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(57)【要約】
　式（Ｉ）の化合物およびそれの医薬として許容される
塩、エステル、アミドまたは同位体標識型（Ａ、Ｒ１お
よびＲ２は明細書で定義の通りである、）は、電位依存
性ナトリウムチャネル、例えばＮａｖ１．７および／ま
たはＮａｖ１．８によって予防または改善される状態ま
たは障害を治療する上で有用である。当該化合物の製造
方法が開示されている。式（Ｉ）の化合物の医薬組成物
、ならびにそのような化合物および組成物の使用方法も
開示されている。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　下記式（Ｉ）の化合物または該化合物の医薬として許容される塩もしくは同位体標識型
。
【化１】

　［式中、
　Ａは（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、および（ｉｖ）からなる群から選択され、各構造
（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、または（ｉｖ）：

【化２】

の左側の窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；
　Ｒ１は、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、
フェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環
式ヘテロアリールはＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコ
キシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ

２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（
Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２

ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）
（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（
Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ



(3) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ

Ｇ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２

ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｃは、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキル
からなる群から選択され；
　Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；
　Ｒ２ｅは、水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群
から選択され；
　Ｒ２ｆは、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；
　Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲ
ン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシ
ム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換され
ていても良く；
　Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキ
シム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；
　Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択
される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から
６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソ
ール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１

ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ
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２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２
、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ

６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１

－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
置換されていても良く；
　Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハ
ロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　ｍは１、２または３であり；
　ｎは１、２または３であり；
　ｐは１または２である。］
【請求項２】
　Ａが（ｉ）である請求項１に記載の化合物。
【化３】

【請求項３】
　Ｒ１がＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択される
請求項２に記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ２が水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１

－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２

ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ
２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ

２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項３に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
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Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項３に記載の化合物。
【請求項６】
　Ｒ２が－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３であり、Ｇ３が１もしくは２個のハロゲン
で置換されていても良い請求項５に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｒ１がフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い請求項２に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項７に記載の化合物。
【請求項９】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１

－Ｃ８ハロアルキル、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２

ｅからなる群から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｒ２ｄが各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｅがＣ２－Ｃ８アルケニルおよびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
　ｍが１である請求項８に記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｒ２が、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ
２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２

ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ
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２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ

２Ｒ２ｃからなる群から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｒ２ｃがＣ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｄが各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；
　Ｒ２ｅが、水素、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、お
よびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｆがＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；
　ｍが１または２である請求項８に記載の化合物。
【請求項１１】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項７に記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４からなる群から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、および



(7) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

ハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｄが各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
　Ｇ１がＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルがＣ１－Ｃ６

アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン
、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキルおよびオキソからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ１ａがＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルがＣ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、
ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキルおよびオキソからなる群から選択される１、２、３もしく
は４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ２がアリールであり、前記アリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは
４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ２ａがアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から
６員ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；
　Ｇ３が４から８員複素環であり、前記４から８員複素環がＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロ
キシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２

ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の
置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３ａが４から８員複素環であり、前記４から８員複素環がＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ

１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６

アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－
Ｃ４アルキルスルホニル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の
置換基で置換されていても良く；
　Ｇ４が５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールがＣ１－
Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａおよびＧ３ａからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　ｍが１または２であり；
　ｎが１であり；
　ｐが１である請求項１１に記載の化合物。
【請求項１３】
　Ｒ２が、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ４、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ

２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２

ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ
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２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（
Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｄが各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；
　Ｒ２ｆが－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；
　Ｇ１がＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルがＣ１－Ｃ６

アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン
、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム
、およびオキソからなる群から選択される１、２もしくは３個の置換基で置換されていて
も良く；
　Ｇ２がアリールであり、前記アリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択さ
れる１、２もしくは３個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ２ａがアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から
６員ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンか
らなる群から選択される１、２もしくは３個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３が４から８員複素環であり、前記４から８員複素環がＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、Ｇ
２ａおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もし
くは５個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３ａが４から７員複素環であり、前記４から７員複素環がＣ１－Ｃ６アルキル、ハロ
ゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキルおよびオキ
ソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ４が５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールがＣ１－
Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；
　ｍが１、２または３であり；
　ｎが１、２または３であり；
　ｐが１である請求項１１に記載の化合物。
【請求項１４】
　Ａが（ｉｉ）である請求項１に記載の化合物。
【化４】

【請求項１５】
　Ｒ１がＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択される
請求項１４に記載の化合物。
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【請求項１６】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項１５に記載の化合物。
【請求項１７】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項１５に記載の化合物。
【請求項１８】
　Ｒ１がフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い請求項１４に記載の化合物。
【請求項１９】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
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２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項１８に記載の化合物。
【請求項２０】
　Ｒ２が－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅであり、
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｒ２ｄおよびＲ２ｅがそれぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から
選択され；
　ｍが１または２である請求項１９に記載の化合物。
【請求項２１】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項１８に記載の化合物。
【請求項２２】
　Ｒ２が－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３であり、
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｇ３が１もしくは２個のハロゲンで置換されていても良く；
　ｍが１または２である請求項２１に記載の化合物。
【請求項２３】
　Ａが（ｉｉｉ）である請求項１に記載の化合物。
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【化５】

【請求項２４】
　Ｒ１がＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択される
請求項２３に記載の化合物。
【請求項２５】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項２４に記載の化合物。
【請求項２６】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項２４に記載の化合物。
【請求項２７】
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　Ｒ１がフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い請求項２３に記載の化合物。
【請求項２８】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項２７に記載の化合物。
【請求項２９】
　Ｒ２が－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅまたは－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃであり、
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｒ２ｃがＣ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｄが各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｅがＣ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され
；
　ｍが１または２である請求項２８に記載の化合物。
【請求項３０】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
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Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項２７に記載の化合物。
【請求項３１】
　Ｒ２が－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４または－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３であり
、
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂが各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルから
なる群から選択され；
　Ｇ３が１もしくは２個のＣ１－Ｃ４アルキルまたはハロゲンで置換されていても良く；
　Ｇ４がＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から
選択される１、２もしくは３個の置換基で置換されていても良く；
　ｍが１または２である請求項３０に記載の化合物。
【請求項３２】
　Ａが（ｉｖ）である請求項１に記載の化合物。

【化６】

【請求項３３】
　Ｒ１がＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択される
請求項３２に記載の化合物。
【請求項３４】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項３３に記載の化合物。
【請求項３５】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
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Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項３３に記載の化合物。
【請求項３６】
　Ｒ１がフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールがＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い請求項３２に記載の化合物。
【請求項３７】
　Ｒ２が、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
Ｏ２Ｒ２ｃからなる群から選択される請求項３６に記載の化合物。
【請求項３８】
　Ｒ２が、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
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Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択される請求項３６に記載の化合物。
【請求項３９】
　Ｒ２が－ＣＯ２Ｇ１であり、
　Ｇ１がＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルがＣ１－Ｃ６

アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒ
ドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、およびオキソからなる群から選択される１、２もしくは３
個の置換基で置換されていても良い請求項３８に記載の化合物。
【請求項４０】
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イ
ル］－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　イソプロピル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　イソブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（メチ
ルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチル－２－オキソペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソ－２，３－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－１，３－ジヒ
ドロ－２Ｈ－イミダゾール－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－シクロプロピル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［４
－（トリフルオロメチル）－１，３－チアゾール－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｓ，４Ｓ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－フルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｓ）－２－エチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－３，３－ジメチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピ
リミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（４
－メチル－１，３－チアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，４Ｒ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３，４－オキサジアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（５－
メチルピリミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｓ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（６
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（３－エチル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［（５－エトキシ－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（４，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］テトラヒドロピリミジン－
２（１Ｈ）－オン；
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－
３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［（５－シクロブチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（エチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－ヒドロキシピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（３Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］
アセトアミド；
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　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－［１－（３－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝メタンスルホンアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
メトキシエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２，２－ジメチルプロパノイル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ
－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－オキソシクロブチル）カルボニル］イミダゾリジン－２－オン；
　３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－Ｎ－メチル
－２－オキソイミダゾリジン－１－スルホンアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－オキソイミダゾリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２－メチルプロピル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，５Ｒ）－２，５－ビス（メトキシメチル）ピロリジン－１－イル
］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ヘキサヒドロピロロ［１，２－ａ］ピラジン－２（１Ｈ）－イル）－２－オキソエチル
］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－イソプロポキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチル－Ｎ－（テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－
４－イルメチル）アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（４－フルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［２－（２，６－ジメチルモルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［２－（モルホリン－４－イルメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イ
ミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチル－Ｎ－［２－（モルホリン－４－イル）
エチル］アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　Ｎ－（２－エトキシエチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（テトラヒドロフラン－３－イルメチル）アセ
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トアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチルペンタノイル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロペンチルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロヘキシルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
チエニルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
ブチルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（プロ
ピルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
プロピルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（エチルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－（２－ヒドロキシプロパン－２－イル）ピロリジン－１－イル］－２－
オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（３Ｓ）－テトラヒドロフラン－３－イル］
アセトアミド；
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－｛１－［３－（トリフルオロメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル
｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［５
－（トリフルオロメチル）ピリジン－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－イソブチルアセトアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［２－（アゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－イソプロピルアセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
プロポキシアセチル）イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［４
－（トリフルオロメチル）ピリジン－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［３－（エトキシメチル）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オ
キソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（８ａＳ）－ヘキサヒドロピロロ［１，２－ａ］ピラジン－２（１Ｈ）－イル］－２－
オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－オキサ－６－アザスピロ［３．３］ヘプタ－６－イル）－２－オキソエチル］イミ
ダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，５－ジメチルモルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［２－（１，４－ジオキサ－７－アザスピロ［４．４］ノナ－７－イル）－２－オ
キソエチル］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　４－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）ピペラジン－２，６－ジオン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（５－メチルヘキサヒドロピロロ［３，４－ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル）－２－オ
キソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（オクタヒドロ－４Ｈ－１，４－ベンゾオキサジン－４－イル）－２－オキソエチル］イ
ミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ヘキサヒドロシクロペンタ［ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル）－２－オキソエチル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（１Ｒ，３ｒ，６ｓ，８Ｓ）－４－アザトリシクロ［４．３．１．１３，

８］ウンデカ－４－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　（３ａＲ，６ａＳ）－５－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－２－メチルテト
ラヒドロピロロ［３，４－ｃ］ピロール－１，３（２Ｈ，３ａＨ）－ジオン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（８－メトキシ－３－アザビシクロ［３．２．１］オクタ－３－イル）－２－オキソエチ
ル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（１，４－ジオキサ－８－アザスピロ［４．６］ウンデカ－８－イル）－２
－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イ
ル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３ａＲ，４Ｒ，７Ｓ，７ａＳ）－オクタヒドロ－２Ｈ－４，７－メタノイソインドー
ル－２－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（１－メチルオクタヒドロ－６Ｈ－ピロロ［３，４－ｂ］ピリジン－６－イル）－２－オ
キソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－メチルモルホリン－４－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
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［（１Ｒ，６Ｓ）－９－メチル－３，９－ジアザビシクロ［４．２．１］ノナ－３－イル
］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（２－エチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（
２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－イソプロピルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－イソブチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　メチル１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｄ－プロリネート；
　１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｎ－フェニル－Ｄ－プロリンアミド；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｒ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－ヒドロキシ
ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－ヒドロキシ
ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－４－メチルペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－イソプロピルピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－イソプロピルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－イソプロピルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｒ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｒ）－２－フェニルピロリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（２－フェニルピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　シクロヘキシル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（６－
メチル－２－オキソヘプチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
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ヒドロキシ－６－メチルヘプチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロペンチル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロペンチル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロヘキシル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　シクロペンチル２－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－３－オキソヘキサヒドロイミダゾ［１，５－ａ］ピラジン－７（１Ｈ）－カルボキシ
レート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロヘキシル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロブチル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロブチル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［３－（ビシクロ［２．２．１］ヘプタ－２－イル）－２－オキソプロピル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
オキソ－２－フェニルエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロペンチル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
オキソプロピル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２－メチルヘキサ－５－エン－１－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（６－フルオロピリジン－３－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－エチル－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル）－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－メトキシフェニル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－フルオロフェニル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］エチル｝イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピリジン－３－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（１，３－ベンゾジオキソール－５－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
フルオロピリジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
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Ｓ）－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－３－（テトラヒドロフラン－３－イル）プロピル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－１－ヒドロキシブタン－２－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシブチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３，３－ジメチル－２－オキソブチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（３－
メチル－２－オキソブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－３－メチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－２－ヒドロキシエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－１－ヒドロキシ－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フ
ルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシ－２，４－ジメチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－２－ヒドロキシ－２，４－ジメチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｓ）－２－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－（メトキシメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミ
ダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｒ）－２－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（２，２－ジメチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　Ｎ－（３－フルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－（２，５－ジフルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（２－メチルベンジル）アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ）－１－フェニルエチル］アセトアミ
ド；
　Ｎ－（３，５－ジフルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
；
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　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｓ）－１－フェニルエチル］アセトアミ
ド；
　１－（１，３－ベンゾチアゾール－２－イルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２，３－ジメチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロペンチルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（テト
ラヒドロフラン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロプロピル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－シクロブチル－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ，５Ｒ）－５－（２－フルオロフェニル）テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－４－メチルペンチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピリ
ミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチル－２－オキソペンチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［（２，２－ジフルオロシクロプロピル）メチル］－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ゾロ［１，５－ａ］ピリミジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
メチル－２Ｈ－インダゾール－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（５－シクロプロピル－２－フリル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
フェニルエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロプロピルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２，５－アンヒドロ－１，３，４－トリデオキシ－２－（３－フルオロフェニル）－４
－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキ
ソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｄ－エリトロ－ペンチトール；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ，５Ｓ）－５－（３－フルオロフェニル）テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－（２，５－ジフルオロベンジル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－３－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（オキ
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セタン３－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　（２Ｒ）－１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）ピロリジン－２－カルボニト
リル；
　１－［２－（２－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－２－イル）－２－オキソエチル
］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　２，５－アンヒドロ－１，３，４－トリデオキシ－２－（３－フルオロフェニル）－４
－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキ
ソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｌ－トレオ－ペンチトール；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（３－
ヒドロキシシクロペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３－エチル－３－ヒドロキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル
］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［２－（３，４－ジフルオロピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［５－
（モルホリン－４－イル）ピリジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ダジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－（シクロプロピルメチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
－メチル－１，３－オキサゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（１ｓ，４ｓ）－７－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－７－イル］－
２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチルオキセタン３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－メトキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－２－メトキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（１－アセチルアゼチジン－３－イル）メチル］－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピリミジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ピリジン－３－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
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ミジン－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（オキ
セタン２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｓ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－４－イルメチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（２，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピリジン－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛［１－（ベンジルオキシ）シクロプロピル］メチル｝－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（５－
メトキシピリジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－５－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－ベンジル－２－オキソピロリジン－３－イル）－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－ｔｅｒｔ－ブチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（５－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）－３－｛１－［４－（トリフルオロメ
チル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）－３－［１－（２－フル
オロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（４，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（２，５－ジメチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］－３－［１－（
２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３－｛１－
［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル（５Ｒ）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－５－メチル－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　１－（１，３－オキサゾール－４－イルメチル）－３－｛１－［４－（トリフルオロメ
チル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（２－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
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－メチル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｒ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチルイミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｒ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メトキシピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－イソプロピル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（２－エチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］－３－［１－（２－フ
ルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（５－シクロプロピル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（１Ｒ）－１－（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イ
ミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［２
－（メトキシメチル）－１，３－チアゾール－４－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－２－イルメチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］テトラヒドロピリミジン－
２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（６
－メチルピラジン－２－イル）メチル］テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］テトラヒドロピリミジン
－２（１Ｈ）－オン；
　１－［（５－エチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（５－ｔｅｒｔ－ブチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－チアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；



