選択される１～３個の置換基で置換されたフェニル、ナフチルまたはインダニ
ルであり：Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ヒドロキシル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－
アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７

－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－
Ｃ７－アルカンスルホニル－アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－
アルキル、オキソ－ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピペリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アル
キル、ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ

１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルもしくはＣ

３－Ｃ１０－シクロアルキル）－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－（
アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－
［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキルアミノ）－Ｃ１－Ｃ７－アル
キル］－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、（Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルもしくはＣ３－Ｃ１０－シクロアルキル
）－オキソ－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、モルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－
アルキル、チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｓ－モノ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキ
ソ－チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルカノイル）－ピペ
ラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、オキソ－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７

－アルキル、イミダゾール－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピロリジン－１－カルボ
ニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピペリジン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピ
ペラジン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）ピペ
ラジン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、モルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－
Ｃ７－アルキル、チオモルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｓ－オキソ
－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、
カルバモイル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７
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－アルキル）－カルバモイル］－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィ
ニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル
、ハロ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－
ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ、ピロリジノ
、オキソ－ピロリジノ、ピペリジノ、ピペラジン－１－イル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキ
ル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルもし
くはＣ３－Ｃ１０－シクロアルキル）－ピペラジン－１－イル、４－（アミノ－Ｃ１－Ｃ

７－アルキル）－ピペラジン－１－イル、４－［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１

－Ｃ７－アルキルアミノ）－Ｃ１－Ｃ７－アルキル］－ピペラジン－１－イル、モルホリ
ノ、チオモルホリノ、Ｓ－オキソ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリノ、Ｃ１－Ｃ

７－アルカンスルホニルアミノ、カルバモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１

－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ

７－アルキルおよび／または（Ｎ’－モノ－もしくはＮ’，Ｎ’－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－ア
ルキル）－アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル、ピロリジン－１－カルボニ
ル、ピペリジン－１－カルボニル、ピペラジン－１－カルボニル、４－（Ｃ１－Ｃ７－ア
ルキル）ピペラジン－１－カルボニル、モルホリン－１－カルボニル、チオモルホリン－
１－カルボニル、Ｓ－オキソ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－１－カルボニ
ル、スルホ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル、ス
ルファモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－スルファモ
イル、モルホリノスルホニル、チオモルホリノスルホニル、Ｓ－オキソ－チオモルホリノ
スルホニル、Ｓ，Ｓ－ジオキソチオモルホリノスルホニル、シアノおよびニトロ；
そして置換もしくは非置換ヘテロシクリルが、好ましくはピロリル、オキソ－ピロリル、
２，３－ジヒドロインドリル、２－オキソ－２，３－ジヒドロインドリルまたは１Ｈ－ピ
リジノニルであり、これらは各々非置換であるか、または置換アリールについて上記のも
のから独立して選択される１～３個の基で置換されている、
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその塩。
【請求項４】
　ＸがＣＲ５またはＮであり、ここでＲ５はハロ、シアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－
アルコキシ、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ

７－アルキルまたは好ましくは水素であり；
Ｒ１が置換もしくは非置換アリールであるか、または置換もしくは非置換ヘテロシクリル
であり、
とりわけＲ１がフェニル、ナフチル、インダニル、ピリジル、オキソ－１Ｈ－ピリジル、
インドリル、ジヒドロインドリルまたはオキソ－ジヒドロインドリルであり、これらは各
々環炭素原子を介して結合しており、かつ非置換であるか、または下記群から独立して選
択される１～３個の基で置換されており：Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－
アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ－Ｃ１－
Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル
、ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、オキソ－ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピ
ペリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－
（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１

－Ｃ７－アルキルもしくはＣ３－Ｃ１０－シクロアルキル）－ピペラジン－１－イル－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル、４－（アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－ピペラジン－１－イル－
Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル
アミノ）－Ｃ１－Ｃ７－アルキル］－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、モ
ルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｓ－モノ－
もしくはＳ，Ｓ－ジオキソ－チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、カルバモイル－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル、［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カ
ルバモイル］－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル－Ｃ１－Ｃ７

－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ、ヒドロキ
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シル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７

－アルキル）－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ、ピロリジノ、オキソ－ピロリ
ジノ、ピペリジノ、ピペラジン－１－イル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－
アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルもしくはＣ３－Ｃ１０

－シクロアルキル）－ピペラジン－１－イル、４－（アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－
ピペラジン－１－イル、４－［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル
アミノ）－Ｃ１－Ｃ７－アルキル］－ピペラジン－１－イル、モルホリノ、チオモルホリ
ノ、Ｓ－オキソ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスル
ホニルアミノ、カルバモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル
、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルおよ
び／または（Ｎ’－モノ－もしくはＮ’，Ｎ’－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－アミノ
－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル、ピロリジン－１－カルボニル、ピペリジン－
１－カルボニル、ピペラジン－１－カルボニル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）ピペラジ
ン－１－カルボニル、モルホリン－１－カルボニル、チオモルホリン－１－カルボニル、
Ｓ－オキソ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－１－カルボニル、スルホ、Ｃ１

－Ｃ７－アルカンスルホニル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル、スルファモイル、Ｎ
－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－スルファモイル、モルホリノ
スルホニル、チオモルホリノスルホニル、シアノおよびニトロ、
Ｒ２がフェニル、ナフチル、インダニル、ピリジル、オキソ－１Ｈ－ピリジル、ピラゾリ
ル、チオフェニル、インドリル、ジヒドロインドリル、オキソ－ジヒドロインドリル、キ
ノリニル、イソキノリニルまたは１Ｈ－ベンゾイミダゾリルであり、これらは各々環炭素
原子を介して結合しており、かつ非置換であるか、または好ましくはメタ位で、（より好
ましくは１回）メタ位（好ましくは１回まで）およびパラ位で、またはパラ位で、下記群
から独立して選択される１～３個の基で置換されており：Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ヒドロ
キシル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－ア
ルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７

－アルカンスルホニル－アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニ
ル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル
、ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、オキソ－ピロリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピ
ペリジノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－
（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１

－Ｃ７－アルキルもしくはＣ３－Ｃ１０－シクロアルキル）－ピペラジン－１－イル－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル、４－（アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－ピペラジン－１－イル－
Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル
アミノ）－Ｃ１－Ｃ７－アルキル］－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４
－（Ｃ１－Ｃ７－アルカノイル）－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、オキ
ソ－ピペラジン－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピロリジン－１－カルボニル－Ｃ１

－Ｃ７－アルキル、ピペリジン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ピペラジン－
１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）ピペラジン－１
－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、モルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アル
キル、チオモルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｓ－オキソ－もしくは
Ｓ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－１－カルボニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７

－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アル
カノイルもしくはＣ３－Ｃ１０－シクロアルキル）－オキソ－ピペラジン－１－イル－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル、モルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７

－アルキル、Ｓ－モノ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソ－チオモルホリノ－Ｃ１－Ｃ７－アル
キル、イミダゾール－１－イル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、カルバモイル－Ｃ１－Ｃ７－ア
ルキル、［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル］
－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、
Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ、ヒドロキシル、Ｃ１－
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Ｃ７－アルコキシ、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）
－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ、ピロリジノ、オキソ－ピロリジノ、ピペリ
ジノ、ピペラジン－１－イル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ－
Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルもしくはＣ３－Ｃ１０－シクロアル
キル）－ピペラジン－１－イル、４－（アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－ピペラジン－
１－イル、４－［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキルアミノ）－Ｃ

１－Ｃ７－アルキル］－ピペラジン－１－イル、モルホリノ、チオモルホリノ、Ｓ－オキ
ソ－もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニルアミノ
、カルバモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７

－アルコキシ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルおよび／または（
Ｎ’－モノ－もしくはＮ’，Ｎ’－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－アミノ－Ｃ１－Ｃ７

－アルキル）－カルバモイル、ピロリジン－１－カルボニル、ピペリジン－１－カルボニ
ル、ピペラジン－１－カルボニル、４－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）ピペラジン－１－カル
ボニル、モルホリン－１－カルボニル、チオモルホリン－１－カルボニル、Ｓ－オキソ－
もしくはＳ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－１－カルボニル、スルホ、Ｃ１－Ｃ７－アル
カンスルホニル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル、スルファモイル、Ｎ－モノ－もし
くはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－スルファモイル、モルホリノスルホニル、
チオモルホリノスルホニル、Ｓ－オキソ－チオモルホリノスルホニル、Ｓ，Ｓ－ジオキソ
チオモルホリノスルホニル、シアノおよびニトロ、
Ｒ３はシアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，
Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルまたは好ましくは水素であり；そして
Ｒ４はヒドロキシル、アミノまたは好ましくは水素である；
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容される塩。
【請求項５】
　ＸがＣＲ５またはＮであり、ここでＲ５はハロ、シアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－
アルコキシ、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ

７－アルキルまたは好ましくは水素であり；
Ｒ１が置換もしくは非置換アリールであるか、または置換もしくは非置換ヘテロシクリル
であり、
Ｒ２がフェニル、ナフチル、ピリジル、ピラゾリル、チオフェニル、キノリニル、イソキ
ノリニルまたは１Ｈ－ベンゾイミダゾリルであり、これらは各々環炭素原子を介して結合
しており、かつ非置換であるか、または下記群から独立して選択される１～３個の基で置
換されており：Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７

－アルカノイルアミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－
アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、カルバモイル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、［Ｎ－モノ－も
しくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル］－Ｃ１－Ｃ７－アルキル
、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルフィニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンス
ルホニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、ハロ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ、アミ
ノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－
アルカノイルアミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニルアミノ、カルバモイル、Ｎ－モノ
－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル、スルホ、Ｃ１－Ｃ７

－アルカンスルホニル、スルファモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７

－アルキル）－スルファモイル、モルホリノスルホニル、チオモルホリノスルホニル、シ
アノおよびニトロ、
Ｒ３がシアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，
Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルまたは好ましくは水素であり；そして
Ｒ４がヒドロキシル、アミノまたは好ましくは水素である；
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容される塩。
【請求項６】
　ＸがＣＲ５またはＮであり、ここでＲ５はハロ、シアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－
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アルコキシ、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ

７－アルキルまたは好ましくは水素であり；
Ｒ１が置換もしくは非置換アリールであるか、または置換もしくは非置換ヘテロシクリル
であり、
Ｒ２がフェニル、ナフチル、ピリジル、ピラゾリル、チオフェニル、キノリニル、イソキ
ノリニルまたは１Ｈ－ベンゾイミダゾリルであり、これらは各々環炭素原子を介して結合
しており、かつ非置換であるか、または好ましくはメタ位、メタ位およびパラ位、または
パラ位で、下記群から独立して選択される１～３個の基で置換されており：Ｃ１－Ｃ７－
アルキル、アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ－Ｃ１

－Ｃ７－アルキル、Ｎ－Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－アミノ－Ｃ１－Ｃ７－アルキ
ル、カルバモイル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、［Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－
Ｃ７－アルキル）－カルバモイル］－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスル
フィニル－Ｃ１－Ｃ７－アルキル、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル－Ｃ１－Ｃ７－アル
キル、ハロ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルコキシ、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，
Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－アミノ、Ｃ１－Ｃ７－アルカノイルアミノ、Ｃ１－
Ｃ７－アルカンスルホニルアミノ、カルバモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ

１－Ｃ７－アルキル）－カルバモイル、スルホ、Ｃ１－Ｃ７－アルカンスルホニル、スル
ファモイル、Ｎ－モノ－もしくはＮ，Ｎ－ジ－（Ｃ１－Ｃ７－アルキル）－スルファモイ
ル、モルホリノスルホニル、チオモルホリノスルホニル、シアノおよびニトロ；
Ｒ３がシアノ、ヒドロキシル、Ｃ１－Ｃ７－アルキル、アミノ、Ｎ－モノ－もしくはＮ，
Ｎ－ジ－Ｃ１－Ｃ７－アルキルまたは好ましくは水素であり；そして
Ｒ４がヒドロキシル、アミノまたは好ましくは水素である；
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容される塩。
【請求項７】
　ＸがＣＨまたはＮであり；
Ｒ１が（とりわけ３，４，５－）トリメトキシフェニルまたは４－モルホリノフェニル、
（とりわけ３，４－もしくは３，５）－ジメトキシフェニル、（とりわけ４－）Ｎ－（２
－メトキシエチル）－カルバモイルフェニル、または（とりわけ４－）－Ｎ，Ｎ－（２－
ジメチルアミノ－エチル）－カルバモイルフェニルであり；
Ｒ２がフェニル、４－メチルフェニル、３－メチルフェニル、２－メチルフェニル、４－
アミノメチル－フェニル、３－アミノメチル－フェニル、４－アセチルアミノメチル－フ
ェニル、４－メタンスルホニルアミノメチル－フェニル、３－アセチルアミノメチル－フ
ェニル、３－メタンスルホニルアミノメチル－フェニル、４－メタンスルホニルアミノメ
チル－フェニル、４－（Ｎ－メチルカルバモイル）メチル－フェニル、４－メタンスルフ
ィニルメチル－フェニル、４－メタンスルホニルメチル－フェニル、３－クロロフェニル
、３－ヒドロキシフェニル、４－メトキシフェニル、３－メトキシフェニル、２－メトキ
シフェニル、４－アミノフェニル、３－アミノフェニル、２－アミノフェニル、３－Ｎ－
メチルアミノ－フェニル、４－Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ－フェニル、４－アセチルアミノ
－フェニル、３－アセチルアミノ－フェニル、４－メタンスルホニルアミノ－フェニル、
４－メタンスルホニルアミノ－フェニル、３－メタンスルホニルアミノ－フェニル、４－
カルバモイルフェニル、３－カルバモイルフェニル、４－（Ｎ－メチル－カルバモイル）
－フェニル、４－（Ｎ，Ｎ－ジメチル－カルバモイル）－フェニル、４－メタンスルホニ
ルフェニル、３－メタンスルホニルフェニル、４－スルファモイルフェニル＊、４－（Ｎ
－メチルスルファモイル）－フェニル、４－［Ｎ，Ｎ－（ジメチル）－スルファモイル］
－フェニル、４－モルホリノスルホニルフェニル、４－シアノフェニル、３－シアノフェ
ニル、３－ニトロフェニル、３－アミノ－４－メチル－フェニル、３－アミノ－４－メト
キシフェニル、３－アミノ－４－クロロフェニル、４－メトキシ－３－ニトロフェニル、
２Ｈ－ピラゾール－３－イル、５－Ｎ－メチルカルバモイル－チオフェニル、４－ピリジ
ル、３－ピリジル、２－ピリジル、６－メトキシ－ピリジン－３－イル、１Ｈ－ベンゾイ
ミダゾール－５－イル、キノリン－６－イルまたはイソキノリン－４－イルであり、そし
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て
Ｒ３およびＲ４が各々水素である；
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容される塩。
【請求項８】
　ＸがＣＨまたはＮであり；
Ｒ１がフェニル、（とりわけ３，４，５－）トリメトキシフェニル＊、（とりわけ３，４
－もしくは３，５－）ジメトキシフェニル＊、（とりわけ４－）モルホリノフェニル、（
とりわけ４－）Ｎ－（２－メトキシエチル）－カルバモイルフェニル＊、または（とりわ
け４－）Ｎ，Ｎ－（２－ジメチルアミノ－エチル）－カルバモイルフェニル＊、（とりわ
け４－）ジメチルアミノカルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ
４－）－（好ましくは４－）－（２－メトキシ－エチル－ピペラジン－（とりわけ１－）
イル－（とりわけ３－）－メチル－フェニル、（とりわけ４－）ピロリジン－１－カルボ
ニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ３－）メチル－（とりわけ４－
）－４－メチルピペラジン－１－カルボニル－フェニル、（とりわけ３－もしくは４－）
４－メチル－ピペラジン－１－イル－フェニル＊、（とりわけ４－）－４－エチル－ピペ
ラジン－１－イル－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ４－）－４－メチ
ル－ピペラジン－１－イル－（とりわけ３－）シアノ－フェニル、（とりわけ４－）－ピ
ペラジン－１－イル－フェニル、（とりわけ４－）－４－シクロプロピル－ピペラジン－
１－イル－フェニル、（とりわけ４－）－４－（２－ジメチルアミノエチル）－ピペラジ
ン－１－イル－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ４－）４－イソプロピ
ル－ピペラジン－１－イル）－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ４－）
Ｎ，Ｎ－ジエチルアミノカルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ
４－）４－エチルピペラジン－１－カルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル、（
とりわけ４－）－（４－エチルピペラジン－１－イルメチル）－（とりわけ３－）メチル
－フェニル、（とりわけ４－）Ｎ－メチルアミノカルボニル－（とりわけ３－）メチルフ
ェニル、（とりわけ４－）－４－（３，３，３－トリフルオロプロピル）－ピペラジン－
１－イル－（とりわけ３－）メチル－フェニル、（とりわけ４－）－４－（２－（Ｎ’，
Ｎ’－ジメチルアミノ）エチル－アミノカルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル
、（とりわけ４－）－メタンスルホニル－フェニル＊、（とりわけ４－）［（とりわけ２
－）－オキソ－ピロリジン－１－イル］－フェニル、（とりわけ４－）Ｎ，Ｎ－ジエチル
アミノカルボニル－（とりわけ３－）メトキシフェニル、（とりわけ３－）－４－メチル
ピペラジン－１－イル－（とりわけ４－）メチル－フェニル、（とりわけ３－）－４－メ
チルピペラジン－１－イル－（とりわけ４－）メトキシ－フェニル＊、（とりわけ３－も
しくは４－）－モルホリノメチル－（とりわけ４－もしくは３－）メチル－フェニル、（
とりわけ２－）アセチルアミノ－インダン－（とりわけ５－）イル、（とりわけ２－）オ
キソ－２，３－ジヒドロインドール－（とりわけ５－）イル、（とりわけ４－）メチルス
ルフィニルフェニル、（とりわけ４－）メトキシフェニル、（とりわけ４－）メチル－（
とりわけ３－）メトキシフェニル、（とりわけ４－）－Ｎ－（２－メトキシエチル）－ア
ミノカルボニル－フェニル、（とりわけ４－）Ｎ，Ｎ－ジメチルカルバモイル－フェニル
、（とりわけ３－）メタンスルホニルアミノ－フェニル、（とりわけ４－）メトキシカル
ボニル－（とりわけ３－）メトキシ－フェニル、（とりわけ４－）Ｎ，Ｎ－ジメチルカル
バモイル－（とりわけ３－）メトキシ－フェニル、（とりわけ４－）－（４－シクロプロ
ピル－ピペラジン－１－イル）－（とりわけ３－）メチル－フェニル＊、（とりわけ４－
）－Ｎ－（２－（Ｎ’，Ｎ’－ジメチルアミノエチル）－Ｎ－メチル－カルバモイル－（
とりわけ３－）メチル－フェニル＊、１，３－ジメチル－オキソ－１Ｈ－ピリジン－５－
イル、（とりわけ３－もしくは４－）モルホリノ－（とりわけ４－もしくは３－）メチル
－フェニル＊、（とりわけ４－）モルホリノメチル－（とりわけ３－）メチル－フェニル