(28) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（トラ
ンス－４－ヒドロキシシクロヘキシル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
オキソシクロヘキシル）イミダゾリジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アゼチジン－１－カルボキシレート
；
　１－（アゼチジン－３－イル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛１－
［（１－ヒドロキシシクロプロピル）カルボニル］アゼチジン－３－イル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　２－（３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アゼチジン－１－イル）－２－オキソアセトア
ミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（メチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（１Ｒ，２Ｒ）－２－（ベンジルオキシ）シクロヘキシル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｒ，２Ｒ）－２－ヒドロキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（プロピルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（１Ｓ，２Ｓ）－２－（ベンジルオキシ）シクロヘキシル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－ヒドロキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］－３－（１－フェニル－１
Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］－３－［１－（ピリジン－
２－イル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－メトキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－イソブトキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ）－２－オキソシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－｛［（２，２－ジクロロシクロプロピル）メチル］スルホニル｝アゼチジン
－３－イル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛１－［（シクロプロピルメチル）スルホニル］アゼチジン－３－イル｝－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛１－
［（２，２，２－トリフルオロエチル）スルホニル］アゼチジン－３－イル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（イソブチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
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　ｔｅｒｔ－ブチル｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセテート；
　エチル（２Ｚ）－３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アクリレート；
　エチル（２Ｅ）－３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アクリレート；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝プロパノエート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－ヒドロキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（モルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－シクロヘキシル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－３－｛２－［（３Ｓ）
－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピペリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［２－（４，４－ジフルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［２－（３－フルオロアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［４－（トリフルオロメチル）ピペリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［３－（トリフルオロメチル）ピペリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，５Ｓ）－８－オキサ－３－アザビシクロ［３．２．１］オクタ－３－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（３－オキソピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（アゼパン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（２，２，２－トリフルオロエチル）アセトア
ミド；
　１－［１－（３，３－ジメチルブチル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２
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－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－ｔｅｒｔ－ブチル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－３－｛２－［（３Ｓ
）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－（１－フェニル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（３Ｓ）－３－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３－フルオロ－３－メチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロブチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトア
ミド；
　（１Ｒ，５Ｓ）－８－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－８－アザビシクロ［
３．２．１］オクタン－３－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（３，３，４，４－テトラフルオロピロリジン－１－イル）エチル］イミダ
ゾリジン－２－オン；
　１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）アゼパン－４－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛（１
Ｚ）－３－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロパ－１－
エン－１－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－エチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［１－（ヒドロキシメチル）シクロブチル］ア
セトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｒ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｓ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－メトキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル）ア
セトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（オキセタン３－イル）アセトアミド；
　Ｎ－シクロブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－シクロペンチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－シクロヘキシル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
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ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［２－（３－アセチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（トランス－３－メトキシシクロブチル）アセ
トアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛（１
Ｅ）－３－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロパ－１－
エン－１－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－（２，２－ジメチルシクロプロピル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトア
ミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［３－（トリフルオロメチル）アゼチジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－｛２－［３－（ジフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－イソプロポキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ，２Ｓ）－２－ヒドロキシシクロペン
チル］アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（１－メチルシクロプロピル）アセトアミド；
　Ｎ－［（１Ｓ，２Ｓ）－２－（ベンジルオキシ）シクロペンチル］－２－｛３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジ
ン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－［（１Ｒ，２Ｒ）－２－（ベンジルオキシ）シクロペンチル］－２－｛３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジ
ン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
イソブトキシテトラヒドロフラン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ，２Ｓ）－２－イソブトキシシクロペ
ンチル］アセトアミド；
　１－［１－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－［
（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　Ｎ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロヘキシル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロペンチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３ａＲ，６ａＳ）－ヘキサヒドロシクロペンタ［ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル］
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－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３，３，３－トリフルオロプロピル）アセト
アミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－メチル
イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎα－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｄ－フェニルアラニンアミド；
　Ｎ－ｔｅｒｔ－ブチル－Ｎ２－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イン
ダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｌ－バリン
アミド；
　Ｎ－（２，２－ジフルオロシクロペンチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　１－［１－（３，５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛
２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３－オキソシクロブチル）アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３－ヒドロキシシクロブチル）アセトアミド
；
　Ｎ－シクロブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチルアセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－メチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［１－（トリフルオロメチル）シクロブチル］
アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［３－（ヒドロキシイミノ）シクロブチル］ア
セトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［３－（メトキシイミノ）シクロブチル］アセ
トアミド；
　Ｎ－（４，４－ジフルオロシクロヘキシル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；および
　Ｎ－（２，２－ジメチルプロピル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
から選択される請求項１に記載の化合物。
【請求項４１】
　医薬として許容される担体と組み合わせて治療上有効量の請求項１に記載の化合物を含
む医薬組成物。
【請求項４２】
　有効量の請求項１に記載の化合物を投与することを含む、哺乳動物での疼痛効果を選択
的に調節する方法。
【請求項４３】
　有効量の請求項１に記載の化合物を投与することを含む、哺乳動物での電位依存性ナト
リウムチャネルＮａｖ１．７および／またはＮａｖ１．８によって調節される状態または
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障害の治療方法。
【請求項４４】
　前記状態または障害が、変形性関節症痛、関節痛（膝痛）、神経因性疼痛、手術後疼痛
、腰背痛、および糖尿病性神経障害、外科手術中の疼痛、がん性疼痛、化学療法誘発疼痛
、群発性頭痛を含めた頭痛、緊張性頭痛、片頭痛の疼痛、三叉神経痛、帯状疱疹痛、ヘル
ペス後神経痛、手根管症候群、炎症性疼痛、関節リウマチからの疼痛、大腸炎、間質性膀
胱炎の疼痛、内臓痛、腎結石からの疼痛、胆石からの疼痛、狭心症、線維筋痛症、慢性疼
痛症候群、視床痛症候群、脳卒中からの疼痛、幻肢痛、日焼け、神経根症、複合性局所疼
痛症候群、ＨＩＶ感覚神経障害、中枢神経因性疼痛症候群、多発性硬化症痛、パーキンソ
ン病疼痛、脊髄損傷疼痛、月経痛、歯痛、骨転移からの疼痛、子宮内膜症からの疼痛、子
宮筋腫からの疼痛、侵害受容性疼痛、痛覚過敏、顎関節痛、遺伝性肢端紅痛症（ＩＥＭ）
ならびに発作性激痛障害（ＰＥＰＤ）を含めた疼痛からなる群から選択される請求項１８
に記載の方法。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、電位依存性ナトリウムチャネルによって媒介および調節される疾患および状
態を処置する際に有用なナトリウムチャネル（例えば、Ｎａｖ１．７およびＮａｖ１．８
）遮断薬であるインダゾール尿素類に関する。加えて、本発明は、本発明の化合物を含有
する組成物およびその調製のプロセスに関する。
【背景技術】
【０００２】
　電位依存性ナトリウムチャネル（ＶＧＳＣ、Ｎａｖ１．ｘ）は、ナトリウムイオンの流
入を調節することによって、神経および筋肉などの興奮性組織における活動電位の開始お
よび伝播に寄与する。９種類のナトリウムチャネルアイソフォームの１つ、Ｎａｖ１．７
は、末梢神経系において優先的に発現され、そこにおいてこれは、ニューロンで興奮する
活動電位のための閾値チャネルとして作用する（Ｃｕｍｍｉｎｓ　ＴＲ，　ｅｔ　ａｌ．
　Ｅｘｐｅｒｔ　Ｒｅｖ　Ｎｅｕｒｏｔｈｅｒ　２００７；７：１５９７－１６１２．；
Ｒｕｓｈ　ＡＭ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｊ　Ｐｈｙｓｉｏｌ　２００７；５７９：１－１４．
）。末梢神経系におけるナトリウムチャネルの異常活性と慢性疼痛の病態生理学との関連
を示す証拠が非常に多くある（Ｇｏｌｄｉｎ　ＡＬ，　ｅｔ　ａｌ．；Ｎｅｕｒｏｎ　２
０００；２８：３６５－３６８；Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ａｎｎｕ　
Ｒｅｖ　Ｎｅｕｒｏｓｃｉ　２０１０；３３：３２５－３４７．）。Ｎａｖ１．７をコー
ドする遺伝子ＳＣＮ９Ａにおける多型は、そのチャネルの機能獲得型突然変異または機能
喪失型突然変異のいずれかから起こるヒト疼痛障害を引き起こす。臨床的に、ＶＧＳＣ遮
断薬は疼痛の管理において有用であると分かっていたが、これらの有用性は、不完全な有
効性および乏しい耐容性によって制限されることが多い。局所麻酔薬（例えば、リドカイ
ン）、抗不整脈剤（例えば、メキシレチン）、および抗けいれん薬（例えば、ラモトリジ
ン）は、全て、これらの分子標的の予備知識なく確認された比較的弱い（高マイクロモル
範囲のＩＣ５０値）非選択的（Ｎａｖ１．ｘサブタイプおよび他のイオンチャネルに対し
て）ＶＧＳＣ遮断薬である。
【０００３】
　ＶＧＳＣは、大きな（２６０ｋＤａ）αサブユニットおよび１以上のより小さいβサブ
ユニットで構成される内在性形質膜タンパク質である（Ｈａｒｇｕｓ　ＮＪ　ｅｔ　ａｌ
．　Ｅｘｐｅｒｔ　Ｏｐｉｎ　Ｉｎｖｅｓｔ　Ｄｒｕｇｓ　２００７；１６：６３５－６
４６）。９つのαサブユニット（Ｎａｖ１．１－Ｎａｖ１．９）および４つのβサブユニ
ット（β１－β４）が、哺乳動物において同定された。その各種ＶＧＳＣサブタイプは、
多様な機能特性および固有の発現パターンを示し、特定の信号の伝達において異なった関
与を示唆している。Ｎａｖ１．７、Ｎａｖ１．８およびＮａｖ１．９は、ヒトおよびげっ
歯類における末梢神経系で優勢に発現される（Ｗａｘｍａｎ　ＳＧ　Ｂｒａｉｎ　２０１
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０；１３３：２５１５－２５１８）。Ｎａｖ１．７の生物物理学的特徴は、活動電位の開
始における役割を示唆し、他方、Ｎａｖ１．８は、感覚ニューロンにおける活動電位の上
昇行程への主要な寄与体である。Ｎａｖ１．９は、静止膜電位の設定に関与する永久電流
を生成する。
【０００４】
　Ｎａｖ１．７アイソフォームは、小さなおよび大きな直径の両方のＤＲＧニューロンに
おいて、ならびに交感ニューロンにおいて、そして疼痛を処理するニューロンの末梢軸索
末端において発現される。Ｎａｖ１．７は、糖尿病性神経障害などの炎症性疼痛および神
経因性疼痛の前臨床モデルにおいて上昇する（Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．
　Ｎａｔ　Ｒｅｖ　Ｎｅｕｒｏｓｃｉ．　２０１３；１４：４９－６２；Ｈｏｎｇ　Ｓ，
　ｅｔ　ａｌ．　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｂｉｏｌｏｇｉｃａｌ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ．
　２００４；２７９：２９３４１－２９３５０；Ｐｅｒｓｓｏｎ　ＡＫ，　ｅｔ　ａｌ．
　Ｅｘｐ　Ｎｅｕｒｏｌ．　２０１１；２３０：２７３－２７９．）。Ｎａｖ１．７は、
有痛性神経腫、例えば幻肢痛を有する被切断者でのものにおいて、そして有痛性歯髄にお
いて蓄積することが示されている（Ｂｅｎｅｎｇ　Ｋ，　ｅｔ　ａｌ．　ＢＭＣ　Ｎｅｕ
ｒｏｓｃｉ．　２０１０；１１：７１；Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｎａ
ｔ　Ｒｅｖ　Ｎｅｕｒｏｓｃｉ．　２０１３；１４：４９－６２）。Ｎａｖ１．７をコー
ドする遺伝子であるＳＣＮ９Ａにおける単一ヌクレオチド多型に関与する希なヒト遺伝子
状態により、疼痛経路におけるそれの重要性が強調される。両アレル機能獲得型突然変異
（チャネル活性を増強し、ＤＲＧニューロンの興奮性を増加させる。）は、優性遺伝子の
遺伝で激痛症候群を生ずる。活性化電圧依存を分極化する（即ち、チャネル開口を容易に
し、ＤＲＧニューロンの興奮性を増加させる。）突然変異は、激しい灼熱痛、浮腫の罹患
、皮膚温度の増加、および遠位四肢に影響する皮膚の潮紅を特徴とする状態の遺伝性肢端
紅痛症（ＩＥＭ）をもたらす。同様に、チャネルの不活性化を損なうとともに永久電流を
増強する多型は、一過性重度会陰疼痛、眼周囲痛および顎骨周囲痛により、通常下半身に
おける皮膚潮紅などの自律神経性徴候を伴う状態の発作性激痛障害（ＰＥＰＤ）となる（
Ｗａｘｍａｎ　ＳＧ　Ｎａｔｕｒｅ　２０１１４７２：１７３－１７４；Ｄｉｂ－Ｈａｊ
ｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｂｒａｉｎ　２００５；１２８：１８４７－１８５４．）。
対照的に、機能性Ｎａｖ１．７チャネルの生成を防止する両アレル機能欠失型突然変異に
より、チャネル病関連の先天性無痛症（ＣＩＰ）が生じた。ＣＩＰ患者は、骨折、外科手
術、抜歯、熱傷および出産などの極度の疼痛刺激に直面した場合でさえも、疼痛を知覚も
理解もしない。
【０００５】
　疼痛におけるＮａｖ１．７の役割は、ノックアウト研究において確認された。ノックア
ウトマウスにおけるＮａｖ１．７の全般的欠失は、嗅覚における欠損による正常食挙動の
混乱を引き起こし、出生直後の致死をもたらす（Ｎａｓｓａｒ　ＭＡ，　ｅｔ　ａｌ．　
Ｐｒｏｃ　Ｎａｔｌ　Ａｃａｄ　Ｓｃｉ　ＵＳＡ　２００４；１０１：１２７０６－１２
７１１）。Ｎａｖ１．８発現ＤＲＧニューロンにおける条件的Ｎａｖ１．７ノックアウト
は、炎症誘発疼痛を抑制し、機械的傷害に対する応答を減少させるが、神経因性疼痛発症
は影響されなかった（Ｎａｓｓａｒ　ＭＡ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｍｏｌ　Ｐａｉｎ　２００
５；１：２４－３１）。しかしながら、感覚ニューロンおよび交感ニューロンの両方にお
けるＮａｖ１．７の消失は、ＣＩＰ患者において見られる疼痛のない表現型を再現し、い
かなる明らかな自律神経機能不全を引き起こすこともなく炎症性疼痛および神経因性疼痛
を消滅させた（Ｍｉｎｅｔｔ　ＭＳ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｎａｔ　Ｃｏｍｍｕｎ　２０１２
；３：７９１）。Ｎａｖ１．７欠損の感覚ニューロンは、その上、脊髄における物質Ｐを
放出すること、または坐骨神経の電気刺激に対する応答において脊髄の後角におけるシナ
プス増強を示すことができなかった（Ｍｉｎｅｔｔ　ＭＳ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｎａｔ　Ｃ
ｏｍｍｕｎ　２０１２；３：７９１）。
【０００６】
　疼痛のための標的としてのＮａｖ１．８アイソフォームに対する前臨床検証のレベルも
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説得力がある。Ｎａｖ１．７に対する、それの生物物理学的および機能性のプロファイル
における補完として、１つのＮａｖ１．８アイソフォームは、侵害受容性三叉神経ニュー
ロンにおいて、大半のＤＲＧニューロンにおいて、および末梢自由神経終末において発現
される（Ｓｈｉｅｌｄｓ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｐａｉｎ　２０１２；３２：１０８１
９－１０８３２）。Ｎａｖ１．８－ヌルマウスの評価によって、このチャネルが、侵害受
容性ニューロンにおける活動電位の上昇行程の根底にある電流の大部分を運ぶことが実証
された。ノックアウト研究はさらに、Ｎａｖ１．８を、内臓痛、冷痛および炎症性疼痛と
関連付けているが、神経因性疼痛とは関連付けていない。しかしながら、Ｎａｖ１．８ア
ンチセンスオリゴヌクレオチドの評価によって、炎症性疼痛における該チャネルの関与が
示唆され、さらに、神経因性疼痛の発症および維持におけるＮａｖ１．８の関与も示唆さ
れた（Ｍｏｍｉｎ　Ａ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｃｕｒｒ　Ｏｐｉｎ　Ｎｅｕｒｏｂｉｏｌ　２
００８；１８：３８３－３８８；Ｒｕｓｈ　ＡＭ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｊ　Ｐｈｙｓｉｏｌ
　２００７；５７９：１－１４；Ｌｉｕ　Ｍ　ｅｔ　ａｌ．　Ｐａｉｎ　Ｍｅｄ　１２　
Ｓｕｐｐｌ　２０１１；３：Ｓ９３－９９．）。最近、Ｎａｖ１．８におけるヒト機能獲
得型突然変異がＳＦＮを有する患者において確認されており、彼らは全員Ｎａｖ１．７に
おける突然変異について陰性であった（Ｆａｂｅｒ　ＣＧ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｐｒｏｃ　
Ｎａｔｌ　Ａｃａｄ　Ｓｃｉ　Ｕ　Ｓ　Ａ．　２０１２；１０９：１９４４４－１９４４
９）。
【先行技術文献】
【非特許文献】
【０００７】
【非特許文献１】Ｃｕｍｍｉｎｓ　ＴＲ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｅｘｐｅｒｔ　Ｒｅｖ　Ｎｅ
ｕｒｏｔｈｅｒ　２００７；７：１５９７－１６１２．
【非特許文献２】Ｒｕｓｈ　ＡＭ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｊ　Ｐｈｙｓｉｏｌ　２００７；５
７９：１－１４．
【非特許文献３】Ｇｏｌｄｉｎ　ＡＬ，　ｅｔ　ａｌ．；Ｎｅｕｒｏｎ　２０００；２８
：３６５－３６８．
【非特許文献４】Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ａｎｎｕ　Ｒｅｖ　Ｎｅｕ
ｒｏｓｃｉ　２０１０；３３：３２５－３４７．
【非特許文献５】Ｈａｒｇｕｓ　ＮＪ　ｅｔ　ａｌ．　Ｅｘｐｅｒｔ　Ｏｐｉｎ　Ｉｎｖ
ｅｓｔ　Ｄｒｕｇｓ　２００７；１６：６３５－６４６．
【非特許文献６】Ｗａｘｍａｎ　ＳＧ　Ｂｒａｉｎ　２０１０；１３３：２５１５－２５
１８．
【非特許文献７】Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｎａｔ　Ｒｅｖ　Ｎｅｕｒ
ｏｓｃｉ．　２０１３；１４：４９－６２．
【非特許文献８】Ｈｏｎｇ　Ｓ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｂｉｏｌｏｇ
ｉｃａｌ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ．　２００４；２７９：２９３４１－２９３５０．
【非特許文献９】Ｐｅｒｓｓｏｎ　ＡＫ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｅｘｐ　Ｎｅｕｒｏｌ．　２
０１１；２３０：２７３－２７９．
【非特許文献１０】Ｂｅｎｅｎｇ　Ｋ，　ｅｔ　ａｌ．　ＢＭＣ　Ｎｅｕｒｏｓｃｉ．　
２０１０；１１：７１．
【非特許文献１１】Ｗａｘｍａｎ　ＳＧ　　Ｎａｔｕｒｅ　２０１１４７２：１７３－１
７４．
【非特許文献１２】Ｄｉｂ－Ｈａｊｊ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｂｒａｉｎ　２００５；
１２８：１８４７－１８５４．
【非特許文献１３】Ｎａｓｓａｒ　ＭＡ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｐｒｏｃ　Ｎａｔｌ　Ａｃａ
ｄ　Ｓｃｉ　ＵＳＡ　２００４；１０１：１２７０６－１２７１１．
【非特許文献１４】Ｎａｓｓａｒ　ＭＡ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｍｏｌ　Ｐａｉｎ　２００５
；１：２４－３１．
【非特許文献１５】Ｍｉｎｅｔｔ　ＭＳ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｎａｔ　Ｃｏｍｍｕｎ　２０
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１２；３：７９１．
【非特許文献１６】Ｓｈｉｅｌｄｓ　ＳＤ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｐａｉｎ　２０１２；３２
：１０８１９－１０８３２．
【非特許文献１７】Ｍｏｍｉｎ　Ａ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｃｕｒｒ　Ｏｐｉｎ　Ｎｅｕｒｏ
ｂｉｏｌ　２００８；１８：３８３－３８８．
【非特許文献１８】Ｌｉｕ　Ｍ　ｅｔ　ａｌ．　Ｐａｉｎ　Ｍｅｄ　１２　Ｓｕｐｐｌ　
２０１１；３：Ｓ９３－９９．
【非特許文献１９】Ｆａｂｅｒ　ＣＧ，　ｅｔ　ａｌ．　Ｐｒｏｃ　Ｎａｔｌ　Ａｃａｄ
　Ｓｃｉ　Ｕ　Ｓ　Ａ．　２０１２；１０９：１９４４４－１９４４９．
【発明の概要】
【発明が解決しようとする課題】
【０００８】
　当該文献は、疼痛標的としてのＮａｖ１．７およびＮａｖ１．８のための前臨床検証を
提供する一方で、複数の難題が、小分子遮断薬の発見および開発の前に立ちふさがってい
る。有効性に必要とされる効力、許容の治療指数に要求される様々なアイソフォームと対
比した選択性のレベル、ならびに状態依存性活性および使用依存性活性の関連性について
はあまりわかっていない。疼痛治療のために臨床的に使用される化合物および機序は存在
するが、異なる種類の疼痛を有効に処置することができる新たな化合物が必要とされてい
る。多様な種類の疼痛（例えば、炎症性疼痛、手術後疼痛、変形性関節症痛、膝疼痛、腰
痛、神経因性疼痛）が、いつの日か実質的に全てのヒトおよび動物を苦しめ、かなりの数
の医学的障害および状態が、処置を必要とする顕著な懸念としてのある種の疼痛を生ずる
。このように、各種の疼痛を処置するための新たな化合物を確認することは、特に有益で
あるであると考えられる。
【課題を解決するための手段】
【０００９】
　本発明は、下記式（Ｉ）の構造を有するインダゾール尿素またはそれの医薬として許容
される塩もしくは同位体標識型に関する。
【００１０】