、（とりわけ４－）モルホリン－１－カルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル、
（とりわけ４－）－Ｎ－２－（メトキシエチル）アミノカルボニル－（とりわけ３－）メ
チル－フェニル、（とりわけ４－）－Ｎ－（３－Ｎ’．Ｎ’－ジメチルアミノプロピル）
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アミノ－カルボニル－（とりわけ３－）メチル－フェニル、（とりわけ５－）－メチル－
（とりわけ６－）メトキシ－ピリジン－３－イル、（とりわけ４－）ジメチルカルバモイ
ル－（とりわけ３，５－）ジメチル－フェニル、（とりわけ４－）ジメチルカルバモイル
－（とりわけ３－）エチル－フェニル、（とりわけ４－（４－）Ｎ，Ｎ－ジメチルカルバ
モイル－（とりわけ３－）メチル－フェニルまたは（とりわけ４－）モルホリノ－（とり
わけ３－）シアノ－フェニルであり；
Ｒ２がフェニル、（とりわけ４－）メチルフェニル、（とりわけ３－）メチルフェニル、
（とりわけ２－）メチルフェニル、（とりわけ４－）－ヒドロキシメチル－フェニル、（
とりわけ４－）アミノメチル－フェニル、（とりわけ３－）アミノメチル－フェニル、（
とりわけ４－）アセチルアミノメチル－フェニル＊、（とりわけ４－）メタンスルホニル
アミノメチル－フェニル、（とりわけ３－）アセチルアミノメチル－フェニル、（とりわ
け３－）メタンスルホニルアミノメチル－フェニル＊、（とりわけ４－）メタンスルホニ
ルアミノメチル－フェニル、（とりわけ４－）（Ｎ－メチルカルバモイル）－メチルフェ
ニル＊、（とりわけ４－）メタンスルフィニルメチルフェニル、（とりわけ４－）メタン
スルホニルメチルフェニル、（とりわけ３－）クロロフェニル、（とりわけ３－）ヒドロ
キシフェニル、（とりわけ４－）メトキシフェニル、（とりわけ３－）メトキシフェニル
＊、（とりわけ２－）メトキシフェニル、（とりわけ４－）アミノフェニル、（とりわけ
３－）アミノフェニル、（とりわけ２－）アミノフェニル、（とりわけ３－）Ｎ－メチル
アミノ－フェニル、（とりわけ４－）Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノ－フェニル＊、（とりわけ
４－）アセチルアミノ－フェニル、（とりわけ３－）アセチルアミノ－フェニル、（とり
わけ４－）メタンスルホニルアミノ－フェニル＊、（とりわけ４－）メタンスルホニルア
ミノ－フェニル、（とりわけ３－）メタンスルホニルアミノ－フェニル＊、（とりわけ４
－）カルバモイルフェニル、（とりわけ３－）カルバモイルフェニル、（とりわけ４－）
（Ｎ－メチル－カルバモイル）－フェニル、（とりわけ４－）（Ｎ，Ｎ－ジメチル－カル
バモイル）－フェニル、（とりわけ４－）メタンスルホニルフェニル＊、（とりわけ３－
）メタンスルホニルフェニル、（とりわけ４－）スルファモイルフェニル＊、（とりわけ
４－）（Ｎ－メチルスルファモイル）－フェニル＊、（とりわけ４－）［Ｎ，Ｎ－（ジメ
チル）－スルファモイル］－フェニル、（とりわけ４－）モルホリノスルホニルフェニル
、（とりわけ４－）シアノフェニル、（とりわけ３－）シアノフェニル、（とりわけ３－
）ニトロフェニル、（とりわけ３－）アミノ－４－メチル－フェニル、（とりわけ３－）
アミノ－４－メトキシフェニル、（とりわけ３－）アミノ－４－クロロフェニル、（とり
わけ４－）メトキシ－３－ニトロフェニル、（とりわけ４－）モルホリン－４－イルメチ
ル－フェニル、（とりわけ３－）メチル－（とりわけ４－）モルホリン－４－イルメチル
－フェニル＊、（とりわけ３－）フルオロ－（とりわけ４－）モルホリン－４－イルメチ
ル－フェニル＊、（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ－ジオキソ－チオモルホリン－４－イルメチル
フェニル＊、（とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわけ４－）モルホリン－４－イル
メチル－フェニル、（とりわけ３－）フルオロ－（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ－ジオキソチオ
モルホリン－４－イルメチル－フェニル＊、（とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわ
け４－）Ｓ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－４－イルメチル－フェニル＊、（とりわけ３
－）トリフルオロメチル－（とりわけ４－）モルホリン－４－イルメチル－フェニル、（
とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわけ４－）［（好ましくは４－）アセチル－ピペ
ラジン－１－イル］メチル－フェニル、（とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわけ４
－）（好ましくは４－）ピペラジン－１－イル］メチル－フェニル、（とりわけ４－）［
（好ましくは４－）メチル－ピペラジン－１－イル］メチル－フェニル、（とりわけ３，
５－）ジフルオロ－（とりわけ４－）［（とりわけ３－）オキソ－ピペラジン－１－イル
］メチル－フェニル（とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわけ４－）［（好ましくは
４－）メチル－（とりわけ３－）オキソ－ピペラジン－１－イル］メチル－フェニル、（
とりわけ４－）イミダゾール－１－イルメチル－フェニル、（とりわけ４－）－４－メチ
ルピペラジン－１－カルボニル－フェニル、（とりわけ４－）モルホリン－４－カルボニ
ル－フェニル＊、（とりわけ２－もしくは３－）フルオロ－（とりわけ４－）モルホリン
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－４－カルボニル－フェニル＊、（とりわけ３－）メチル－（とりわけ４－）モルホリン
－４－カルボニル－フェニル＊、（とりわけ３，５－）ジフルオロ－（とりわけ４－）モ
ルホリン－４－カルボニル－フェニル、（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ－ジオキソチオモルホリ
ン－４－カルボニル－フェニル、（とりわけ３－）－フルオロ－（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ
－ジオキソチオモルホリン－４－カルボニル－フェニル＊、（とりわけ４－）モルホリン
－４－カルボニルメチル－フェニル＊、（とりわけ３－）フルオロ－（とりわけ４－）モ
ルホリン－４－カルボニルメチル－フェニル＊、［（とりわけ４－）モルホリン－４－カ
ルボニル－（１，１，ジメチル）－メチル］－フェニル、（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ－ジオ
キソチオモルホリン－４－カルボニルメチル－フェニル＊、（とりわけ３－）フルオロ－
（とりわけ４－）Ｓ，Ｓ－ジオキソチオモルホリン－４－カルボニルメチル－フェニル＊
、２Ｈ－ピラゾール－（とりわけ３－）イル、（とりわけ５－）Ｎ－メチルカルバモイル
－チオフェニル、（とりわけ４－）ピリジル、（とりわけ３－）ピリジル、（とりわけ２
－）ピリジル、（とりわけ６－）メトキシ－ピリジン－（とりわけ３－）イル、１Ｈ－ベ
ンゾイミダゾール－（とりわけ５－）イル、キノリン－（とりわけ６－）イルまたはイソ
キノリン－（とりわけ４－）イルであり、
（ここで、アスタリスク（＊）で印を付けた基が、その基が「とりわけ」の後の位置にあ
るならば、とりわけ好ましい）そして
Ｒ３およびＲ４が各々水素である；
請求項１に記載の式（Ｉ）の化合物またはその薬学的に許容される塩。
【請求項９】
　下記化合物名：
（７－ｍ－トリル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメトキシ－フ