【化１】

【００１１】
　式中、
　Ａは（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、および（ｉｖ）からなる群から選択され、各構造
（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、または（ｉｖ）：
【００１２】
【化２】
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の左側の窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；
　Ｒ１は、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、
フェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環
式ヘテロアリールはＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコ
キシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ

２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（
Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４

、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ

２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２

ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）
（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（
Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ

Ｇ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２

ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群
から選択され；
　Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ２ｃは、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキル
からなる群から選択され；
　Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；
　Ｒ２ｅは、水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群
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から選択され；
　Ｒ２ｆは、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；
　Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲ
ン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシ
ム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換され
ていても良く；
　Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキ
シム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；
　Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択
される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から
６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソ
ール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１

ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２
、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；
　Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ

６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１

－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
置換されていても良く；
　Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハ
ロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
　ｍは１、２または３であり；
　ｎは１、２または３であり；
　ｐは１または２である。
【００１３】
　本発明の別の態様は、本発明の化合物を含む医薬組成物に関する。こうした組成物は、
代表的には、電位依存性ナトリウムチャネル（特にＮａｖ１．７およびＮａｖ１．８）活
性に関連した状態および障害の治療または予防のための治療方法の一部として、本発明の
方法に従って投与することができる。
【００１４】
　本発明のなお別の態様は、電位依存性ナトリウムチャネル（例えば、Ｎａｖ１．７チャ
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ネルおよびＮａｖ１．８チャネル）を選択的に遮断する方法に関する。その方法は、哺乳
動物における電位依存性ナトリウムチャネルを遮断することに関連した状態および障害を
治療または予防するのに有用である。さらに特に、その方法は、疼痛、神経障害、炎症、
自己免疫疾患、線維症、慢性腎臓疾患およびがんに関連した状態および障害を治療または
予防するのに有用である。従って、本発明の化合物および組成物は、電位依存性ナトリウ
ムチャネルにより調節される疾患を治療または予防するための医薬として有用である。
【００１５】
　前記化合物、前記化合物を含む組成物、前記化合物を製造するための方法、ならびに前
記化合物を投与することによって状態および障害を治療または予防する方法が、さらに本
明細書に記載されている。
【００１６】
　本発明のこれらの目的および他の目的は、以下の段落に記載されている。これらの目的
は、本発明の範囲を狭くするものと見なされるべきでない。
【発明を実施するための形態】
【００１７】
　式（Ｉ）の化合物は、本発明に開示されており、
【００１８】
【化３】

【００１９】
　式中、Ｒ１、Ｒ２およびＡは、上記で概要に定義されている通りである。こうした化合
物を含む組成物、ならびにこうした化合物および組成物を使用して状態および障害を処置
するための方法も開示されている。
【００２０】
　各種実施形態において、本発明は、任意の置換基においてまたは本発明の化合物もしく
は本明細書における任意の他の式において複数ある少なくとも一つの可変要素を提供する
。各場合における可変要素の定義は、別の場合でのその定義から独立している。さらに、
置換基の組合せは、こうした組合せが安定な化合物をもたらす場合のみ許容できるもので
ある。安定な化合物は、反応混合物から単離することができる化合物である。
【００２１】
　用語の定義
　本明細書において使用されるある種の用語は、下記に詳述の以下の定義を指すものであ
る。
【００２２】
　「アルケニル」という用語は、本明細書で使用される場合、２個から１０個の炭素を含
有するとともに少なくとも１個の炭素－炭素二重結合を含有する直鎖または分岐の炭化水
素鎖を意味する。アルケニルの代表例には、エテニル、２－プロペニル、２－メチル－２
－プロペニル、３－ブテニル、４－ペンテニル、５－ヘキセニル、２－ヘプテニル、２－
メチル－１－ヘプテニルおよび３－デセニルなどがあるが、これらに限定されるものでは
ない。
【００２３】
　「アルケニレン」という用語は、少なくとも１個の二重結合を含有する２個から１０個
の炭素原子の直鎖または分岐鎖の炭化水素から誘導される二価の基を意味する。アルケニ
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レンの代表例には、－ＣＨ＝ＣＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ２ＣＨ２－および－ＣＨ＝Ｃ（ＣＨ３

）ＣＨ２－などがあるが、これらに限定されるものではない。
【００２４】
　「アルコキシ」という用語は、本明細書で使用される場合、酸素原子を介して親分子部
分に付加されている、本明細書で定義のアルキル基を意味する。アルコキシの代表例には
、メトキシ、エトキシ、プロポキシ、２－プロポキシ、ブトキシ、ｔｅｒｔ－ブトキシ、
ペンチルオキシおよびヘキシルオキシなどがあるが、これらに限定されるものではない。
【００２５】
　「アルコキシアルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、本明細書で定義の
アルキル基を介して親分子部分に付加されている、本明細書で定義のアルコキシ基を意味
する。アルコキシアルキルの代表例には、ｔｅｒｔ－ブトキシメチル、２－エトキシエチ
ル、２－メトキシエチルおよびメトキシメチルなどがあるが、これらに限定されるもので
はない。
【００２６】
　本明細書で使用される「アルコキシカルボニル」という用語は、本明細書で定義のカル
ボニル基を介して親分子部分に付加されている本明細書で定義のアルコキシ基を意味する
。アルコキシカルボニルの代表例には、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、イソ
プロポキシカルボニル、およびｔｅｒｔ－ブトキシカルボニルなどがあるが、これらに限
定されるものではない。
【００２７】
　「アルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、１個から１０個の炭素原子を
含有する直鎖または分岐の飽和炭化水素鎖を意味する。「低級アルキル」または「Ｃ１－
Ｃ６－アルキル」という用語は、１個から６個の炭素原子を含有する直鎖または分岐鎖の
炭化水素を意味する。「Ｃ１－Ｃ３－アルキル」という用語は、１個から３個の炭素原子
を含有する直鎖または分岐鎖の炭化水素を意味する。アルキルの代表例には、メチル、エ
チル、ｎ－プロピル、イソ－プロピル、ｎ－ブチル、ｓｅｃ－ブチル、イソ－ブチル、ｔ
ｅｒｔ－ブチル、ｎ－ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ｎ－ヘキシル、３－メチ
ルヘキシル、２，２－ジメチルペンチル、２，３－ジメチルペンチル、ｎ－ヘプチル、ｎ
－オクチル、ｎ－ノニル、およびｎ－デシルなどがあるが、これらに限定されるものでは
ない。
【００２８】
　本明細書で使用される「アルキルカルボニル」という用語は、本明細書で定義のカルボ
ニル基を介して親分子部分に付加されている本明細書で定義のアルキル基を意味する。ア
ルキルカルボニルの代表例には、メチルカルボニル（アセチル）、エチルカルボニル、イ
ソプロピルカルボニル、ｎ－プロピルカルボニルなどがあるが、これらに限定されるもの
ではない。
【００２９】
　本明細書で使用される「アルキルオキシム」という用語は、本明細書で定義のオキシム
基を介して親分子部分に付加されている本明細書で定義のアルキル基（すなわち、＝Ｎ－
Ｏ－アルキル）を指す。アルキルオキシムの代表例には、メチルオキシムおよびエチルオ
キシムなどがあるが、これらに限定されるものではない。
【００３０】
　本明細書で使用される「アルキルスルホニル」という用語は、本明細書で定義のスルホ
ニル基を介して親分子部分に付加されている本明細書で定義のアルキル基を指す。アルキ
ルスルホニルの代表例には、メチルスルホニルおよびエチルスルホニルなどがあるが、こ
れらに限定されるものではない。
【００３１】
　「アルキレン」という用語は、１個から１０個の炭素原子を含有する直鎖または分岐鎖
の炭化水素から誘導される二価の基を示す。アルキレンの代表例には、－ＣＨ２－、－Ｃ
Ｈ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－および－ＣＨ２
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ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２－などがあるが、これらに限定されるものではない。
【００３２】
　「アルキニル」という用語は、本明細書で使用される場合、２個から１０個の炭素原子
を含有するとともに少なくとも１個の炭素－炭素三重結合を含有する直鎖または分岐鎖の
炭化水素基を意味する。アルキニルの代表例には、アセチレニル、１－プロピニル、２－
プロピニル、３－ブチニル、２－ペンチニルおよび１－ブチニルなどがあるが、これらに
限定されるものではない。
【００３３】
　本明細書で使用される「アミノ」という用語は－ＮＨ２基を意味する。
【００３４】
　「アリール」という用語は、本明細書で使用される場合、フェニルまたは二環式アリー
ルを意味する。二環式アリールは、ナフチル、または単環式シクロアルキルに縮合されて
いるフェニル、または単環式シクロアルケニルに縮合されているフェニルである。アリー
ル基の代表例には、ジヒドロインデニル、インデニル、ナフチル、ジヒドロナフタレニル
およびテトラヒドロナフタレニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。二環
式アリールは、二環式環系内に含有されている任意の炭素原子を介して親分子部分に結合
している。本発明のアリール基は、置換れていないか置換されていても良い。
【００３５】
　本明細書で使用される「ベンジルオキシ」という用語は、－Ｏ－ＣＨ２－フェニルを意
味する。
【００３６】
　本明細書で使用される「カルボニル」という用語は－Ｃ（＝Ｏ）－基を意味する。
【００３７】
　「シアノ」という用語は、本明細書で使用される場合、－ＣＮ基を意味する。
【００３８】
　「シクロアルケニル」または「シクロアルケン」という用語は、本明細書で使用される
場合、単環式または二環式の炭化水素環系を意味する。単環式シクロアルケニルは、４個
、５個、６個、７個または８個の炭素原子およびゼロ個のヘテロ原子を有する。４員環系
は１個の二重結合を有し、５員または６員の環系は１個または２個の二重結合を有し、７
員または８員の環系は１個、２個または３個の二重結合を有する。単環式シクロアルケニ
ル基の代表例には、シクロブテニル、シクロペンテニル、シクロヘキセニル、シクロヘプ
テニルおよびシクロオクテニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。二環式
のシクロアルケニルは、単環式シクロアルキル基に縮合されている単環式シクロアルケニ
ル、または単環式シクロアルケニル基に縮合されている単環式シクロアルケニル、または
単環式環の２個の隣接していない炭素原子が、１個、２個、３個もしくは４個の炭素原子
を含有するアルキレン架橋によって連結されている架橋単環式環系である。二環式シクロ
アルケニル基の代表例には、４，５，６，７－テトラヒドロ－３ａＨ－インデン、オクタ
ヒドロナフタレニルおよび１，６－ジヒドロ－ペンタレンなどがあるが、これらに限定さ
れるものではない。単環式および二環式のシクロアルケニルは、環系内に含有されている
任意の置換可能な原子を介して親分子部分に結合していてよく、置換されていないか置換
されていても良い。
【００３９】
　「シクロアルキル」または「シクロアルカン」という用語は、本明細書で使用される場
合、単環式、二環式、三環式またはスピロ環式のシクロアルキルを意味する。単環式シク
ロアルキルは、３個から８個の炭素原子、ゼロ個のヘテロ原子およびゼロ個の二重結合を
含有する炭素環式環系である。単環式環系の例としては、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、シクロヘプチルおよびシクロオクチルが挙げられる
。二環式シクロアルキルは、単環式シクロアルキル環に縮合されている単環式シクロアル
キル、または単環式環の２個の隣接していない炭素原子が、１個、２個、３個もしくは４
個の炭素原子を含有するアルキレン架橋によって連結されている架橋単環式環系である。
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二環式環系の代表例には、ビシクロ［３．１．１］ヘプタン、ビシクロ［２．２．１］ヘ
プタン、ビシクロ［２．２．２］オクタン、ビシクロ［３．２．２］ノナン、ビシクロ［
３．３．１］ノナンおよびビシクロ［４．２．１］ノナンなどがあるが、これらに限定さ
れるものではない。三環式シクロアルキルの例には、単環式シクロアルキルに縮合されて
いる二環式シクロアルキル、または環系の２個の隣接していない炭素原子が、１個、２個
、３個もしくは４個の炭素原子のアルキレン架橋によって連結されている二環式シクロア
ルキルがある。三環式環系の代表例には、トリシクロ［３．３．１．０３，７］ノナン（
オクタヒドロ－２，５－メタノペンタレンまたはノルアダマンタン）、およびトリシクロ
［３．３．１．１３，７］デカン（アダマンタン）などがあるが、これらに限定されるも
のではない。単環式、二環式および三環式のシクロアルキルは、置換されていないか置換
されていても良く、環系内に含有されている任意の置換可能な原子を介して親分子部分に
結合している。スピロ環式シクロアルキルの例は、環の同じ炭素原子上の置換基の２個が
、前記炭素原子と一緒に、４員、５員または６員の単環式シクロアルキルを形成する単環
式または二環式のシクロアルキルがある。スピロ環式シクロアルキルの例は、スピロ［２
．５］オクタンである。本発明のスピロ環式シクロアルキル基は、該基の任意の置換可能
な炭素原子を介して親分子部分に付加されていてよい。
【００４０】
　「シクロアルキルアルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、本明細書で定
義のアルキル基を介して親分子部分に付加されているシクロアルキル基を意味する。
【００４１】
　本明細書で使用される「フルオロアルキル」という用語は、１個、２個、３個、４個、
５個、６個、７個もしくは８個の水素原子がフッ素によって置き換わっている本明細書で
定義のアルキル基を意味する。ハロアルキルの代表例には、フルオロメチル、２－フルオ
ロエチル、２，２－ジフルオロエチル、２，２，２－トリフルオロエチル、トリフルオロ
メチル、ジフルオロメチル、ペンタフルオロエチル、１，１，２－トリフルオロイソプロ
ピル、およびトリフルオロプロピル、例えば３，３，３－トリフルオロプロピルなどがあ
るが、これらに限定されるものではない。
【００４２】
　「ハロ」または「ハロゲン」という用語は、本明細書で使用される場合、Ｃｌ、Ｂｒ、
ＩまたはＦを意味する。
【００４３】
　「ハロアルコキシ」という用語は、酸素原子を介して親分子に付加されているハロアル
キル基を意味する。ハロアルコキシの代表例には、トリフルオロメトキシ、ジフルオロメ
トキシ、および２，２，２－トリフルオロエトキシなどがあるが、これらに限定されるも
のではない。
【００４４】
　「ハロアルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、１個、２個、３個、４個
、５個、６個、７個または８個の水素原子がハロゲンによって置き換えられている、本明
細書で定義のアルキル基を意味する。ハロアルキルの代表例には、クロロメチル、２－フ
ルオロエチル、２，２，２－トリフルオロエチル、トリフルオロメチル、ジフルオロメチ
ル、ペンタフルオロエチル、２－クロロ－３－フルオロペンチルおよびトリフルオロプロ
ピル、例えば３，３，３－トリフルオロプロピルなどがあるが、これらに限定されるもの
ではない。
【００４５】
　本明細書で使用される「ハロアルキルスルホニル」という用語は、本明細書で定義のス
ルホニル基を介して親分子に付加されている本明細書で定義のハロアルキル基を意味する
。ハロアルキルの代表例には、トリフルオロメチルスルホニル、ペンタフルオロエチルス
ルホニル、およびノナフルオロブチルスルホニルなどがあるが、これらに限定されるもの
ではない。
【００４６】
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　「ヘテロアリール」という用語は、本明細書で使用される場合、単環式ヘテロアリール
または二環式ヘテロアリールを意味する。単環式ヘテロアリールは、５員または６員の環
である。５員環は、２個の二重結合を含有する。５員環は、ＯもしくはＳから選択される
１個のヘテロ原子；または１個、２個、３個もしくは４個の窒素原子および場合によって
１個の酸素原子もしくは硫黄原子を含有することができる。６員環は、３個の二重結合お
よび１個、２個、３個または４個の窒素原子を含有する。単環式ヘテロアリールの代表例
には、フラニル、イミダゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、オキサジアゾリル
、１，３－オキサゾリル、ピリジニル、ピリダジニル、ピリミジニル、ピラジニル、ピラ
ゾリル、ピロリル、テトラゾリル、チアジアゾリル、１，３－チアゾリル、チエニル、ト
リアゾリル、およびトリアジニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。二環
式ヘテロアリールは、フェニルに縮合されている単環式ヘテロアリール、または単環式シ
クロアルキルに縮合されている単環式ヘテロアリール、または単環式シクロアルケニルに
縮合されている単環式ヘテロアリール、または単環式ヘテロアリールに縮合されている単
環式ヘテロアリール、または単環式複素環に縮合されている単環式ヘテロアリールからな
る。二環式ヘテロアリール基の代表例には、ベンゾフラニル、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、ベンゾオキサジアゾリル、６，７－ジヒドロ－１，３
－ベンゾチアゾリル、イミダゾ［１，２－ａ］ピリジニル、インダゾリル、インドリル、
イソインドリル、イソキノリニル、ナフチリジニル、ピリドイミダゾリル、キノリニル、
チアゾロ［５，４－ｂ］ピリジン－２－イル、チアゾロ［５，４－ｄ］ピリミジン－２－
イル、および５，６，７，８－テトラヒドロキノリン－５－イルなどがあるが、これらに
限定されるものではない。本発明の単環式および二環式のヘテロアリール基は、置換され
ていても置換されていなくても良く、環系内に含有されている任意の炭素原子または任意
の窒素原子を介して親分子部分に連結されている。
【００４７】
　「ヘテロアリールアルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、本明細書で定
義のアルキル基を介して親分子部分に付加されている、本明細書で定義のヘテロアリール
を意味する。
【００４８】
　「ヘテロアリールカルボニル」という用語は、本明細書で定義のカルボニル基を介して
親分子部分に付加されているヘテロアリール基を意味する。ヘテロアリールカルボニルの
代表例には、フラ－３－イルカルボニル、１Ｈ－イミダゾール－２－イルカルボニル、１
Ｈ－イミダゾール－４－イルカルボニル、ピリジン－３－イルカルボニル、６－クロロピ
リジン－３－イルカルボニル、ピリジン－４－イルカルボニル、（６－（トリフルオロメ
チル）ピリジン－３－イル）カルボニル、（６－（シアノ）ピリジン－３－イル）カルボ
ニル、（２－（シアノ）ピリジン－４－イル）カルボニル、（５－（シアノ）ピリジン－
２－イル）カルボニル、（２－（クロロ）ピリジン－４－イル）カルボニル、ピリミジン
－５－イルカルボニル、ピリミジン－２－イルカルボニル、チエン－２－イルカルボニル
、およびチエン－３－イルカルボニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。
【００４９】
　「複素環」または「複素環式」という用語は、本明細書で使用される場合、単環式複素
環、二環式複素環、三環式複素環またはスピロ環式複素環を意味する。単環式複素環は、
Ｏ、ＮおよびＳからなる群から独立して選択される少なくとも１個のヘテロ原子を含有す
る３員、４員、５員、６員、７員または８員の環である。３員または４員の環は、ゼロ個
または１個の二重結合、ならびにＯ、ＮおよびＳからなる群から選択される１個のヘテロ
原子を含有する。５員環は、ゼロ個または１個の二重結合ならびにＯ、ＮおよびＳからな
る群から選択される１個、２個または３個のヘテロ原子を含有する。６員環は、ゼロ個、
１個または２個の二重結合ならびにＯ、ＮおよびＳからなる群から選択される１個、２個
または３個のヘテロ原子を含有する。７員および８員の環は、ゼロ個、１個、２個または
３個の二重結合ならびにＯ、ＮおよびＳからなる群から選択される１個、２個または３個
のヘテロ原子を含有する。単環式複素環の代表例には、アゼチジニル、アゼパニル、アジ
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リジニル、ジアゼパニル、１，３－ジオキサニル、１，３－ジオキソラニル、１，３－ジ
チオラニル、１，３－ジチアニル、イミダゾリニル、イミダゾリジニル、イソチアゾリニ
ル、イソチアゾリジニル、イソオキサゾリニル、イソオキサゾリジニル、モルホリニル、
オキサジアゾリニル、オキサジアゾリジニル、オキサゾリニル、オキサゾリジニル、オキ
セタニル、ピペラジニル、ピペリジニル、ピラニル、ピラゾリニル、ピラゾリジニル、ピ
ロリニル、ピロリジニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒドロピラニル、テトラヒドロ
ピリジニル、テトラヒドロチエニル、チアジアゾリニル、チアジアゾリジニル、１，２－
チアジナニル、１，３－チアジナニル、チアゾリニル、チアゾリジニル、チオモルホリニ
ル、１，１－ジオキシドチオモルホリニル（チオモルホリンスルホン）、チオピラニル、
およびトリチアニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。二環式複素環は、
フェニル基に縮合されている単環式複素環、または単環式シクロアルキルに縮合されてい
る単環式複素環、または単環式シクロアルケニルに縮合されている単環式複素環、または
単環式複素環に縮合されている単環式複素環、または環の２個の隣接していない原子が、
１個、２個、３個もしくは４個の炭素原子のアルキレン架橋、もしくは２個、３個もしく
は４個の炭素原子のアルケニレン架橋によって連結されている架橋単環式複素環系である
。二環式複素環の代表例には、ベンゾピラニル、ベンゾチオピラニル、クロマニル、２，
３－ジヒドロベンゾフラニル、２，３－ジヒドロベンゾチエニル、２，３－ジヒドロイソ
キノリン、アザビシクロ［２．２．１］ヘプチル（２－アザビシクロ［２．２．１］ヘプ
タ－２－イルを含む）、２，３－ジヒドロ－１Ｈ－インドリル、イソインドリニル、オク
タヒドロシクロペンタ［ｃ］ピロリル、オクタヒドロピロロピリジニル、およびテトラヒ
ドロイソキノリニルなどがあるが、これらに限定されるものではない。三環式複素環の例
には、フェニル基に縮合されている二環式複素環、または単環式シクロアルキルに縮合さ
れている二環式複素環、または単環式シクロアルケニルに縮合されている二環式複素環、
または単環式複素環に縮合されている二環式複素環、または二環式環の２個の隣接してい
ない原子が、１個、２個、３個もしくは４個の炭素原子のアルキレン架橋、もしくは２個
、３個もしくは４個の炭素原子アルケニレン架橋によって連結されている二環式複素環が
ある。三環式複素環の例には、オクタヒドロ－２，５－エポキシペンタレン、ヘキサヒド
ロ－２Ｈ－２，５－メタノシクロペンタ［ｂ］フラン、ヘキサヒドロ－１Ｈ－１，４－メ
タノシクロペンタ［ｃ］フラン、アザ－アダマンタン（１－アザトリシクロ［３．３．１
．１３，７］デカン）、オキサ－アダマンタン（２－オキサトリシクロ［３．３．１．１
３，７］デカン）、およびオクタヒドロ－１Ｈ－４，７－エピミノイソインドールなどが
あるが、これらに限定されるものではない。スピロ環式複素環の例には、単環式複素環の
１個の炭素原子がアルキレン鎖の２つの端部によって架橋されている、本明細書で定義の
単環式複素環がある。スピロ環式複素環において、架橋するアルキレン鎖における１個以
上の炭素原子は、ヘテロ原子で置き換えることができる。スピロ環式複素環の例には、４
，７－ジアザスピロ［２．５］オクタン、２－オキサ－６－アザスピロ［３．３］ヘプタ
ン、２，６－ジアザスピロ［３．３］ヘプタン、２－オキサ－５，８－ジアザスピロ［３
．５］ノナン、２，７－ジアザスピロ［３．５］ノナン、１，４－ジオキサ－８－アザス
ピロ［４．５］デカン、１，６－ジアザスピロ［３．３］ヘプタン、１－アザスピロ［４
．４］ノナン、７－アザスピロ［３．５］ノナン、１，４－ジオキサ－７－アザスピロ［
４．４］ノナン、５，８－ジアザスピロ［３．５］ノナン、５，８－ジオキサ－２－アザ
スピロ［３．４］オクタン、２－オキサ－６－アザスピロ［３．４］オクタン、６－オキ
サ－１－アザスピロ［３．３］ヘプタン、６－オキサ－２－アザスピロ［３．４］オクタ
ン、６－オキサ－２－アザスピロ［３．５］ノナン、および７－オキサ－２－アザスピロ
［３．５］ノナンなどがあるが、これらに限定されるものではない。単環式、二環式、三
環式およびスピロ環式の複素環は、環内に含有されている任意の炭素原子または任意の窒
素原子を介して親分子部分に連結されており、置換されていないか置換されていても良い
。
【００５０】
　本明細書で使用される「複素環アルキル」という用語は、アルキル基を介して親分子部
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【００５１】
　「ヘテロ原子」という用語は、本明細書で使用される場合、窒素原子、酸素原子または
硫黄原子を意味する。
【００５２】
　「ヒドロキシル」または「ヒドロキシ」という用語は、本明細書で使用される場合、－
ＯＨ基を意味する。
【００５３】
　「ヒドロキシアルキル」という用語は、本明細書で使用される場合、本明細書で定義の
アルキレン基を介して親分子部分に付加されている、本明細書で定義の少なくとも１個の
ヒドロキシ基を意味する。ヒドロキシアルキルの代表例には、ヒドロキシメチル、２－ヒ
ドロキシエチル、３－ヒドロキシプロピルおよび２－エチル－４－ヒドロキシヘプチルな
どがあるが、これらに限定されるものではない。
【００５４】
　本明細書で使用される「オキシム」という用語は（＝Ｎ－ＯＨ）を意味する。
【００５５】
　本明細書で使用される「オキソ」という用語は（＝Ｏ）を意味する。
【００５６】
　本明細書で使用される「スルホニル」という用語は、－Ｓ（Ｏ）２－基を指す。
【００５７】
　一部の例において、ヒドロカルビル置換基（例えば、アルキル、アルケニル、アルキニ
ルまたはシクロアルキル）における炭素原子の数は、接頭辞「Ｃｘ－Ｃｙ－」によって示
され、ここで、ｘは、置換基における炭素原子の最小数であり、ｙは最大数である。した
がって、例えば、「Ｃ１－Ｃ６－アルキル」は、１個から６個の炭素原子を含有するアル
キル置換基を指す。さらに例示すると、Ｃ３－Ｃ６－シクロアルキルは、３個から６個の
炭素環原子を含有する飽和ヒドロカルビル環を意味する。
【００５８】
　本明細書で使用される場合、「放射標識」という用語は、原子の少なくとも１つが放射
性原子または放射性同位元素である本発明の化合物を指し、ここで、放射性原子または同
位体は、自然発生的に、ガンマ線またはエネルギー粒子、例えばアルファ粒子もしくはベ
ータ粒子、または陽電子を放出する。こうした放射性原子の例としては、以下に限定され
ないが、３Ｈ（トリチウム）、１４Ｃ、１１Ｃ、１５Ｏ、１８Ｆ、３５Ｓ、１２３Ｉおよ
び１２５Ｉが挙げられる。
【００５９】
　本発明の化合物
　本発明の化合物は、「課題を解決するための手段」に記載されている通りの式（Ｉ）を
有することができる。
【００６０】
　式（Ｉ）の化合物における可変要素の特定の値は、以下の通りである。こうした値は、
上記または下記において定義されている他の値、定義、請求項または実施形態のいずれに
も適切な場合に使用することができる。
【００６１】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、および（ｉｖ）：
【００６２】
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【化４】

からなる群から選択され、各構造（ｉ）、（ｉｉ）、（ｉｉｉ）、または（ｉｖ）の左側
の窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に結合している。
【００６３】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）である。
【００６４】
【化５】

【００６５】
　１実施形態において、Ａは（ｉ－ａ）、（ｉ－ｂ）、（ｉ－ｃ）および（ｉ－ｄ）から
なる群から選択される。
【００６６】
【化６】

【００６７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）である。
【００６８】

【化７】

【００６９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ－ａ）または（ｉｉ－ｂ）：
【００７０】
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【化８】

である。
【００７１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）である。
【００７２】
【化９】

【００７３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）である。
【００７４】

【化１０】

【００７５】
　１実施形態において、Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ

７シクロアルキル、フェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記
フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選
択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【００７６】
　１実施形態において、Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択される。
【００７７】
　１実施形態において、Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルから
なる群から選択される。
【００７８】
　１実施形態において、Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択
され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからな
る群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【００７９】
　１実施形態において、Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択
され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハ
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ロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【００８０】
　１実施形態において、Ｒ１はフェニルであり、前記フェニルは、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選
択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【００８１】
　１実施形態において、Ｒ１は単環式ヘテロアリールであり、前記単環式ヘテロアリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、および
ハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても
良い。
【００８２】
　１実施形態において、Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１

－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ
３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ
（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、
－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２

Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ
４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ

Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２

ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２

Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（
Ｏ）Ｇ３からなる群から選択される。
【００８３】
　１実施形態において、Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１

－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａ
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Ｒ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ
（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ

２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳ
Ｏ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（
Ｏ）ＮＨＲ２ｄおよび－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択される
。
【００８４】
　１実施形態において、Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－
Ｃ８アルキル、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄおよび－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ
２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択される。
【００８５】
　１実施形態において、Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（
Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ
２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ
２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｒ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ
）Ｇ３からなる群から選択される。
【００８６】
　１実施形態において、Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ
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２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ

および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択される。
【００８７】
　１実施形態において、Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択される。
【００８８】
　１実施形態において、Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ

１－Ｃ４アルキルからなる群から選択される。
【００８９】
　１実施形態において、Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ水素である。
【００９０】
　１実施形態において、Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロ
Ｃ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択される。
【００９１】
　１実施形態において、Ｒ２ｃはＣ１－Ｃ８アルキルである。
【００９２】
　１実施形態において、Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－
Ｃ６アルキルからなる群から選択される。
【００９３】
　１実施形態において、Ｒ２ｄは各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群か
ら選択される。
【００９４】
　１実施形態において、Ｒ２ｄは各場合で水素である。
【００９５】
　１実施形態において、Ｒ２ｄは各場合でＣ１－Ｃ６アルキルである。
【００９６】
　１実施形態において、Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６

アルキルからなる群から選択される。
【００９７】
　１実施形態において、Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から
選択される。
【００９８】
　１実施形態において、Ｒ２ｅは水素、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アル
キルからなる群から選択される。
【００９９】
　１実施形態において、Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択される。
【０１００】
　１実施形態において、Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルである。
【０１０１】
　１実施形態において、Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロ
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アルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－
Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１

－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４
個の置換基で置換されていても良い。
【０１０２】
　１実施形態において、Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロ
アルキルはからなる群から選択される１もしくは２個の置換基で置換されていても良くＣ

１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、
ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキル
オキシム、およびオキソ。
【０１０３】
　１実施形態において、Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シク
ロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ

１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは
４個の置換基で置換されていても良い。
【０１０４】
　１実施形態において、Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シク
ロアルキルはハロゲンおよびヒドロキシからなる群から選択される１、２もしくは３個の
置換基で置換されていても良い。
【０１０５】
　１実施形態において、Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲ
ンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【０１０６】
　１実施形態において、Ｇ２はアリールであり、前記アリールはＣ１－Ｃ４アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲン
からなる群から選択される１もしくは２個の置換基で置換されていても良い。
【０１０７】
　１実施形態において、Ｇ２はフェニルであり、前記フェニルはＣ１－Ｃ４アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲン
からなる群から選択される１もしくは２個の置換基で置換されていても良い。
【０１０８】
　１実施形態において、Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記
アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選
択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【０１０９】
　１実施形態において、Ｇ２ａはアリールであり、前記アリールは１、２もしくは３個の
ハロゲンで置換されていても良い。
【０１１０】
　１実施形態において、Ｇ２ａはフェニルであり、前記フェニルは１、２もしくは３個の
ハロゲンで置換されていても良い。
【０１１１】
　１実施形態において、Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカル
ボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
スルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン
、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、
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－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群
から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良い。
【０１１２】
　１実施形態において、Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカ
ルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラ
ン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、
オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ

、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる
群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【０１１３】
　１実施形態において、Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ

１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ
カルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アル
キルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソ
ラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル
、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２

ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良い。
【０１１４】
　１実施形態において、Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は１個
のＧ２ａで置換されていても良い。
【０１１５】
　１実施形態において、Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は１個
の置換されていても良いフェニルで置換されていても良い。
【０１１６】
　１実施形態において、Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘ
テロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる
群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良い。
【０１１７】
　１実施形態において、Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘ
テロアリールはＣ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１

－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群
から選択される１もしくは２個の置換基で置換されていても良い。
【０１１８】
　１実施形態において、ｍは１、２または３である。
【０１１９】
　１実施形態において、ｍは１または２である。
【０１２０】
　１実施形態において、ｍは１である。
【０１２１】
　１実施形態において、ｍは２である。
【０１２２】
　１実施形態において、ｎは１、２または３である。
【０１２３】
　１実施形態において、ｎは１または２である。
【０１２４】
　１実施形態において、ｎは１である。
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【０１２５】
　１実施形態において、ｎは２である。
【０１２６】
　１実施形態において、ｐは１または２である。
【０１２７】
　１実施形態において、ｐは１である。
【０１２８】
　１実施形態において、ｐは２である。
【０１２９】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１３０】
【化１１】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ

８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、フェニル、または単環式ヘテロアリールか
らなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコ
キシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およ
びハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていて
も良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル
、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－
ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－
Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２

Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２Ｎ
Ｒ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２

ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ
２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ
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２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３

）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ
２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からな
る群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ

１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ

２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から
選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキル
からなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ

６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アル
キルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７

シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒ
ドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソか
らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１

ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、
ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、
およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されてい
ても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群
から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリ
ールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリ
ールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置
換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４ア
ルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキ
ソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ
２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａから
なる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ
３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１

ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロ
アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群か
ら選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２また
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は３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１３１】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１３２】
【化１２】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ

）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２

ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ
２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合
で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキ
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ハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－
Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ

１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａから
なる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロア
ルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－
Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３

－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ
、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基
で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前
記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から
選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員
複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４

アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニ
ル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒ
ドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｇ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、お
よび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５
個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員
複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ

１－Ｃ４アルキルスルホニル、
Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、
ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（
Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ

２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換
基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０
員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａから
なる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１
、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１３３】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１３４】
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【化１３】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ
２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－
Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ
２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｒ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａ

およびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１

－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合
で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から
選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選
択され；ｍは１、２または３である。
【０１３５】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１３６】
【化１４】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４

、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、
－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２

Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（Ｃ
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Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２

ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＣＲ２

ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で
、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキル
からなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１

－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであ
り；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキ
シム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアル
キルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４

アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ

６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の
置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およ
びハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていて
も良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは
５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジ
オキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２
、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前
記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル
、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニ
ル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シ
アノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロ
キシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ
）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換
されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－
Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカル
ボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
スルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン
、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
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キソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、
および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしく
は４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前
記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－
Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およ
びＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても
良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１３７】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１３８】
【化１５】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｇ３であり、Ｇ３は１もしくは２個のハロゲンで置換されていても良く；Ｒ２ａおよびＲ
２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１

－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８
員複素環は１もしくは２個のハロゲンで置換されていても良く；ｍは１、２または３であ
る。
【０１３９】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１４０】

【化１６】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールはＣ１－Ｃ４

アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル
、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換され
ていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ
４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（
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Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－
ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ
２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－Ｓ
Ｏ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）
、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ
－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、
－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３

からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ
素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２

ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる
群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６ア
ルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アル
コキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ

１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ

４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３

－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキ
シ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオ
キソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く
；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロ
ゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキ
シム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンから
なる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａ

はアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテ
ロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハ
ロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４
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個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複
素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－
Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－
ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４

アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ

２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３

ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良
く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、
Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４ア
ルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ
（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されてい
ても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択さ
れる１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２または３であ
り；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１４１】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１４２】
【化１７】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６

アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）
Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝Ｃ
ＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それ
ぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからな
る群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１

－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキル
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およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アル
ケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６

アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；ｍは１、２または３で
ある。
【０１４３】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１４４】
【化１８】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立
に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素お
よびＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅはＣ２－Ｃ８アルケニルおよび
Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；ｍは１である。
【０１４５】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１４６】
【化１９】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨ
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Ｒ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞ
れ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ１－Ｃ８