ェニル）－アミン；
（７－フェニル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメトキシ－フェ
ニル）－アミン；
（７－ピリジン－３－イル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメト
キシ－フェニル）－アミン；
［７－（３－メトキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－
トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（２－メトキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－
トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（３－ヒドロキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５
－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（４－メトキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－
トリメトキシ－フェニル）－アミン；
（７－イソキノリン－４－イル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリ
メトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（３－クロロ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－ト
リメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（３－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－ト
リメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（４－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－ト
リメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（６－メトキシ－ピリジン－３－イル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３
，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（３－アミノ－４－メチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３
，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（２－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－ト
リメトキシ－フェニル）－アミン；
（７－キノリン－６－イル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメト
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キシ－フェニル）－アミン；
４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－ベンズアミド；
７－（４－メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４
，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－ベンゼンスルホンアミド；
４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－ベンゾニトリル；
［７－（２Ｈ－ピラゾール－３－イル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，
５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
Ｎ－メチル－４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサ
ゾール－７－イル］－ベンゼンスルホンアミド；
Ｎ，Ｎ－ジメチル－４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾ
オキサゾール－７－イル］－ベンゼンスルホンアミド；
｛７－［４－（モルホリン－４－スルホニル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－
イル｝－（３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
Ｎ－メチル－４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサ
ゾール－７－イル］－ベンズアミド；
Ｎ，Ｎ－ジメチル－４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾ
オキサゾール－７－イル］－ベンズアミド；
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－フェニル｝－メタンスルホンアミド；
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－フェニル｝－アセトアミド；
Ｎ－｛３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－フェニル｝－アセトアミド；
［７－（４－アミノメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，
５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－ベンジル｝－アセトアミド；
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－ベンジル｝－メタンスルホンアミド；
［７－（３－アミノメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，
５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
Ｎ－｛３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－ベンジル｝－アセトアミド；
２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］
－チオフェン－２－カルボン酸メチルアミド；
［７－（１Ｈ－ベンゾイミダゾール－５－イル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［４－（４－アミノ－フェニル）－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［４－（３－アミノ－フェニル）－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－オキサゾロ［５，４－ｃ］
ピリジン－４－イル］－ベンゼンスルホンアミド；
［７－（３－メトキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（４－モルホリ
ン－４－イル－フェニル）－アミン；
［７－（４－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（４－モルホリン



(13) JP 2010-503629 A5 2010.10.28

－４－イル－フェニル）－アミン；
Ｎ－｛４－［２－（４－モルホリン－４－イル－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－フェニル｝－メタン－スルホンアミド；
［７－（３－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（６－モルホリン
－４－イル－ピリジン－３－イル）－アミン；
Ｎ－（２－メトキシ－エチル）－４－［７－（４－スルファモイル－フェニル）－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ］－ベンズアミド
Ｎ－（２－ジメチルアミノ－エチル）－４－［７－（４－スルファモイル－フェニル）－
ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－ベンズアミド
４－［２－（３，４－ジメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］
－ベンゼンスルホンアミド
４－［２－（３，４－ジメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］
－Ｎ－メチル－ベンゼンスルホンアミド
４－［２－（３，５－ジメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］
－ベンゼンスルホンアミド
Ｎ－メチル－２－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾ
オキサゾール－７－イル］－フェニル｝－アセトアミド
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－ベンジル｝－メタンスルホンアミド；および
［７－（４－メタンスルフィニルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］
－（３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［４－（４－アミノ－フェニル）－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
（７－ｏ－トリル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメトキシ－フ
ェニル）－アミン：
３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－ベンゾニトリル：
（７－ピリジン－２－イル－ベンゾオキサゾール－２－イル）－（３，４，５－トリメト
キシ－フェニル）－アミン：
３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－ベンズアミド：
［７－（３－ニトロ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４，５－ト
リメトキシ－フェニル）－アミン：
［７－（３－メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，
４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
Ｎ－メチル－３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサ
ゾール－７－イル］－ベンゼンスルホンアミド：
［７－（４－メトキシ－３－ニトロ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
［７－（３－アミノ－４－クロロ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３
，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
［７－（３－アミノ－４－メトキシ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（
３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
［７－（４－ジメチルアミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（３，４
，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン：
Ｎ－｛３－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール
－７－イル］－フェニル｝－メタンスルホンアミド：
の化合物群から選択される、請求項１～８のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物またはそ
の薬学的に許容される塩。
【請求項１０】
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　下記化合物名：
［７－（３－アミノ－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－（４－モルホリン
－４－イル－フェニル）－アミン：；
Ｎ－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－オキサゾロ［５，４
－ｃ］ピリジン－４－イル］－ベンジル｝－メタンスルホンアミド；
４－［７－（３－フルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオキ
サゾール－２－イルアミノ］－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－チオモルホリン－４－イルメチル）－３，５－ジ
フルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチ
ル－ベンズアミド；
［４－（２－｛４－［４－（２－メトキシ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－３－メ
チル－フェニルアミノ｝－ベンゾオキサゾール－７－イル）－２－メチル－フェニル］－
モルホリン－４－イル－メタノン；
｛４－［７－（３－フルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオ
キサゾール－２－イルアミノ］－２－メチル－フェニル｝－ピロリジン－１－イル－メタ
ノン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－４－｛７－［４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル
］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－４－｛７－［４－（２－モルホリン－４－イル－２－オキソ－
エチル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
４－［７－（４－メタンスルホニルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル
アミノ］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－ベンズアミド；
２－（４－｛２－［３－メチル－４－（４－メチル－ピペラジン－１－カルボニル）－フ
ェニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－１－モルホリン－４－
イル－エタノン；
２－（２－フルオロ－４－｛２－［３－メチル－４－（４－メチル－ピペラジン－１－カ
ルボニル）－フェニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－１－モ
ルホリン－４－イル－エタノン；
２－（４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミノ］－ベ
ンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－１－モルホリン－４－イル－エタノン；
（２－フルオロ－４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルア
ミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－モルホリン－４－イル－メタノ
ン；
４－｛７－［２－フルオロ－４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル］－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－（７－｛４－［２－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イ
ル）－２－オキソ－エチル］－フェニル｝－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ）－２
，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－｛７－［３－フルオロ－４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル］－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチ
ル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－
ベンズアミド；
（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イル）－（２－フルオロ－
４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミノ］－ベンゾオ
キサゾール－７－イル｝－フェニル）－メタノン；
４－［７－（４－メタンスルフィニルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イ
ルアミノ］－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
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（２－メチル－４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミ
ノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－モルホリン－４－イル－メタノン
；
４－（７－｛４－［２－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イ
ル）－２－オキソ－エチル］－３－フルオロ－フェニル｝－ベンゾオキサゾール－２－イ
ルアミノ）－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチ
ル）－３－フルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ
－トリメチル－ベンズアミド；
２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－４－｛７－［３－メチル－４－（モルホリン－４－カルボニル
）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－４－［７－（４－モルホリン－４－イルメチル－３－トリフル
オロメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－ベンズアミド；
［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－［７－（３－
フルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イ
ル］－アミン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３－フルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［４－（４－エチル－
ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－アミン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［４－（４－メチル－ピペラジン－１
－イル）－フェニル］－アミン；
５－｛７－［３－フルオロ－４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル］－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ｝－２－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－ベンゾ
ニトリル；
｛２－フルオロ－４－［２－（４－ピペラジン－１－イル－フェニルアミノ）－ベンゾオ
キサゾール－７－イル］－フェニル｝－モルホリン－４－イル－メタノン；
［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－［７－（４－
メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－アミン；
４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミノ］－ベンゾオ
キサゾール－７－イル｝－ベンゼンスルホンアミド；
（４－｛２－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニルアミ
ノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－フルオロ－フェニル）－モルホリン－４－
イル－メタノン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［４－（４－メ
チル－ピペラジン－１－イル）－フェニル］－アミン；
（４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメ
チル）－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２
－メチル－フェニル）－ピロリジン－１－イル－メタノン；
（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミノ］
－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－メチル－フェニル）－モルホリン－４－イル－
メタノン；
［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオ
キサゾール－２－イル］－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－
フェニル］－アミン；
｛４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベ
ンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２－メチル－フェニル｝－ピロリジン－１－イル
－メタノン；
｛４－［４－（２－ジメチルアミノ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－３－メチル－
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フェニル｝－［７－（４－メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イ
ル］－アミン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［４－（４－イ
ソプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－アミン；
［４－（２－｛４－［４－（２－ジメチルアミノ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－
３－メチル－フェニルアミノ｝－ベンゾオキサゾール－７－イル）－２－メチル－フェニ
ル］－モルホリン－４－イル－メタノン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－メチル－ベンズアミド；
｛４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベ
ンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２－メチル－フェニル｝－（４－エチル－ピペラ
ジン－１－イル）－メタノン；
［４－（４－イソプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－［７－
（４－メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－アミン；
（４－｛２－［４－（４－イソプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニ
ルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－メチル－フェニル）－モルホリン－
４－イル－メタノン；
｛４－［４－（２－ジメチルアミノ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－３－メチル－
フェニル｝－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－
イルメチル）－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－ア
ミン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－｛４－［４－（
２－メトキシ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－３－メチル－フェニル｝－アミン；
（４－｛２－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニルアミ
ノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２，６－ジフルオロ－フェニル）－モルホリン
－４－イル－メタノン；
｛２－メチル－４－［７－（３－メチル－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）
－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－フェニル｝－ピロリジン－１－イル－メタノ
ン；
２－（４－｛２－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル
アミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－２－メチル－１－モルホリン
－４－イル－プロパン－１－オン；
４－｛２－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニルアミノ
］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－ベンゼンスルホンアミド；
［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－フェニル］－［７－（４－メタ
ンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－アミン；
［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－フェニル］－｛７－［４－（１
，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）－３，５－ジフル
オロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－アミン；
［７－（４－メタンスルホニル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル］－｛４－