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水
素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅ

は水素、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ

１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１

－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；ｍは１または２である。
【０１４７】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１４８】
【化２０】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ
２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）
（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ
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、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ
３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フ
ッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ
２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群か
ら選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロ
アルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキ
シＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる
群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ

３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロ
キシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、および
オキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良
く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選
択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールま
たは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは
、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４

アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－
Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカル
ボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
スルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン
、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、
－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群
から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは
４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル
、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アル
キルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４

アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－
Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されて
いても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２で
ある。
【０１４９】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１５０】
【化２１】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ
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４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂ

は各場合で、それぞれ独立に、水素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シ
クロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒド
ロキシＣ１－Ｃ４アルキル、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは
４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記
Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－
Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、およびオキソか
らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２

はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールで
あり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、
２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、
前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボ
ニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、
シアノ、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ
２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａから
なる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ
３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ

１－Ｃ４アルキル、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置
換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１
０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａか
らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは
１または２であり；ｎは１であり；ｐは１または２である。
【０１５１】
　１実施形態において、Ａは（ｉ）：
【０１５２】
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【化２２】

であり、（ｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環に
結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲン；Ｒ２はからなる群から選択され－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－
Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ
１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（
Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）
（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ
（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていて
も良く；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１

－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－
Ｃ７シクロアルキルはＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハ
ロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシ
ム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２もしく
は３個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールはＣ１－
Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
、およびハロゲンからなる群から選択される１、２もしくは３個の置換基で置換されてい
ても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまた
は５から６員ヘテロアリールはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハ
ロゲンからなる群から選択される１、２もしくは３個の置換基で置換されていても良く；
Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アル
キル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４

アルキルスルホニル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、Ｇ２

ａおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしく
は５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から７員複素環であり、前記４から
７員複素環は、Ｃ１－Ｃ６アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、
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ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキルおよびオキソからなる群から選択される１、２、３もしく
は４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前
記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－
Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる
群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２
または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１である。
【０１５３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１５４】
【化２３】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ

８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、フェニル、または単環式ヘテロアリールか
らなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコ
キシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およ
びハロゲン；Ｒ２はからなる群から選択され水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、
－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ
）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ
２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－
Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ

２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ
２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
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Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（
Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）
（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ
２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨ
Ｒ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ

１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ

２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から
選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキル
からなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ

６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アル
キルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７

シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒ
ドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソか
らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１

ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、
ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、
およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されてい
ても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群
から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリ
ールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリ
ールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置
換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は
Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４ア
ルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキ
ソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ
２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａから
なる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ
３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１

－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１

ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロ
アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群か
ら選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２また
は３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１５５】
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　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１５６】
【化２４】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ

）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２

ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ
２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合
で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよび
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ハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－
Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ

１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａから
なる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロア
ルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－
Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３

－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ
、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基
で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前
記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から
選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員
複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４

アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニ
ル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒ
ドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｇ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、お
よび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５
個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員
複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ

１－Ｃ４アルキルスルホニル、
Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、
ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（
Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ

２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換
基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０
員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａから
なる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１
、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１５７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１５８】
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【化２５】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ
２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－
Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ
２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｒ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａ

およびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１

－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合
で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；
Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から
選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選
択され；ｍは１、２または３である。
【０１５９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１６０】
【化２６】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３

－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４

、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、
－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２

Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（Ｃ
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Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ

）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－Ｃ
Ｒ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ
２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場
合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アル
キルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロ
Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａ

であり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、
ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキル
オキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置
換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロ
アルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－
Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１

－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４
個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、
およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されて
いても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールま
たは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３
－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり
、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アル
キル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカル
ボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル
、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒ
ドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ
（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で
置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ

１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ
カルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アル
キルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソ
ラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル
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、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２

ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり
、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、
およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されてい
ても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２であ
る。
【０１６１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１６２】
【化２７】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６

アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－
Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（Ｏ
Ｈ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ
（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、
－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－
ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ
１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（



(74) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４

）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｈ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ

、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ
３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フ
ッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ
２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからな
る群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６

アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロ
Ｃ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－
Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ

３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキ
シ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロ
キシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、および
オキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良
く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１

－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハ
ロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオ
キシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ

１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンか
らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２

ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘ
テロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、
ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは
４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員
複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１

－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３
－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ

４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｈ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ
３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても
良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シ、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル
、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アル
キルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４

アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－
Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されて
いても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリー
ルは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ア
ルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択
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される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２または３で
あり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１６３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１６４】
【化２８】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６

アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）
Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝Ｃ
ＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それ
ぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからな
る群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１

－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキル
およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アル
ケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６

アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；ｍは１、２または３で
ある。
【０１６５】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１６６】

【化２９】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
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リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅであり；Ｒ２ａ

およびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群か
ら選択され；Ｒ２ｄおよびＲ２ｅは各場合で、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群
から選択され；ｍは１または２である。
【０１６７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１６８】
【化３０】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１

、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ
２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）
（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
４）、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３
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、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２

ｄからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フ
ッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ
２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群か
ら選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルか
らなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－
Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ
、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキ
ソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；
Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲ
ン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシ
ム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換され
ていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからな
る群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａは
アリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロ
アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素
環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジ
オキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４ア
ルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａ

からなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く
；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ

６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１

－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘ
テロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる
群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２
または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である。
【０１６９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉ）：
【０１７０】
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【化３１】

であり、（ｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１ａは水素またはＣ１－Ｃ４アルキルであり；Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロア
リールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ

４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｒ２は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；
Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからな
る群から選択され；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は１もしくは
２個のハロゲンで置換されていても良く；ｍは１または２である。
【０１７１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１７２】

【化３２】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、フ
ェニル、または単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環
式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアル
コキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３
もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ
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２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ

）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２

ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ
２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合
で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよび
ハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－
Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ

１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａから
なる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロア
ルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－
Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３

－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ
、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基
で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前
記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から
選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員
複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４

アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニ
ル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒ
ドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｇ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、お
よび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５
個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員
複素環は、Ｃ１
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－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカ
ルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラ
ン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、
オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ

、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もし
くは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、
前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１

－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、お
よびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていて
も良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である
。
【０１７３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１７４】
【化３３】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－
Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ
２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ
２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２
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ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２

）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ
２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝Ｃ
ＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から
選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８

アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され
；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよ
び－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロア
ルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群
から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３

－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキ
シ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオ
キソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く
；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択
される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまた
は５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４ア
ルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置
換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルス
ルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、
ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキ
ソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－
ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群か
ら選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４
から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、
Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３
－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ

４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｈ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリ
ールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置
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換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１ま
たは２である。
【０１７５】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１７６】
【化３４】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－
Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（
Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２

ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｈ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２

Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素
、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され
；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルか
らなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－
Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；ｍは１、２または３である。
【０１７７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１７８】
【化３５】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
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（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ

－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３および－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄからなる群から選
択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４ア
ルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水
素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆ

は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前
記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジル
オキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキ
ル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアル
キルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ

１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群か
ら選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリール
であり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキ
ソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３
もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテ
ロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコ
キシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハ
ロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良
く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ

１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６

アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－
Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ

１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、
２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環で
あり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ

４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベ
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ンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキ
シ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ

、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａから
なる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は
５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、
ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３も
しくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２ま
たは３であり；ｐは１または２である。
【０１７９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１８０】
【化３６】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロ
アルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ
）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ

２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
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（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２

ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、
－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、およ
び－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂ

は各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ

４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキ
ルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ

１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素
、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アル
キル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ
２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ
２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７

シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム
、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もし
くは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、
前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジ
ルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アル
キル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される
１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記
アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールで
あり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからな
る群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４
から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキル
スルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（
Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ
１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４も
しくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４
から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、
Ｃ１－Ｃ

４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ

１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，
３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－
Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）
ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される
１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロア
リールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
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置換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１
または２である。
【０１８１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１８２】
【化３７】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロ
アルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ
２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ

２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳ
Ｏ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（
Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され
；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄ

は各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選
択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからな
る群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる
群から選択され；ｍは１、２または３である。
【０１８３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１８４】

【化３８】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ
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－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅまたは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃから
なる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１

－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－
Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素およびＣ１－Ｃ６アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｅはＣ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキ
ルからなる群から選択され；ｍは１または２である。
【０１８５】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１８６】
【化３９】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３

、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、
－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、
－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（
ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは
各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４
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アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよび
ハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ
２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは
、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アル
キルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基
で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シ
クロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ

１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、
Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしく
は４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリー
ルまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１
，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択され
る１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環で
あり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４

アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル
カルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベン
ジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ
、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、
－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置換
基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は
、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコ
キシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４

アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオ
キソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アル
キル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、
Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールで
あり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１

ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換され
ていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２
である。
【０１８７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｉｉ）：
【０１８８】
【化４０】

であり、（ｉｉｉ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル
環に結合しており；
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　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ４または－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよび
Ｒ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素およびＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択
され；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環は１もしくは２個のＣ１－
Ｃ４アルキルまたはハロゲンで置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリー
ルであり、前記５から１０員ヘテロアリールはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、およびハ
ロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択される１、２もしくは３個の置換基で置換され
ていても良く；ｍは１または２である。
【０１８９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０１９０】

【化４１】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル、フ
ェニル、または単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルおよび単環
式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアル
コキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３
もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ

１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル
、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ
４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ
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）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ

）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２

ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ
２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合
で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよび
ハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６

アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－
Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ

１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ

１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａから
なる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロア
ルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－
Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３

－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ
、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オ
キシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリール
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ

４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基
で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前
記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
キル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から
選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員
複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ

１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４

アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニ
ル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒ
ドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ
Ｇ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、お
よび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５
個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員
複素環は、Ｃ１

－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカ
ルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラ
ン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、
オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ

、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２、３もし
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くは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリールであり、
前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１

－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、お
よびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていて
も良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または２である
。
【０１９１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０１９２】
【化４２】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－
Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ
２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－
Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ
２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（
ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２

ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２

）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（



(92) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ
２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝Ｃ
ＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から
選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８

アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され
；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる
群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキ
ルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよ
び－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロア
ルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群
から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３

－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ
、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキ
シ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオ
キソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く
；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択
される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまた
は５から６員ヘテロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４ア
ルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置
換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルス
ルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、
ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキ
ソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－
ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群か
ら選択される１、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４
から８員複素環であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、
Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３
－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ

４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｈ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリ
ールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル
、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置
換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１ま
たは２である。
【０１９３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０１９４】
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【化４３】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－
Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロアルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（
Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２

ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
Ｈ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２

Ｒ２ｃからなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素
、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され
；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルか
らなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－
Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、および
ハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハ
ロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；ｍは１、２または３である。
【０１９５】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０１９６】
【化４４】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はＣ１－Ｃ８アルキルおよびＣ３－Ｃ７シクロアルキルからなる群から選択され；
Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ
２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、
－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２
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、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ

－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－ＣＲ２ａ

＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、および－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄからなる群から
選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４

アルキル、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、
水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２

ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、
前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジ
ルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アル
キル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される
１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロア
ルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ア
ルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群
から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリー
ルであり、前記アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオ
キソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、
３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘ
テロアリールであり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、および
ハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても
良く；Ｇ３は４から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、
Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ

６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１

－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）
Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２

ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１
、２、３、４もしくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環
であり、前記４から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－
Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アル
キルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、
ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロ
キシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２

ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａか
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らなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４

は５から１０員ヘテロアリールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン
、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３
もしくは４個の置換基で置換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２
または３であり；ｐは１または２である。
【０１９７】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０１９８】
【化４５】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロ
アルキル、－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ
）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ）Ｇ４、－Ｃ（
Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ

）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ
）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ

２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－
ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２

ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ
２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ

）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（ＣＲ
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２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ
（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２

ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、
－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、およ
び－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂ

は各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ

４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ８アルキ
ルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ

１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｅは水素
、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アル
キル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ
２ｆはＣ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルおよび－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｇ
２ａからなる群から選択され；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７

シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム
、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もし
くは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、
前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジ
ルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アル
キル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される
１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記
アリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個
の置換基で置換されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールで
あり、前記アリールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－
Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからな
る群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４
から８員複素環であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ

１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキル
スルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（
Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ
１ａ、および－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４も
しくは５個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４
から８員複素環は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、
Ｃ１－Ｃ

４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ

１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，
３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－
Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）
ＮＨ２、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される
１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロア
リールであり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４

アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキ
ル、Ｇ１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で
置換されていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１
または２である。
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【０１９９】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０２００】
【化４６】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は水素、Ｃ１－Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ８アルキル、Ｃ１－Ｃ８ハロ
アルキル、－ＣＯ２Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－ＯＲ
２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｃ、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－
ＳＯ２Ｒ２ｃ、－ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＲ２ｄ）（Ｒ
２ｄ）－Ｒ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ

２Ｒ２ｃ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＳ
Ｏ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（
Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、および－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－ＣＯ２Ｒ２ｃからなる群から選択され
；Ｒ２ａおよびＲ２ｂは各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル
、およびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｃはＣ２－Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１－Ｃ８アルキルおよびハロＣ１－Ｃ８アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄ

は各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよびハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選
択され；Ｒ２ｅは水素、Ｃ２－Ｃ８アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、およびハロＣ１－Ｃ６アルキルからな
る群から選択され；Ｒ２ｆはＣ１－Ｃ４アルキルおよびハロＣ１－Ｃ４アルキルからなる
群から選択され；ｍは１、２または３である。
【０２０１】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０２０２】

【化４７】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｒ２は－Ｇ１、－Ｇ２、－Ｇ３
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、－Ｇ４、－ＣＯ２Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（Ｏ）Ｇ２、－Ｃ（Ｏ）Ｇ３、－Ｃ（Ｏ
）Ｇ４、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、
－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、－Ｃ（ＯＨ）
（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２Ｇ１、－ＳＯ２Ｇ２、－ＳＯ２Ｇ３、
－ＳＯ２Ｇ４、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｇ２、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３、－ＳＯ２－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ３

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ１

、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ
（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－Ｇ４、－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ１、－（ＣＲ
２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｍ－Ｃ（ＯＨ）（Ｒ２ｄ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎ－Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（
Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ２、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２

ｂ）ｍＣ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣＯ２Ｇ１、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｇ４、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ２、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、－（Ｃ
Ｒ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、－（ＣＲ２ａＲ
２ｂ）ｍＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ

Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）
Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４）、－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＣ（Ｏ）ＮＨ－（
ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）ＮＨＲ２ｄ、－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ１、およ
び－ＣＲ２ａ＝ＣＨＲ２ａ－Ｃ（Ｏ）Ｇ３からなる群から選択され；Ｒ２ａおよびＲ２ｂ

は各場合で、それぞれ独立に、水素、フッ素、Ｃ１－Ｃ４アルキル、およびハロＣ１－Ｃ

４アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｄは各場合で、水素、Ｃ１－Ｃ６アルキルおよ
びハロＣ１－Ｃ６アルキルからなる群から選択され；Ｒ２ｆは－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－
Ｇ２ａであり；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキル
は、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム、Ｃ１－Ｃ６ア
ルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換
基で置換されていても良く；Ｇ１ａはＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７

シクロアルキルは、Ｃ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ベンジルオキシ、ハロ
Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキシム
、Ｃ１－Ｃ６アルキルオキシム、およびオキソからなる群から選択される１、２、３もし
くは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ２はアリールであり、前記アリールは、Ｃ

１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アル
キル、およびハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換
されていても良く；Ｇ２ａはアリールまたは５から６員ヘテロアリールであり、前記アリ
ールまたは５から６員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、
１，３－ジオキソール、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、およびハロゲンからなる群から選択さ
れる１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ３は４から８員複素環
であり、前記４から８員複素環はＣ１－Ｃ６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ

４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルコキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキ
ルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベ
ンジル、シアノ、１，３－ジオキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキ
シ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ
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、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、Ｇ２ａ、－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａ、および－
（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｐＧ３ａからなる群から選択される１、２、３、４もしくは５個の置
換基で置換されていても良く；Ｇ３ａは４から８員複素環であり、前記４から８員複素環
は、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコキシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アル
コキシカルボニル、Ｃ１－Ｃ６アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキルカルボニル、ハロＣ１－Ｃ

４アルキルスルホニル、Ｃ１－Ｃ４アルキルスルホニル、ベンジル、シアノ、１，３－ジ
オキソラン、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ヒドロキシ、ヒドロキシＣ１－Ｃ４ア
ルキル、オキソ、－Ｃ（Ｏ）Ｇ１ａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨＧ２ａ、－Ｃ（Ｏ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２

、Ｇ２ａ、および－ＳＯ２（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍＧ１ａからなる群から選択される１、２
、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；Ｇ４は５から１０員ヘテロアリール
であり、前記５から１０員ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルコ
キシＣ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、Ｇ
１ａ、およびＧ３ａからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換さ
れていても良く；ｍは１、２または３であり；ｎは１、２または３であり；ｐは１または
２である。
【０２０３】
　１実施形態において、Ａは（ｉｖ）：
【０２０４】
【化４８】

であり、（ｉｖ）の左側の前記窒素原子は、式（Ｉ）におけるインダゾールのフェニル環
に結合しており；
　Ｒ１はフェニルおよび単環式ヘテロアリールからなる群から選択され、前記フェニルお
よび単環式ヘテロアリールは、Ｃ１－Ｃ４アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４

ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、およびハロゲンからなる群から選択される１
、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても良く；およびＲ２は－ＣＯ２Ｇ１であ
り；Ｇ１はＣ３－Ｃ７シクロアルキルであり、前記Ｃ３－Ｃ７シクロアルキルはＣ１－Ｃ

６アルコキシ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、ハロＣ１－Ｃ４アルキル、ハロゲン、ヒドロキシ、
ヒドロキシＣ１－Ｃ４アルキル、およびオキソからなる群から選択される１、２もしくは
３個の置換基で置換されていても良い。
【０２０５】
　本発明の一部と想定される具体的な実施形態には、例えば下記のような定義の式（Ｉ）
の化合物などがあるが、これらに限定されるものではない。
【０２０６】
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イ
ル］－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　イソプロピル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　イソブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（メチ
ルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチル－２－オキソペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソ－２，３－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－１，３－ジヒ
ドロ－２Ｈ－イミダゾール－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－シクロプロピル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［４
－（トリフルオロメチル）－１，３－チアゾール－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｓ，４Ｓ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－フルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｓ）－２－エチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－３，３－ジメチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピ
リミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（４
－メチル－１，３－チアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，４Ｒ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
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２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３，４－オキサジアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（５－
メチルピリミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｓ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（６
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（３－エチル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［（５－エトキシ－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３－［１
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－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（４，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］テトラヒドロピリミジン－
２（１Ｈ）－オン；
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－
３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［（５－シクロブチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（エチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－ヒドロキシピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（３Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］
アセトアミド；
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－［１－（３－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝メタンスルホンアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
メトキシエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２，２－ジメチルプロパノイル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ
－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－オキソシクロブチル）カルボニル］イミダゾリジン－２－オン；
　３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－Ｎ－メチル
－２－オキソイミダゾリジン－１－スルホンアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－オキソイミダゾリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２－メチルプロピル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，５Ｒ）－２，５－ビス（メトキシメチル）ピロリジン－１－イル
］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ヘキサヒドロピロロ［１，２－ａ］ピラジン－２（１Ｈ）－イル）－２－オキソエチル
］イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－イソプロポキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチル－Ｎ－（テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－
４－イルメチル）アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（４－フルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［２－（２，６－ジメチルモルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［２－（モルホリン－４－イルメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イ
ミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチル－Ｎ－［２－（モルホリン－４－イル）
エチル］アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　Ｎ－（２－エトキシエチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（テトラヒドロフラン－３－イルメチル）アセ
トアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチルペンタノイル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロペンチルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロヘキシルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
チエニルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
ブチルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（プロ
ピルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
プロピルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（エチルスルホニル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－（２－ヒドロキシプロパン－２－イル）ピロリジン－１－イル］－２－
オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２