［４－（２－メトキシ－エチル）－ピペラジン－１－イル］－３－メチル－フェニル｝－
アミン；
（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イル）－（４－｛２－［４
－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニルアミノ］－ベンゾオキ
サゾール－７－イル｝－フェニル）－メタノン；
４－｛７－［４－（４－アセチル－ピペラジン－１－イルメチル）－３，５－ジフルオロ
－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－メチル
－ベンズアミド；
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４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－ピペラジン－１－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－メチル－ベンズアミド；
（４－｛２－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イルメチル）－３－メチル－フェニ
ルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－フルオロ－フェニル）－モルホリン
－４－イル－メタノン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２，Ｎ－ジメチル－ベンズアミド；
［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオ
キサゾール－２－イル］－｛３－メチル－４－［４－（３，３，３－トリフルオロ－プロ
ピル）－ピペラジン－１－イル］－フェニル｝－アミン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ－（２－ジメチルアミノ－エチル）－２－メチル
－ベンズアミド；
４－（７－｛４－［２－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イ
ル）－２－オキソ－エチル］－フェニル｝－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ）－Ｎ
，Ｎ－ジエチル－２－メトキシ－ベンズアミド；
２－｛４－［２－（４－メタンスルホニル－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７
－イル］－フェニル｝－１－モルホリン－４－イル－エタノン；
１－（４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イ
ルメチル）－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝
－フェニル）－ピロリジン－２－オン；
１－｛４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）
－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－フェニル｝－ピロリジン－２－オン；
（４－｛２－［４－メトキシ－３－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルア
ミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－メチル－フェニル）－モルホリン－４－
イル－メタノン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［３－（４－メ
チル－ピペラジン－１－イル）－フェニル］－アミン；
（２－メチル－４－｛２－［３－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニルアミ
ノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－モルホリン－４－イル－メタノン
；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－［４－メトキシ
－３－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニル］－アミン；
｛２－フルオロ－４－［２－（３－メチル－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル
アミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－モルホリン－４－イル－メタ
ノン；
Ｎ－｛５－［７－（３－フルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－インダン－２－イル｝－アセトアミド；
Ｎ－（５－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イ
ルメチル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－インダン－２－イル
）－アセトアミド；
５－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－１，３－ジヒドロ－インドール－２－オン；
２－｛４－［２－（４－メタンスルフィニル－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－
７－イル］－フェニル｝－１－モルホリン－４－イル－エタノン；
［７－（４－イミダゾール－１－イルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イ
ル］－（３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
｛７－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イルメチル）－フェニル］－ベンゾオキサ
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ゾール－２－イル｝－（３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
［７－（４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－イル
］－（３，４，５－トリメトキシ－フェニル）－アミン；
４－［２－（４－メトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－Ｎ－
メチル－ベンゼンスルホンアミド；
１－モルホリン－４－イル－２－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルア
ミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－エタノン；
モルホリン－４－イル－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－
ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－メタノン；
（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フ
ェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－メタノン；
｛４－［２－（３，４，５－トリメトキシ－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７
－イル］－フェニル｝－メタノール；
４－［２－（３－メトキシ－４－メチル－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－
イル］－Ｎ－メチル－ベンゼンスルホンアミド；
Ｎ－（２－メトキシ－エチル）－４－｛７－［４－（モルホリン－４－カルボニル）－フ
ェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
Ｎ，Ｎ－ジメチル－４－［７－（４－スルファモイル－フェニル）－ベンゾオキサゾール
－２－イルアミノ］－ベンズアミド；
Ｎ－（２－メトキシ－エチル）－４－｛７－［４－（２－モルホリン－４－イル－２－オ
キソ－エチル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
Ｎ－（３－｛７－［４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル］－ベンゾオキサゾ
ール－２－イルアミノ｝－フェニル）－メタンスルホンアミド；
２－メトキシ－４－｛７－［４－（モルホリン－４－カルボニル）－フェニル］－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ｝－安息香酸メチルエステル；
２－メトキシ－Ｎ，Ｎ－ジメチル－４－｛７－［４－（モルホリン－４－カルボニル）－
フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－ベンズアミド；
２－メチル－２－（４－｛２－［４－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－フェニル
アミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－１－モルホリン－４－イル－
プロパン－１－オン；
［４－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－オキサゾ
ロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル］－［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）
－３－メチル－フェニル］－アミン；
｛４－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル｝－
［４－（４－エチル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－アミン；
［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－｛７
－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）－３
，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－アミン；
（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェ
ニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－メチル－フェニル）－モルホリン
－４－イル－メタノン；
（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェ
ニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－フルオロ－フェニル）－モルホリ
ン－４－イル－メタノン；
２－（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－
フェニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－フェニル）－２－メチル－１－モ
ルホリン－４－イル－プロパン－１－オン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ－（２－ジメチルアミノ－エチル）－２，Ｎ－ジ
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メチル－ベンズアミド；
Ｎ－（２－ジメチルアミノ－エチル）－４－｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ
＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾ
オキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ－ジメチル－ベンズアミド；
［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－［７
－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオキサ
ゾール－２－イル］－アミン；
５－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－１，３－ジメチル－１Ｈ－ピリジン－２－オン；
（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェ
ニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２－メチル－フェニル）－（１，１－
ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イル）－メタノン；
［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオ
キサゾール－２－イル］－（３－メチル－４－モルホリン－４－イル－フェニル）－アミ
ン；
｛７－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチル）
－３，５－ジフルオロ－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イル｝－（３－メチル－
４－モルホリン－４－イル－フェニル）－アミン；
（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イル）－｛４－［２－（３
－メチル－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－
７－イル］－フェニル｝－メタノン；
｛２－メチル－４－［２－（３－メチル－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニルア
ミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－モルホリン－４－イル－メタノ
ン；
２－メチル－２－｛４－［２－（３－メチル－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニ
ルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－フェニル｝－１－モルホリン－４－イル
－プロパン－１－オン；
４－｛４－［４－（１，１－ジオキソ－１ラムダ＊６＊－チオモルホリン－４－イルメチ
ル）－３，５－ジフルオロ－フェニル］－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－イル
アミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
４－｛７－［３，５－ジフルオロ－４－（３－オキソ－ピペラジン－１－イルメチル）－
フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズ
アミド；
４－｛２，６－ジフルオロ－４－［２－（３－メチル－４－モルホリン－４－イル－フェ
ニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－ベンジル｝－ピペラジン－２－オン；
４－（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－
フェニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２，６－ジフルオロ－ベンジル）
－ピペラジン－２－オン；
４－｛７－［３，５－ジフルオロ－４－（４－メチル－３－オキソ－ピペラジン－１－イ
ルメチル）－フェニル］－ベンゾオキサゾール－２－イルアミノ｝－２，Ｎ，Ｎ－トリメ
チル－ベンズアミド；
４－｛２，６－ジフルオロ－４－［２－（３－メチル－４－モルホリン－４－イル－フェ
ニルアミノ）－ベンゾオキサゾール－７－イル］－ベンジル｝－１－メチル－ピペラジン
－２－オン；
４－（４－｛２－［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－
フェニルアミノ］－ベンゾオキサゾール－７－イル｝－２，６－ジフルオロ－ベンジル）
－１－メチル－ピペラジン－２－オン；
４－［７－（４－メタンスルフィニルメチル－３－メチル－フェニル）－ベンゾオキサゾ
ール－２－イルアミノ］－２，Ｎ，Ｎ－トリメチル－ベンズアミド；
［４－（４－シクロプロピル－ピペラジン－１－イル）－３－メチル－フェニル］－［７
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－（４－メタンスルホニルメチル－３－メチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール－２－
イル］－アミン；
［７－（４－メタンスルフィニルメチル－３－メチル－フェニル）－ベンゾオキサゾール
－２－イル］－（４－メチル－３－モルホリン－４－イル－フェニル）－アミン；
｛４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベ
ンゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２－メチル－フェニル｝－モルホリン－４－イル
－メタノン；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ－（２－メトキシ－エチル）－２－メチル－ベン
ズアミド；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ－（３－ジメチルアミノ－プロピル）－２－メチ
ル－ベンズアミド；
［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベンゾオ
キサゾール－２－イル］－（６－メトキシ－５－メチル－ピリジン－３－イル）－アミン
；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２，６，Ｎ，Ｎ－テトラメチル－ベンズアミド；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２－エチル－Ｎ，Ｎ－ジメチル－ベンズアミド；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－Ｎ－（２－メトキシ－エチル）－２，Ｎ－ジメチル
－ベンズアミド；
４－［７－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリン－４－イルメチル－フェニル）－ベン
ゾオキサゾール－２－イルアミノ］－２－モルホリン－４－イル－ベンゾニトリル；
の化合物群から選択される、請求項１～９のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物またはそ
の薬学的に許容される塩。
【請求項１１】
　動物、とりわけヒトの体の処置に使用するための、請求項１～１０のいずれかに記載の
式（Ｉ）の化合物。
【請求項１２】
　使用がＪＡＫ２および／またはＪａｋ３キナーゼ介在性疾患の処置においてである、請
求項１１に記載の式（Ｉ）の化合物。
【請求項１３】
　請求項１～１０のいずれかに記載の化合物と、薬学的に許容される担体物質を含む医薬
組成物。
【請求項１４】
　ＪＡＫ２および／またはＪＡＫ３キナーゼ介在性疾患の処置に使用するための、請求項
１３に記載の医薬組成物。
【請求項１５】
　ＪＡＫ２および／またはＪＡＫ３キナーゼ介在性疾患の処置用医薬製剤の製造のための
、請求項１～１０のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物の使用。
【請求項１６】
　請求項１～１０のいずれかに記載の式（Ｉ）の化合物の製造方法であって、
ａ）式（ＩＩ）
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【化２】