(104) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（３Ｓ）－テトラヒドロフラン－３－イル］
アセトアミド；
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－｛１－［３－（トリフルオロメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル
｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［５
－（トリフルオロメチル）ピリジン－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－イソブチルアセトアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［２－（アゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－イソプロピルアセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（イソ
プロポキシアセチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［４
－（トリフルオロメチル）ピリジン－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［３－（エトキシメチル）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オ
キソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（８ａＳ）－ヘキサヒドロピロロ［１，２－ａ］ピラジン－２（１Ｈ）－イル］－２－
オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－オキサ－６－アザスピロ［３．３］ヘプタ－６－イル）－２－オキソエチル］イミ
ダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，５－ジメチルモルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［２－（１，４－ジオキサ－７－アザスピロ［４．４］ノナ－７－イル）－２－オ
キソエチル］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　４－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）ピペラジン－２，６－ジオン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（５－メチルヘキサヒドロピロロ［３，４－ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル）－２－オ
キソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（オクタヒドロ－４Ｈ－１，４－ベンゾオキサジン－４－イル）－２－オキソエチル］イ
ミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ヘキサヒドロシクロペンタ［ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル）－２－オキソエチル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（１Ｒ，３ｒ，６ｓ，８Ｓ）－４－アザトリシクロ［４．３．１．１３，

８］ウンデカ－４－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　（３ａＲ，６ａＳ）－５－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－２－メチルテト
ラヒドロピロロ［３，４－ｃ］ピロール－１，３（２Ｈ，３ａＨ）－ジオン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（８－メトキシ－３－アザビシクロ［３．２．１］オクタ－３－イル）－２－オキソエチ
ル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（１，４－ジオキサ－８－アザスピロ［４．６］ウンデカ－８－イル）－２
－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イ
ル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３ａＲ，４Ｒ，７Ｓ，７ａＳ）－オクタヒドロ－２Ｈ－４，７－メタノイソインドー
ル－２－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（１－メチルオクタヒドロ－６Ｈ－ピロロ［３，４－ｂ］ピリジン－６－イル）－２－オ
キソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－メチルモルホリン－４－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，６Ｓ）－９－メチル－３，９－ジアザビシクロ［４．２．１］ノナ－３－イル
］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（２－エチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（
２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－イソプロピルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（２－イソブチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　メチル１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｄ－プロリネート；
　１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｎ－フェニル－Ｄ－プロリンアミド；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｒ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－ヒドロキシ
ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－ヒドロキシ
ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－４－メチルペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－イソプロピルピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－イソプロピルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－イソプロピルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｒ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｒ）－２－フェニルピロリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリジン
－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（２－フェニルピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　シクロヘキシル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（６－
メチル－２－オキソヘプチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－６－メチルヘプチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロペンチル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロペンチル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロヘキシル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　シクロペンチル２－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル
］－３－オキソヘキサヒドロイミダゾ［１，５－ａ］ピラジン－７（１Ｈ）－カルボキシ
レート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロヘキシル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロブチル－２－オキソプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３－シクロブチル－２－ヒドロキシプロピル）－３－［１－（２－フルオロフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［３－（ビシクロ［２．２．１］ヘプタ－２－イル）－２－オキソプロピル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
オキソ－２－フェニルエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロペンチル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
オキソプロピル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２－メチルヘキサ－５－エン－１－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（６－フルオロピリジン－３－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－エチル－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル）－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－メトキシフェニル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－フルオロフェニル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］エチル｝イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピリジン－３－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（１，３－ベンゾジオキソール－５－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
フルオロピリジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－２－ヒドロキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－３－（テトラヒドロフラン－３－イル）プロピル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－１－ヒドロキシブタン－２－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシブチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３，３－ジメチル－２－オキソブチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（３－
メチル－２－オキソブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－３－メチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）
－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－２－ヒドロキシエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロブチル－１－ヒドロキシ－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フ
ルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－ヒドロキシ－２，４－ジメチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－２－ヒドロキシ－２，４－ジメチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｓ）－２－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｒ）－２－（メトキシメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミ
ダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（２Ｒ）－２－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（２，２－ジメチルピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　Ｎ－（３－フルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－（２，５－ジフルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（２－メチルベンジル）アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ）－１－フェニルエチル］アセトアミ
ド；
　Ｎ－（３，５－ジフルオロベンジル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－
１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｓ）－１－フェニルエチル］アセトアミ
ド；
　１－（１，３－ベンゾチアゾール－２－イルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－２，３－ジメチルブチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロペンチルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（テト
ラヒドロフラン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（２－シクロプロピル－２－オキソエチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－シクロブチル－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ，５Ｒ）－５－（２－フルオロフェニル）テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－４－メチルペンチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピリ
ミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチル－２－オキソペンチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
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　１－［（２，２－ジフルオロシクロプロピル）メチル］－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ゾロ［１，５－ａ］ピリミジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
メチル－２Ｈ－インダゾール－５－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（５－シクロプロピル－２－フリル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
フェニルエチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（シクロプロピルメチル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２，５－アンヒドロ－１，３，４－トリデオキシ－２－（３－フルオロフェニル）－４
－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキ
ソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｄ－エリトロ－ペンチトール；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ，５Ｓ）－５－（３－フルオロフェニル）テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－（２，５－ジフルオロベンジル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－３－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（オキ
セタン３－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　（２Ｒ）－１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）ピロリジン－２－カルボニト
リル；
　１－［２－（２－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－２－イル）－２－オキソエチル
］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　２，５－アンヒドロ－１，３，４－トリデオキシ－２－（３－フルオロフェニル）－４
－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキ
ソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｌ－トレオ－ペンチトール；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（３－
ヒドロキシシクロペンチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３－エチル－３－ヒドロキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル
］－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［２－（３，４－ジフルオロピロリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［５－
（モルホリン－４－イル）ピリジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ダジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－（シクロプロピルメチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
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ジン－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
－メチル－１，３－オキサゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛２－［（１ｓ，４ｓ）－７－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－７－イル］－
２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチルオキセタン３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｒ）－２－メトキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
Ｓ）－２－メトキシ－４－メチルペンチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（１－アセチルアゼチジン－３－イル）メチル］－３－［１－（２－フルオロフ
ェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（２
－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピリミジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（ピリジン－３－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（オキ
セタン２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｓ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－４－イルメチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（２，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピリジン－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛［１－（ベンジルオキシ）シクロプロピル］メチル｝－３－［１－（２－フルオ
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（５－
メトキシピリジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－５－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－ベンジル－２－オキソピロリジン－３－イル）－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－ｔｅｒｔ－ブチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
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　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（５－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）－３－｛１－［４－（トリフルオロメ
チル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）－３－［１－（２－フル
オロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（４，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（２，５－ジメチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］－３－［１－（
２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（５－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３－｛１－
［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル（５Ｒ）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－５－メチル－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート；
　１－（１，３－オキサゾール－４－イルメチル）－３－｛１－［４－（トリフルオロメ
チル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－４－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（２－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｒ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチルイミダゾリジン－２－オン；
　（４Ｒ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メトキシピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－イソプロピル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（２－エチル－１，３－チアゾール－４－イル）メチル］－３－［１－（２－フ
ルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［（５－シクロプロピル－１，２－オキサゾール－３－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
［（１Ｒ）－１－（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イ
ミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［２
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－（メトキシメチル）－１，３－チアゾール－４－イル］メチル｝イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－２－イルメチル）テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－イソプロピル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－
２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］テトラヒドロピリミジン－
２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（６
－メチルピラジン－２－イル）メチル］テトラヒドロピリミジン－２（１Ｈ）－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］テトラヒドロピリミジン
－２（１Ｈ）－オン；
　１－［（５－エチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［（５－ｔｅｒｔ－ブチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－チアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（トラ
ンス－４－ヒドロキシシクロヘキシル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
オキソシクロヘキシル）イミダゾリジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アゼチジン－１－カルボキシレート
；
　１－（アゼチジン－３－イル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛１－
［（１－ヒドロキシシクロプロピル）カルボニル］アゼチジン－３－イル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　２－（３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アゼチジン－１－イル）－２－オキソアセトア
ミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（メチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［（１Ｒ，２Ｒ）－２－（ベンジルオキシ）シクロヘキシル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｒ，２Ｒ）－２－ヒドロキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（プロピルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
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　１－［（１Ｓ，２Ｓ）－２－（ベンジルオキシ）シクロヘキシル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－ヒドロキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］－３－（１－フェニル－１
Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］－３－［１－（ピリジン－
２－イル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－メトキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－イソブトキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ）－２－オキソシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－｛［（２，２－ジクロロシクロプロピル）メチル］スルホニル｝アゼチジン
－３－イル）－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
イミダゾリジン－２－オン；
　１－｛１－［（シクロプロピルメチル）スルホニル］アゼチジン－３－イル｝－３－［
１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－
オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛１－
［（２，２，２－トリフルオロエチル）スルホニル］アゼチジン－３－イル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（イソブチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　ｔｅｒｔ－ブチル｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセテート；
　エチル（２Ｚ）－３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アクリレート；
　エチル（２Ｅ）－３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アクリレート；
　ｔｅｒｔ－ブチル３－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝プロパノエート；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－ヒドロキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（モルホリン－４－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－シクロヘキシル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－３－｛２－［（３Ｓ）
－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピペリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３，３－ジフルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
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［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［２－（４，４－ジフルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－
［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２
－オン；
　１－［２－（３－フルオロアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［４－（トリフルオロメチル）ピペリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［３－（トリフルオロメチル）ピペリジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，５Ｓ）－８－オキサ－３－アザビシクロ［３．２．１］オクタ－３－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（３－オキソピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（アゼパン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（２，２，２－トリフルオロエチル）アセトア
ミド；
　１－［１－（３，３－ジメチルブチル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２
－オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン；
　１－（１－ｔｅｒｔ－ブチル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－３－｛２－［（３Ｓ
）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オ
ン；
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－（１－フェニル－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［（３Ｓ）－３－（トリフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］エチル｝
イミダゾリジン－２－オン；
　１－［２－（３－フルオロ－３－メチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロブチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトア
ミド；
　（１Ｒ，５Ｓ）－８－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－８－アザビシクロ［
３．２．１］オクタン－３－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（３，３，４，４－テトラフルオロピロリジン－１－イル）エチル］イミダ
ゾリジン－２－オン；
　１－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２
－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）アゼパン－４－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛（１
Ｚ）－３－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロパ－１－
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エン－１－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－エチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－
イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［１－（ヒドロキシメチル）シクロブチル］ア
セトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｒ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛３－
［（３Ｓ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－３－オキソプロピル｝イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－メトキシアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル）ア
セトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（オキセタン３－イル）アセトアミド；
　Ｎ－シクロブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－シクロペンチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－シクロヘキシル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［２－（３－アセチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（トランス－３－メトキシシクロブチル）アセ
トアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛（１
Ｅ）－３－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－３－オキソプロパ－１－
エン－１－イル｝イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎ－（２，２－ジメチルシクロプロピル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル
）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトア
ミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
オキソ－２－［３－（トリフルオロメチル）アゼチジン－１－イル］エチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　１－｛２－［３－（ジフルオロメチル）ピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝
－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジ
ン－２－オン；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（１
Ｓ，２Ｓ）－２－イソプロポキシシクロヘキシル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ，２Ｓ）－２－ヒドロキシシクロペン
チル］アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
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オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（１－メチルシクロプロピル）アセトアミド；
　Ｎ－［（１Ｓ，２Ｓ）－２－（ベンジルオキシ）シクロペンチル］－２－｛３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジ
ン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－［（１Ｒ，２Ｒ）－２－（ベンジルオキシ）シクロペンチル］－２－｛３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジ
ン－１－イル｝アセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
イソブトキシテトラヒドロフラン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（１Ｒ，２Ｓ）－２－イソブトキシシクロペ
ンチル］アセトアミド；
　１－［１－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－［
（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン；
　Ｎ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロヘキシル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　Ｎ－（３，３－ジフルオロシクロペンチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３ａＲ，６ａＳ）－ヘキサヒドロシクロペンタ［ｃ］ピロール－２（１Ｈ）－イル］
－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３，３，３－トリフルオロプロピル）アセト
アミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－メチル
イミダゾリジン－２－オン；
　Ｎα－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｄ－フェニルアラニンアミド；
　Ｎ－ｔｅｒｔ－ブチル－Ｎ２－（｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－イン
ダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセチル）－Ｌ－バリン
アミド；
　Ｎ－（２，２－ジフルオロシクロペンチル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；
　１－［１－（３，５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛
２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリ
ジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３－オキソシクロブチル）アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－（３－ヒドロキシシクロブチル）アセトアミド
；
　Ｎ－シクロブチル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－メチルアセトアミド；
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
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（３－メチルアゼチジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［１－（トリフルオロメチル）シクロブチル］
アセトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［３－（ヒドロキシイミノ）シクロブチル］ア
セトアミド；
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［３－（メトキシイミノ）シクロブチル］アセ
トアミド；
　Ｎ－（４，４－ジフルオロシクロヘキシル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニ
ル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセト
アミド；および
　Ｎ－（２，２－ジメチルプロピル）－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド。
【０２０７】
　化合物名は、Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　ＤｅｖｅｌｏｐｍｅｎｔによるＮ
ａｍｅ　２０１２命名アルゴリズム、またはＣＨＥＭＤＲＡＷ（Ｒ）ＵＬＴＲＡ　ｖ．１
２．０．２．１０７６の一部としてのＳｔｒｕｃｔ＝Ｎａｍｅ命名アルゴリズムを使用す
ることによって割り当てられる。
【０２０８】
　本発明の化合物は、不斉中心またはキラル中心が存在する立体異性体として存在するこ
とができる。これらの立体異性体は、キラル炭素原子周囲の置換基の立体配置に応じて「
Ｒ」または「Ｓ」である。本明細書において使用されている「Ｒ」および「Ｓ」という用
語は、ＩＵＰＡＣ　１９７４　Ｒｅｃｏｍｍｅｎｄａｔｉｏｎｓ　ｆｏｒ　Ｓｅｃｔｉｏ
ｎ　Ｅ，　Ｆｕｎｄａｍｅｎｔａｌ　Ｓｔｅｒｅｏｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，　ｉｎ　Ｐｕｒ
ｅ　Ａｐｐｌ．Ｃｈｅｍ．，　１９７６，　４５：１３－３０に定義の立体配置である。
本発明は、様々な立体異性体およびその混合物を想到するものであり、これらは具体的に
本発明の範囲内に含まれるものである。立体異性体としては、エナンチオマーおよびジア
ステレオマー、ならびにエナンチオマーまたはジアステレオマーの混合物が挙げられる。
本発明の化合物の個々の立体異性体は、不斉中心もしくはキラル中心を含有する市販の出
発材料から合成的に、またはラセミ混合物の取得とそれに続く当業者に公知の分割方法に
よって製造することができる。これらの分割方法の例には、（１）Ｆｕｒｎｉｓｓ，　Ｈ
ａｎｎａｆｏｒｄ，　Ｓｍｉｔｈ，　ａｎｄ　Ｔａｔｃｈｅｌｌ，　″Ｖｏｇｅｌ′ｓ　
Ｔｅｘｔｂｏｏｋ　ｏｆ　Ｐｒａｃｔｉｃａｌ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ″
，　５ｔｈ　ｅｄｉｔｉｏｎ（１９８９），　Ｌｏｎｇｍａｎ　Ｓｃｉｅｎｔｉｆｉｃ　
＆　Ｔｅｃｈｎｉｃａｌ，　Ｅｓｓｅｘ　ＣＭ２０　２ＪＥ，　Ｅｎｇｌａｎｄに記載の
、キラル補助剤へのエナンチオマー混合物の結合、得られたジアステレオマー混合物の再
結晶もしくはクロマトグラフィーによる分離、および適宜に補助剤からの光学的に純粋な
生成物の放出、または（２）キラルクロマトグラフィーカラム上での光学エナンチオマー
混合物の直接分離、または（３）分別再結晶法がある。
【０２０９】
　本発明の化合物は、シスまたはトランス異性体として存在することができ、環上の置換
基は、それらが互いに対して環の同じ側（シス）に、または互いに対して環の反対側（ト
ランス）にあるような方式で結合していていることができる。例えば、シクロブタンは、
シスまたはトランス立体配置で存在することができ、単一異性体またはシスおよびトラン
ス異性体の混合物として存在することができる。本発明の化合物の個々のシスまたはトラ
ンス異性体は、選択的有機転換を使用して市販の出発材料から合成的に製造するか、シス
およびトランス異性体の混合物の精製によって単一異性体形態で製造することができる。
そのような方法は当業者には公知であり、再結晶またはクロマトグラフィーによる異性体
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【０２１０】
　理解すべき点として、本発明の化合物は、互変異体形態、ならびに幾何異性体を持つこ
とがあり、これらも本発明の一態様を成す。
【０２１１】
　本発明には、１個以上の原子が、自然界に通常見られる原子質量または質量数と異なる
原子質量または質量数を有する原子によって置き換えられているということ以外は、式（
Ｉ）において列挙されているものと同一である同位体標識化合物も含まれる。本発明の化
合物における含有に適切な同位体の例は、水素、炭素、窒素、酸素、リン、硫黄、フッ素
および塩素であり、例えば、それぞれ２Ｈ、３Ｈ、１３Ｃ、１４Ｃ、１５Ｎ、１８Ｏ、１

７Ｏ、３１Ｐ、３２Ｐ、３５Ｓ、１８Ｆおよび３６Ｃｌなどがあるが、これらに限定され
るものではない。より重い同位体、例えば重水素、即ち２Ｈでの置換は、より大きい代謝
安定性に起因するある種の治療的利点、例えば、イン・ビボ半減期の増加または必要用量
の低減をもたらすことができ、それゆえに、一部の状況で好ましいことがある。ポジトロ
ン放出同位体を組み込む化合物は、画像診断および受容体の分布を確認するためのポジト
ロン放出断層撮影（ＰＥＴ）研究において有用である。式（Ｉ）の化合物に組み込むこと
ができる適切なポジトロン放出同位体は、１１Ｃ、１３Ｎ、１５Ｏおよび１８Ｆである。
式（Ｉ）の同位体標識化合物は、一般に、当業者に公知の従来技術によって、または非同
位体標識試薬に代えて適切な同位体標識試薬を使用する添付の実施例に記載されているも
のに類似したプロセスによって製造することができる。
【０２１２】
　本発明の化合物の製造方法
　本発明の化合物については、その化合物を製造可能な手段を示す下記の合成図式および
方法との関連で理解を深めることができる。
【０２１３】
　本発明の化合物は、各種合成手順によって製造することができる。代表的な手順を図式
１から１２に示してあるが、これらに限定されるものではない。
【０２１４】
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【化４９】

【０２１５】
　図式１に示したように、式（１－４）の化合物は、２－ブロモ－６－フルオロベンズア
ルデヒドを原料とする３段階プロセスで製造することができる。２－ブロモ－６－フルオ
ロベンズアルデヒドを、ヒドラジンＡｒ１－ＮＨＮＨ２（Ａｒ１は、Ｃ１－Ｃ４アルコキ
シ、Ｃ１－Ｃ４アルキル、Ｃ１－Ｃ４ハロアルコキシ、Ｃ１－Ｃ４ハロアルキル、および
ハロゲンからなる群から選択される１、２、３もしくは４個の置換基で置換されていても
良いフェニルまたは単環式ヘテロアリールである。）または相当する酸塩の存在下、炭酸
セシウムなどの塩基の存在下に、Ｎ－メチル－２－ピロリジノンなどの溶媒中で０．５か
ら３時間加熱して処理することで、式（１－１）のインダゾールを得る。次に、ジメトキ
シエタなどの溶媒中で４から２４時間加熱したトリス（ジベンジリデンアセトン）ジパラ
ジウム（０）（Ｐｄ２（ｄｂａ）３）のようなパラジウム触媒、（９，９－ジメチル－９
Ｈ－キサンテン－４，５－ジイル）ビス（ジフェニルホスフィン）などのホスフィン配位
子、および炭酸セシウムなどの塩基とのクロスカップリング反応条件下に、式（１－１）
のインダゾールを、式（１－２）のイミダゾロンまたはイミダゾリジノンと反応させて、
式（１－３）の化合物（Ｒ１ａは「課題を解決するための手段」で定義の通りである。）
を得ることができる。Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの加温された極性非プロトン性
溶媒中、水素化ナトリウムなどの塩基の存在下に１から１２時間かけて、式（１－３）の
化合物をＬＧ１－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｍ－Ｙでアルキル化することで、式（１－４）の化
合物を得ることができる。Ｒ２ａ、Ｒ２ｂおよびｍは「課題を解決するための手段」で定
義の通りである。ＬＧ１は、塩素、臭素、ヨウ素、またはスルホネートなどの脱離基であ
る。Ｙ１は、水素、Ｃ１－Ｃ５アルケニル、Ｃ１－Ｃ６アルコキシＣ１－Ｃ３アルキル、
Ｃ１－Ｃ５アルキル、Ｃ１－Ｃ５ハロアルキル、Ｇ１、Ｇ２、Ｇ３

、Ｇ４、Ｃ（ＯＲ２ｄ

）（Ｒ２ｄ）－Ｒ２ｅ、Ｃ（Ｏ）Ｒ２ｃ、Ｃ（Ｏ）－（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、Ｃ（Ｏ
）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、Ｃ（Ｏ）（ＣＲ２ａ

Ｒ２ｂ）ｎＧ４、ＣＯ２Ｒ２ｃ、ＣＯ２Ｇ１、Ｃ（Ｏ）Ｇ１、Ｃ（Ｏ）Ｇ２、Ｃ（Ｏ）Ｇ
３、Ｃ（Ｏ）Ｇ４、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＲ２ｅ、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ１、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄ

Ｇ２、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ３、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２ｄＧ４、Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２
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ａＲ２ｂ）ｎＧ１）、Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２）、Ｃ（Ｏ）Ｎ
（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３）、Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２ｄ）（（ＣＲ２ａＲ２ｂ）

ｎＧ４）、ＳＯ２ＮＲ２ｄＲ２ｅ、またはＣ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＲ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ）
ＮＨＲ２ｄであることができ、Ｒ２ａ、Ｒ２ｂ、Ｒ２ｃ、Ｒ２ｄ、Ｒ２ｅ、Ｒ２ｆ、Ｇ１

、Ｇ２、Ｇ３、Ｇ４およびｎは「課題を解決するための手段」で定義の通りである。式（
１－４）の化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例である。
【０２１６】
【化５０】

【０２１７】
　図式２に示したように、式（２－２）の化合物は、式（１－３）の化合物から製造する
ことができる。式（１－３）の化合物（Ｒ１ａは「課題を解決するための手段」で定義の
通りであり、Ａｒ１は図式１で定義の通りである。）を、テトラヒドロフラン、ジオキサ
ンもしくはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの極性非プロトン性溶媒中、水素化ナトリ
ウムなどの塩基で脱プロトン化し、次に適宜に加温しながらＬＧ１－ＣＨ２－ＣＯ２ＰＧ
１でアルキル化することができる。ＬＧ１は塩素、臭素、ヨウ素、またはスルホネートな
どの脱離基である。ＰＧ１は、ｔｅｒｔ－ブチルなどのカルボキシ保護基である。その保
護基は、当業者に公知の条件下に脱離させることができる。ＰＧ１がｔｅｒｔ－ブチルで
ある場合、ジクロロメタン中のトリフルオロ酢酸またはジオキサン中の塩酸で処理するこ
とで、カルボキシ基を露出させ、式（２－１）の化合物を生じる。式（２－１）の化合物
を、アミド結合形成条件下にアミンＨ－Ｎ（Ｙ２）（Ｙ３）とカップリングさせて、式（
２－２）の化合物を得ることができる。カルボン酸およびアミンの混合物からアミドを生
成することが知られている条件の例には、Ｎ－（３－ジメチルアミノプロピル）－Ｎ′－
エチルカルボジイミドまたは１－（３－ジメチルアミノプロピル）－３－エチルカルボジ
イミド（ＥＤＣ、ＥＤＡＣまたはＥＤＣＩ）、１，３－ジシクロヘキシルカルボジイミド
（ＤＣＣ）、ビス（２－オキソ－３－オキサゾリジニル）ホスフィン酸クロライド（ＢＯ
ＰＣｌ）、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］
ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェー
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トＮ－オキサイドまたは２－（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または１－［ビス（ジメチ
ルアミノ）メチレン］－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ［４，５－ｂ］ピリジニウム３－
オキサイドヘキサフルオロホスフェート（ＨＡＴＵ）、Ｏ－（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テトラフルオロボレート（ＴＢＴ
Ｕ）、２－（１Ｈ－ベンゾ［ｄ］［１，２，３］トリアゾール－１－イル）－１，１，３
，３－テトラメチルイソウロニウムヘキサフルオロホスフェート（Ｖ）（ＨＢＴＵ）、お
よび２，４，６－トリプロピル－１，３，５，２，４，６－トリオキサトリホスフィナン
２，４，６－トリオキシド（Ｔ３Ｐ（Ｒ））など（これらに限定されるものではない）の
カップリング試薬を加えることなどがあるが、それに限定されるものではない。そのカッ
プリング試薬は、固体、溶液として、または固体担持樹脂に結合した試薬として加えるこ
とができる。カップリング試薬に加えて、補助カップリング試薬がカップリング反応を促
進することができる。カップリング反応で使用されることが多い補助カップリング試薬に
は、（ジメチルアミノ）ピリジン（ＤＭＡＰ）、１－ヒドロキシ－７－アザベンゾトリア
ゾール（ＨＯＡＴ）および１－ヒドロキシベンゾトリアゾール（ＨＯＢＴ）などがあるが
、これらに限定されるものではない。その反応は、適宜にトリエチルアミンまたはジイソ
プロピルエチルアミンなどの塩基の存在下に行うことができる。そのカップリング反応は
、テトラヒドロフラン、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、Ｎ，Ｎ－ジメチルアセトアミド
、ジメチルスルホキシド、ジクロロメタン、および酢酸エチルなど（これらに限定される
ものではない）の溶媒中で行うことができる。Ｙ２およびＹ３は独立に、Ｒ２ｄ、Ｒ２ｅ

、Ｇ１、Ｇ２、Ｇ３、Ｇ４、（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ１、（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ２、（
ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ３、（ＣＲ２ａＲ２ｂ）ｎＧ４またはＣ（Ｒ２ａＲ２ｆ）－Ｃ（Ｏ
）ＮＨＲ２ｄである。あるいは、Ｙ２およびＹ３がそれらが結合している窒素原子と一体
となって、複素環Ｇ３を形成している。式（２－２）の化合物は、式（Ｉ）の化合物の代
表例である。
【０２１８】
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【化５１】

【０２１９】
　図式３に示したように、式（１－３）の化合物をカルボキシル化またはスルホニル化し
て、それぞれ式（３－１）の化合物または式（３－２）の化合物を得ることができる。ア
セトニトリルなどの溶媒中４－ジメチルアミノピリジンの存在下に４から３６時間かけて
、式（１－３）の化合物を、ジカーボネートＧ１ＯＣ（Ｏ）ＯＣ（Ｏ）ＯＧ１またはＲ２

ｃＯＣ（Ｏ）ＯＣ（Ｏ）ＯＲ２ｃで処理して、式（３－１）の化合物を得ることができる
。Ｒ２ｃおよびＧ１は「課題を解決するための手段」で定義の通りである。あるいは、ア
セトニトリルなどの溶媒中トリエチルアミンまたはジイソプロピルエチルアミンなどの三
級アミン塩基の存在下に、式（１－３）の化合物をクロロホルメートＣｌＣ（Ｏ）Ｏ－Ｒ
２ｃまたはＣｌＣ（Ｏ）Ｏ－Ｇ１と反応させて、式（３－１）の化合物を得ることができ
る。Ｒ１ａは「課題を解決するための手段」で定義の通りであり、Ａｒ１は図式１で定義
の通りである。同様に、ジクロロメタンなどの溶媒中、トリエチルアミンまたはジイソプ
ロピルエチルアミンなどの三級アミン塩基の存在下に、式（１－３）の化合物をスルホニ
ルクロライドＲ２ｃ－ＳＯ２ＣｌまたはＧ１－ＳＯ２Ｃｌと反応させて、式（３－２）の
化合物を得ることができる。式（３－１）および式（３－２）の化合物は、式（Ｉ）の化
合物の代表例である。
【０２２０】



(123) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

【化５２】

【０２２１】
　図式４に示したように、式（１－３）の化合物を式（４－１）の化合物に変換すること
ができる。従って、式（１－３）の化合物（Ｒ１ａは「課題を解決するための手段」で定
義の通りであり、Ａｒ１は図式１で定義の通りである。）を、銅触媒クロスカップリング
反応でＡｒ２－ＬＧ１と反応させて、式（４－１）の化合物を得ることができる。Ａｒ２

は、「課題を解決するための手段」でそれぞれＧ２またはＧ４によって定義されるフェニ
ルまたはヘテロアリールである。ＬＧ１は、塩素、臭素、ヨウ素、またはスルホネートな
どの脱離基である。クロスカップリング反応は、密閉圧力管中、不活性雰囲気下に加熱ジ
オキサン（９０から１２０℃）などの溶媒中、ヨウ化銅（Ｉ）、三塩基性リン酸カリウム
、およびトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２－ジアミンの存在下に４
から３６時間行うことができる。式（４－１）の化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例で
ある。
【０２２２】

【化５３】
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【０２２３】
　図式５に示したように、１Ｈ－インダゾール－４－アミンを式（５－３）の化合物に変
換することができる。不活性雰囲気下、ジオキサンなどの溶媒中で加熱したヨウ化銅（Ｉ
）、三塩基性リン酸カリウム、およびトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１
，２－ジアミンの存在下に８から９６時間かけて、１Ｈ－インダゾール－４－アミンをＡ
ｒ１－Ｉと反応させて、式（５－１）の化合物を得ることができる。Ａｒ１は図式１で定
義の通りである。アセトニトリルなどの溶媒中、環境温度で１から２４時間かけて、式（
５－１）の化合物をビス（２，５－ジオキソピロリジン－１－イル）カーボネートと反応
させることができる。次に、トリエチルアミンもしくはジイソプロピルエチルアミンなど
の三級アミン塩基およびアミノアセトアルデヒドジメチルアセタール（５－２）を加えて
、反応を４から２４時間続けることができる。Ｒ１ａは「課題を解決するための手段」で
定義の通りである。メタノールなどの溶媒に溶かした中間体の尿素アセタールを、環境温
度から６０℃で硫酸などの酸で処理して、式（５－３）の化合物を得ることができる。式
（５－３）の化合物を、図式１から４において式（１－３）の化合物について記載の方法
に従って反応させて、式（Ｉ）の化合物を得ることができる。
【０２２４】
【化５４】

【０２２５】
　図式６に示したように、式（６－２）の化合物を、式Ｇ１－４－（ＣＨＲ２ａ′）－Ｎ
Ｈ２のアミン（Ｒ２ａ′は水素またはＣ１－Ｃ４アルキルである。）から製造することが
できる。従って、ジクロロメタンまたはジオキサンなどの溶媒中、適宜にトリエチルアミ
ンまたはジイソプロピルエチルアミンなどの三級アミンの存在下に４から３６時間かけて
、式Ｇ１－４－（ＣＨＲ２ａ′）－ＮＨ２のアミンを２－クロロエチルイソシアネートま
たは３－クロロプロピルイソシアネートと反応させることができる。次に、最初に約０℃
に冷却し、次に昇温させて環境温度としたテトラヒドロフランなどの溶媒中、中間体のク
ロロ尿素を、水素化ナトリウムなどの塩基で処理し、反応を１５から２４時間続けて、式
（６－１）の化合物を得ることができる。Ｇ１－４は、「課題を解決するための手段」で
定義のＧ１、Ｇ２、Ｇ３またはＧ４であることができる。パラジウム触媒クロスカップリ
ング反応条件下に、式（６－１）の化合物を式（１－１）の化合物と反応させて、式（６
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－２）の化合物を得ることができる。クロスカップリング反応条件の１例には、式（６－
１）の化合物および式（１－１）の化合物をトリス（ジベンジリデンアセトン）ジパラジ
ウム（０）－クロロホルム付加物などのパラジウム触媒、（９，９－ジメチル－９Ｈ－キ
サンテン－４，５－ジイル）ビス（ジフェニルホスフィン）などの配位子、炭酸セシウム
などの塩基、およびジメトキシエタンなどの溶媒と組み合わせることなどがある。得られ
た混合物を、不活性雰囲気下に１０から３６時間加熱することができる。式（６－２）の
化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例である。
【０２２６】
【化５５】

【０２２７】
　図式７に示したように、式（７－４）の化合物を、式（７－１）のアミンから製造する
ことができる。ジクロロメタンまたはジオキサンなどの溶媒中、適宜にトリエチルアミン
またはジイソプロピルエチルアミンなどの三級アミンの存在下に、４から３６時間かけて
、式（７－１）のアミン（Ｇ３′は、アミン保護基（ＰＧ２）で保護された環窒素原子を
含む複素環である。）を２－クロロエチルイソシアネートまたは３－クロロプロピルイソ
シアネートと反応させることができる。次に、中間体クロロ尿素を、テトラヒドロフラン
などの溶媒中、水素化ナトリウムなどの塩基で２４から６０時間処理して、式（７－２）
の化合物を得ることができる。式（７－２）の化合物を、パラジウム触媒クロスカップリ
ング反応条件下で式（１－１）の化合物と反応させて、式（７－３）の化合物を得ること
ができる。パラジウム触媒クロスカップリング反応条件の例は、ビス（トリ－ｔｅｒｔ－
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セシウムなどの塩基の存在下に、式（７－２）の化合物をジオキサン中で式（１－１）の
化合物と組み合わせることがある。その混合物を不活性雰囲気下に９０から１００℃で８
から３６時間加熱する。特定の保護基に応じた当業者に公知の条件を用い、アミン保護基
（ＰＧ２）を、式（７－３）の化合物から除去して式（７－４）の化合物を得ることがで
きる。例えば、ＰＧ２がｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル基である場合、０．５から３時間
かけてのジクロロメタン中でのトリフルオロ酢酸による処理によって、保護されていない
式（７－４）の化合物が生じる。当業者に公知の条件下に式（７－４）の化合物をさらに
修飾することができる。例えば、式（７－４）の化合物をアルキル化するか、アミドもし
くはスルホンアミド形成に関与させることができる。例を示すと、適宜にトリエチルアミ
ンもしくはジイソプロピルエチルアミンなどの三級アミン塩基の存在下にピリジン中、環
境温度で０．５から６時間かけて、式（７－４）の化合物をスルホニルクロライドＲ２ｃ

ＳＯ２Ｃｌと反応させて、式（７－５）の化合物を得ることができる。式（７－４）の化
合物および式（７－５）の化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例である。
【０２２８】
【化５６】