〔式中、Ｘ、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は請求項１または請求項２～７のいずれか１つ以上に
おいて式（Ｉ）の化合物について定義のとおりであり、そしてＨａｌはハロ、とりわけブ
ロモである〕
の化合物を鈴木カップリング条件下で式（ＩＩＩ）
Ｒ２－Ｂ（ＯＨ）２　　　　（ＩＩＩ）
〔式中、Ｒ２は式（Ｉ）の化合物について定義のとおりである〕
のボロン酸またはその反応性誘導体と反応させること、または
ｂ）式（ＩＩ）
【化３】

〔式中、Ｘ、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は式（Ｉ）の化合物について定義のとおりであり、そ
してＨａｌはハロ、とりわけブロモである〕
の化合物をStilleカップリング条件下で式（ＩＩＩ＊）
Ｒ２－Ｓｎ（ａｌｋ）３　　　　（ＩＩＩ＊）
〔式中、Ｒ２は式（Ｉ）の化合物について定義のとおりであり、ａｌｋはアルキル、好ま
しくはＣ１－Ｃ７－アルキルである〕
の有機スズ化合物と反応させること、
および所望により、得られた式（Ｉ）の化合物を異なる式（Ｉ）の化合物に変換すること
、得られた式（Ｉ）の化合物の塩を異なるその塩に変換すること、得られた遊離形の式（
Ｉ）の化合物をその塩に変換すること、および／または得られた式（Ｉ）の化合物の１個
の異性体を１個以上の異なる得られた式Ｉの異性体から分離すること；
を含む方法。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００２３
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００２３】
　置換もしくは非置換ヘテロシクリルにおいて、ヘテロシクリルは好ましくはヘテロ環式
基であり、これは不飽和（＝環内に可能な最高数の共役二重結合を担持する）、飽和また
は部分飽和であり、かつ好ましくは単環式、またはより広い本発明の局面において二環式
もしくは三環式環である；そして３～２４、より好ましくは４～１６、最も好ましくは４
～１０、最も好ましくは６個の環原子を有しており；ここで１個以上、好ましくは１～４
、とりわけ１または２個の炭素環原子が窒素、酸素および硫黄から成る群から選択される
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ヘテロ原子で置換されており、結合環は好ましくは４～１２個、とりわけ５～７個の環原
子を有し；当該ヘテロ環式基（ヘテロシクリル）は非置換であるか、または１個以上、と
りわけ１～３個の置換アルキルについて上記定義の置換基から成る群から独立して選択さ
れる置換基で置換されており；そしてここで、ヘテロシクリルはとりわけオキシラニル、
アジリニル、アジリジニル、１，２－オキサチオラニル、チエニル（＝チオフェニル）、
フラニル、テトラヒドロフリル、ピラニル、チオピラニル、チアントレニル、イソベンゾ
フラニル、ベンゾフラニル、クロメニル、２Ｈ－ピロリル、ピロリル、ピロリニル、ピロ
リジニル、イミダゾリル、イミダゾリジニル、ベンゾイミダゾリル、ピラゾリル、ピラジ
ニル、ピラゾリジニル、チアゾリル、イソチアゾリル、ジチアゾリル、オキサゾリル、イ
ソオキサゾリル、ピリジル、ピラジニル、ピリミジニル、ピペリジニル、ピペラジニル、
ピリダジニル、モルホリニル、チオモルホリニル、（Ｓ－オキソまたはＳ，Ｓ－ジオキソ
）－チオモルホリニル、インドリジニル、アゼパニル、ジアゼパニル、とりわけ１，４－
ジアゼパニル、イソインドリル、３Ｈ－インドリル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、
クマリル、インダゾリル、トリアゾリル、テトラゾリル、プリニル、４Ｈ－キノリジニル
、イソキノリル、キノリル、テトラヒドロキノリル、テトラヒドロイソキノリル、デカヒ
ドロキノリル、オクタヒドロイソキノリル、ベンゾフラニル、ジベンゾフラニル、ベンゾ
チオフェニル、ジベンゾチオフェニル、フタラジニル、ナフチリジニル、キノキサリル、
キナゾリニル、キナゾリニル、シノリニル、プテリジニル、カルバゾリル、ベータ－カル
ボリニル、フェナントリジニル、アクリジニル、ペリミジニル、フェナントロリニル、フ
ラザニル、フェナジニル、フェノチアジニル、フェノキサジニル、クロメニル、イソクロ
マニル、クロマニル、ベンゾ［１，３］ジオキソール－５－イルおよび２，３－ジヒドロ
－ベンゾ［１，４］ジオキシン－６－イルから成る群から選択されるヘテロシクリル基で
あり、これらの基は各々非置換であるか、または置換アリールについて上記のものおよび
／またはオキソから選択される、１個以上、好ましくは３個までの置換基で置換されてい
る。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００３０
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００３０】
　プロテインチロシンキナーゼ（とりわけＪＡＫ２および／またはＪＡＫ３キナーゼ）介
在性疾患は、プロテインチロシンキナーゼの阻害、とりわけＪＡＫ（好ましくはＪＡＫ２
および／またはＪＡＫ３）キナーゼまたはＴＹＫ２の阻害、よりとりわけＪＡＫ２キナー
ゼの阻害（処置する疾患について、とりわけ増殖性疾患、例えば腫瘍疾患、白血病、真性
赤血球増加症、本態性血小板血症および骨髄化生を伴う骨髄線維症が記載され得る）およ
び／またはＪＡＫ３キナーゼ（好ましくは臓器移植拒絶、紅斑性狼瘡、多発性硬化症、リ
ウマチ性関節炎、乾癬、皮膚炎、クローン病、１型糖尿病および１型糖尿病の合併症のよ
うな疾患の（例えば免疫抑制による）処置が好ましいとして記載される）の阻害に有利な
方法で（例えば１個以上の症状の改善、疾患発症の遅延、一時的または完全な疾患の治癒
まで）応答するような障害である。
【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１３６
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１３６】
　式（ＩＩ）の化合物は例えば、式（ＩＶ）
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【化６】

のチオウレアを環化下、有機スルホニルクロライド、例えばトルエン－４－スルホニルク
ロライドの存在下、適切な溶媒、例えば環状エーテル、例えばテトラヒドロフラン中、水
および塩基、例えば水酸化ナトリウムの存在下、－２０～５０℃、例えばおよそ室温で、
反応させて得ることができる。
【手続補正５】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１９１
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１９１】
ｃ）４－ブロモ－オキサゾロ［５，４－ｃ］ピリジン－２－チオール
　４－アミノ－２－ブロモ－ピリジン－３－オール　１．３４ｇ（７．０９ｍｍｏｌ）を
ＥｔＯＨ　１３ｍｌに溶解させ、カリウムエチルキサントゲネート　１．８６ｇ（１１．
３ｍｍｏｌ）を加える。この混合物を１８時間、還流温度で撹拌する。室温に冷却後、反
応混合物を真空下で濃縮し、水５ｍｌを加える。酢酸を加えて、ｐＨ５に調節する。生成
物が結晶化を開始し、これを濾取し、水で２回洗浄し、乾燥させて表題化合物を得る。
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