【０２２９】
　図式８に示したように、式（５－１）の化合物を、３段階プロセスで式（８－１）の化
合物に変換することができる。式（５－１）の化合物を還元的アミノ化条件下にＮ－（２
－オキソエチル）フタルイミドと反応させることができる。還元的アミノ化条件の１例に
は、メタノールおよび酢酸中で式（５－１）の化合物をＮ－（２－オキソエチル）フタル
イミドと組み合わせ、次に環境温度で２から２４時間かけて水素化ホウ素シアノナトリウ
ム、水素化ホウ素ナトリウムもしくは水素化ホウ素トリアセトキシナトリウムなどの還元
剤で処理することなどがある。ヒドラジンを加え、メタノール沸点付近もしくはその沸点
で反応混合物を加熱することで、フタルイミドを除去して１級アミンを出現させる。環境
温度で６から２４時間にわたり、中間体ジアミンをテトラヒドロフランなどの溶媒中でジ
（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）メタノンおよびなどの塩基１，８－ジアザビシクロ［
５．４．０］ウンデカ－７－エンと組み合わせることでその手順を完了することで、式（
８－１）の化合物を得ることができる。式（８－１）の化合物を、式（１－３）の化合物
について図式１から４に記載の方法に従って反応させて、式（Ｉ）の化合物を得ることが
できる。
【０２３０】
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【０２３１】
　図式９に示したように、式（５－１）の化合物を、３段階プロセスで式（９－１）の化
合物に変換することができる。式（５－１）の化合物を、還元的アミノ化条件下に保護ア
ミノアルデヒドＰＧ２（Ｈ）Ｎ－ＣＨ（Ｒ１ａ）－ＣＨＯと反応させることができる。Ｒ
１ａは「課題を解決するための手段」で定義の通りであり、ＰＧ２は当業者に公知のアミ
ン保護基である。還元的アミノ化条件の１例には、メタノールおよび酢酸中で式（５－１
）の化合物を保護アミノアルデヒドＰＧ２（Ｈ）Ｎ－ＣＨ（Ｒ１ａ）－ＣＨＯと組み合わ
せ、次に環境温度で２から９６時間かけて水素化ホウ素シアノナトリウム、水素化ホウ素
ナトリウム、または水素化ホウ素トリアセトキシナトリウムなどの還元剤で処理すること
などがある。特定の保護基に応じた当業者に公知の条件下に、アミン保護基（ＰＧ２）を
式（７－３）の化合物から除去して、式（７－４）の化合物を得ることができる。例えば
、ＰＧ２がｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル基である場合、ジクロロメタン中、０．５から
８時間にわたってトリフルオロ酢酸で処理することで、中間体ジアミンが得られる。環境
温度で６から２４時間にわたり、テトラヒドロフランなどの溶媒中、その中間体ジアミン
をジ（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）メタノンおよび１，８－ジアザビシクロ［５．４
．０］ウンデカ－７－エンなどの塩基と組み合わせることで手順を完了させて、式（９－
１）の化合物を得ることができる。図式１から４で式（１－３）の化合物について記載の
方法に従って、式（９－１）の化合物を反応させて、式（Ｉ）の化合物を得ることができ
る。
【０２３２】
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【化５８】

【０２３３】
　図式１０に示したように、式（１０－１）の化合物を、式（１０－３）の化合物に変換
することができる。式（１０－１）の化合物を、２段階プロセスで式（１０－２）の化合
物に変換することができる。Ｇ１－４は、「課題を解決するための手段」で定義のＧ１、
Ｇ２、Ｇ３またはＧ４であることができる。ジクロロメタンまたはジオキサンなどの溶媒
中、適宜にトリエチルアミンまたはジイソプロピルエチルアミンなどの３級アミンの存在
下に４から３６時間かけて、式（１０－１）のアミンを２－クロロエチルイソシアネート
または３－クロロプロピルイソシアネートと反応させることができる。次に、テトラヒド
ロフランなどの溶媒中、２４から６０時間にわたり、中間体クロロ尿素を水素化ナトリウ
ムなどの塩基で処理して、式（１０－２）の化合物を得ることができる。銅触媒クロスカ
ップリング反応条件下に、式（１０－２）の化合物を式（１－１）の化合物と反応させて
、式（１０－３）の化合物を得ることができる。銅触媒クロスカップリング反応条件の１
例は、封管中、不活性雰囲気下に１００から１１５℃で１０から３６時間かけて、ヨウ化
銅（Ｉ）、トランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２－ジアミン、および三
塩基性リン酸カリウムの存在下に、１，４－ジオキサン中で式（１０－２）の化合物およ
び式（１－１）の化合物を組み合わせることがある。式（１０－３）の化合物は、式（Ｉ
）の化合物の代表例である。
【０２３４】
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【化５９】

【０２３５】
　図式１１に示したように、式（５－１）の化合物を式（１１－３）の化合物に変換する
ことができる。ジクロロメタンまたはジオキサンなどの溶媒中、適宜にトリエチルアミン
またはジイソプロピルエチルアミンなどの３級アミンの存在下に、４から３６時間かけて
、式（５－１）の化合物を２－クロロエチルイソシアネートまたは３－クロロプロピルイ
ソシアネートと反応させることができる。次に、テトラヒドロフランなどの溶媒中、２か
ら２４時間にわたり、中間体クロロ尿素を水素化ナトリウムなどの塩基で処理して、式（
１１－１）の化合物を得ることができる。式（１１－１）の化合物を、テトラヒドロフラ
ン、ジオキサンもしくはＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドなどの極性非プロトン性溶媒中で
水素化ナトリウムなどの塩基で脱保護し、次に適宜に加温しながらＬＧ１－ＣＨ２－ＣＯ

２ＰＧ１でアルキル化することができる。ＬＧ１は塩素、臭素、ヨウ素、またはスルホネ
ートなどの脱離基である。ＰＧ１は、エチルなどのカルボキシ保護基である。その保護基
は、当業者に公知の条件下に除去することができる。ＰＧ１がエチルである場合、テトラ
ヒドロフランおよびメタノールの混合物中、水酸化カリウムで処理することで、カルボキ
シ基が露出し、式（１１－２）の化合物が得られる。式（１１－２）の化合物を、アミド
結合形成条件下にアミンＨ－Ｎ（Ｙ２）（Ｙ３）とカップリングさせて、式（１１－３）
の化合物を得ることができる。カルボン酸およびアミンの混合物からアミドを生成させる
上での公知の条件の例は、図式２に記載されている。あるいは、Ｙ２およびＹ３がそれら
が結合している窒素原子と一体となって、複素環Ｇ３を形成している。式（１１－３）の
化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例である。
【０２３６】
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【化６０】

【０２３７】
　図式１２に示したように、式（１２－１）の化合物を、式（１２－１）の化合物に変換
することができる。式（１２－１）の化合物は、式（１－４）の化合物の１例として図式
１に記載の方法に従って製造することができる。Ｒ１ａ、Ｒ２ａ、Ｒ２ｂ、Ｒ２ｃおよび
ｍは「課題を解決するための手段」に記載の通りである。Ａｒ１は、図式１に記載の通り
である。酢酸エチルなどの溶媒中、０．５から４時間かけて、式（１２－１）の化合物を
、水素化ホウ素ナトリウムなどの還元剤で還元することができる。得られたホウ素錯体を
０．２Ｎ塩酸で処理することで加水分解して、式（１２－２）の化合物を得ることができ
る。式（１２－２）の化合物は、式（Ｉ）の化合物の代表例である。
【０２３８】
　本発明の化合物および中間体は、有機合成の当業者によく知られている方法によって単
離および精製することができる。化合物を単離および精製するための従来の方法の例とし
ては、シリカゲル、アルミナもしくはアルキルシラン基で誘導体化されたシリカなどの固
体支持体でのクロマトグラフィー、活性炭素での適宜に前処理を用いる高温または低温で
の再結晶、薄層クロマトグラフィー、各種圧力での蒸留、真空下での昇華、および摩砕な
どがあるが、これらに限定されるものではなく、例えばＦｕｒｎｉｓｓ，　Ｈａｎｎａｆ
ｏｒｄ、Ｓｍｉｔｈ　ａｎｄ　Ｔａｔｃｈｅｌｌ，　ｐｕｂ．　Ｌｏｎｇｍａｎ　Ｓｃｉ
ｅｎｔｉｆｉｃ　＆　Ｔｅｃｈｎｉｃａｌ，　Ｅｓｓｅｘ　ＣＭ２０　２ＪＥ，　Ｅｎｇ
ｌａｎｄによる「Ｖｏｇｅｌ′ｓ　Ｔｅｘｔｂｏｏｋ　ｏｆ　Ｐｒａｃｔｉｃａｌ　Ｏｒ
ｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ」、第５版（１９８９）に記載されている通りである。
【０２３９】
　本発明の化合物の多くは少なくとも一つの塩基性窒素を有し、これによって該化合物は
酸で処理されることで、所望の塩を形成することができる。例えば、当該化合物は、室温
以上で酸と反応させることで、所望の塩を提供することができ、これを沈殿させ、冷却後
に濾過によって回収する。その反応に適切な酸の例としては、酒石酸、乳酸、コハク酸、
ならびにマンデル酸、アトロ乳酸、メタンスルホン酸、エタンスルホン酸、トルエンスル
ホン酸、ナフタレンスルホン酸、ベンゼンスルホン酸、炭酸、フマル酸、マレイン酸、グ
ルコン酸、酢酸、プロピオン酸、サリチル酸、塩酸、臭化水素酸、リン酸、硫酸、クエン
酸、ヒドロキシ酪酸、カンファースルホン酸、リンゴ酸、フェニル酢酸、アスパラギン酸
、トリフルオロ酢酸またはグルタミン酸などがあるが、これらに限定されるものではない
。
【０２４０】
　各個々の段階に最適な反応条件および反応時間は、用いられる特定の反応物および使用
される反応物に存在する置換基に応じて変わり得る。別段の断りがない限り、溶媒、温度
および他の反応条件は、当業者によって容易に選択され得る。具体的な手順は、実施例セ
クションに提供されている。反応物は、従来の方式で、例えば残留物から溶媒を取り除く
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ことによって後処理し、結晶化、蒸留、抽出、摩砕およびクロマトグラフィー（これらに
限定されるものではない）など当技術分野において一般に知られている方法に従ってさら
に精製することができる。別段の記載がない限り、出発材料および試薬は市販されている
か、当業者によって市販の材料から、化学文献に記載の方法を使用して製造することがで
きる。
【０２４１】
　反応条件の適切な操作、合成経路の試薬および順序、反応条件と適合できない化学官能
基の保護、ならびに方法の反応順序における適切な時点での脱保護を含めた日常的実験法
は、本発明の範囲に含まれる。適切な保護基、ならびにこうした適切な保護基を使用して
異なる置換基を保護および脱保護するための方法は、当業者によく知られており、その例
は、Ｐｒｏｔｅｃｔｉｖｅ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ
（４ｔｈ　ｅｄ．），　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，　ＮＹ（２００６）とい
うタイトルのＧｒｅｅｎｅの本において、ＰＧＭ　ＷｕｔｓおよびＴＷ　Ｇｒｅｅｎｅに
見出すことができ、それについては参照によって全体が本明細書に組み込まれる。本発明
の化合物の合成は、上記で記載されている合成図式および具体例に記載されているものと
類似した方法によって行うことができる。
【０２４２】
　出発材料は、市販されていなければ、標準的な有機化学技術、公知の構造的に同様の化
合物の合成に類似の技術、または上記で記載されている図式もしくは合成例セクションに
記載されている手順に類似の技術から選択される手順によって製造することができる。
【０２４３】
　光学活性型の本発明の化合物が必要とされる場合、それは、光学活性出発材料（例えば
適切な反応段階の不斉誘導によって製造される。）を使用する本明細書に記載の手順の一
つを実施することによって、または標準的手順（クロマトグラフィー分離、再結晶または
酵素的分割など）を使用する化合物または中間体の立体異性体の混合物の分割によって得
ることができる。
【０２４４】
　同様に、本発明の化合物の純粋な幾何異性体が必要とされる場合、これは、出発材料と
して純粋な幾何異性体を使用する上記手順の一つを実施することによって、またはクロマ
トグラフィー分離などの標準的手順を使用する化合物または中間体の幾何異性体の混合物
の分割によって得ることができる。
【０２４５】
　実施例セクションに例示されている合成図式および具体例は例示であり、添付の請求項
に定義されているように本発明の範囲を限定すると読まれるべきでないことは明らかであ
る。合成方法および具体例の全ての代替物、改変物および同等物は、請求項の範囲内に含
まれる。
【０２４６】
　本発明の組成物
　本発明は、医薬として許容される担体との組合せで式（Ｉ）の化合物の治療上有効量を
含む医薬組成物も提供する。その組成物は、１以上の無毒性の医薬として許容される担体
と一緒に製剤された本発明の化合物を含む。当該医薬組成物は、固体または液状の形態で
の経口投与用、非経口注射用、局所投与用、または直腸投与用に製剤することができる。
【０２４７】
　「医薬として許容される担体」という用語は、本明細書で使用される場合、任意の型の
非毒性の不活性な固体、半固体もしくは液体の充填剤、希釈剤、カプセル化材料または製
剤補助剤を意味する。医薬として許容される担体として働くことができる材料の一部の例
は、糖類、例えばラクトース、グルコースおよびスクロース；デンプン、例えばコーンス
ターチおよびバレイショデンプン；セルロースおよびこれの誘導体、例えばカルボキシメ
チルセルロースナトリウム、エチルセルロースおよび酢酸セルロース；粉末化トラガカン
ト；麦芽；ゼラチン；タルク；カカオ脂および坐剤ワックス；油、例えば落花生油、綿実
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油、ベニバナ油、ゴマ油、オリーブ油、コーン油および大豆油；グリコール、例えばプロ
ピレングリコール；エステル、例えばオレイン酸エチルおよびラウリン酸エチル；寒天；
緩衝剤、例えば水酸化マグネシウムおよび水酸化アルミニウム；アルギン酸；ピロゲンフ
リー水；等張生理食塩水；リンゲル液；エチルアルコールおよびリン酸緩衝溶液、ならび
に他の非毒性の適合性滑沢剤、例えばラウリル硫酸ナトリウムおよびステアリン酸マグネ
シウムであり、同様に着色剤、放出剤、コーティング剤、甘味剤、香味剤および香剤、保
存料ならびに抗酸化剤も、製剤の当業者の判断に従って該組成物に存在することができる
。
【０２４８】
　本発明の医薬組成物は、ヒトおよび他の動物に対して、経口投与、直腸投与、非経口投
与、大槽内投与、経膣投与、腹腔内投与、局所投与（粉剤、軟膏または滴剤として）、口
腔投与で投与することができるか、あるいは経口もしくは経鼻の噴霧剤として投与するこ
とができる。本明細書で使用される「非経口」という用語は、静脈、筋肉、腹腔内、大槽
内、皮下および動脈への注射および注入などの投与形態を指す。
【０２４９】
　非経口注射用の医薬組成物には、医薬として許容される無菌の水系または非水系の液剤
、分散液または乳濁液ならびに無菌の注射用の液剤もしくは分散液に入れて再生する無菌
粉剤などがある。好適な水系および非水系の担体、希釈剤、溶媒または媒体の例としては
、水、エタノール、多価アルコール（プロピレングリコール、ポリエチレングリコール、
グリセリンなど、およびそれらの好適な混合物）、植物油（オリーブ油など）およびオレ
イン酸エチルなどの注射用有機エステル類、あるいはそれらの好適な混合物などがある。
例えば、レシチンなどのコーティングを用いたり、分散液の場合には必要な粒径を維持し
たりすることで、そして界面活性剤を用いることで、組成物の好適な流動性を維持するこ
とができる。
【０２５０】
　これらの組成物には、保存剤、湿展剤、乳化剤および分散剤などの補助剤を含有させる
こともできる。微生物の活動の防止は、例えばパラベン類、クロロブタノール、フェノー
ル、ソルビン酸などの各種抗細菌剤および抗真菌剤によって確実に行うことができる。糖
類、塩化ナトリウムなどの等張性薬剤を含有させることも望ましい場合がある。モノステ
アリン酸アルミニウムおよびゼラチンなどの吸収を遅延させる薬剤を使用することで、注
射用医薬製剤の吸収を延長させることができる。
【０２５１】
　場合によっては、薬剤の効果を延長するために、皮下注射または筋肉注射からの薬剤の
吸収を遅延させることが望ましい場合が多い。それは、水溶性が低い結晶または非晶質材
料の懸濁液を用いることで行うことができる。薬剤の吸収速度はそれ自体の溶解速度によ
って決まり、溶解速度は次に、結晶径および結晶形によって決まり得る。あるいは、非経
口投与される薬剤の遅延吸収を、薬剤をオイル媒体に溶解または懸濁させることで行う。
【０２５２】
　懸濁液には活性化合物以外に、例えばエトキシ化イソステアリルアルコール類、ポリオ
キシエチレンソルビトールおよびソルビタンエステル類、微結晶セルロース、アルミニウ
ムメタヒドロキシド、ベントナイト、寒天、トラガカントガムおよびそれらの混合物など
の懸濁剤を含有させることができる。
【０２５３】
　所望に応じ、そしてより効果的な分散を行うために、本発明の化合物を、ポリマー基材
、リポソームおよびミクロスフィアなどの徐放系または標的送達系に組み込むことができ
る。それは、例えば細菌保持フィルターによる濾過によって、あるいは使用直前に無菌水
または何らかの他の無菌注射媒体に溶かすことができる無菌固体組成物の形態で滅菌剤を
組み込むことで滅菌することができる。
【０２５４】
　注射用デポー製剤は、ポリラクチド－ポリグリコリドなどの生体分解性ポリマー中に薬
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剤のマイクロカプセルマトリクスを形成することで製造される。ポリマーに対する薬剤の
比および使用する特定のポリマーの性質に応じて、薬剤放出速度を制御することができる
。他の生体分解性ポリマーの例としては、ポリ（オルトエステル）類およびポリ（無水物
）類などがある。デポー注射製剤は、身体組織と適合性であるリポソームまたはマイクロ
乳濁液に薬剤を捕捉させることでも製造される。
【０２５５】
　注射製剤は例えば、細菌保持フィルターによる濾過、あるいは使用直前に無菌水その他
の無菌注射媒体に溶解または分散させることができる無菌固体組成物の形での滅菌剤の組
み込みによって滅菌することができる。
【０２５６】
　注射製剤、例えば無菌注射用の水系または油系懸濁液は、好適な分散剤および湿展剤な
らびに懸濁剤を用いて、公知の技術に従って製剤することができる。無菌注射製剤は、１
，３－ブタンジオール溶液などの無毒性で非経口的に許容される希釈剤もしくは溶媒中の
無菌注射溶液、懸濁液もしくは乳濁液であることもできる。使用可能な許容される媒体お
よび溶媒の中には、リンゲル液Ｕ．Ｓ．Ｐ．および等張性塩化ナトリウム溶液がある。さ
らに、無菌の固定油を、従来のように溶媒または懸濁媒体として用いる。それに関しては
、合成のモノもしくはジグリセリド類などのいかなる商品の固定油も使用可能である。さ
らに、オレイン酸などの脂肪酸が、注射の製剤に用いられる。
【０２５７】
　経口投与用の固体製剤には、カプセル、錠剤、丸薬、粉剤および粒剤などがある。その
ような固体製剤においては、１以上の本発明の化合物を、クエン酸ナトリウムもしくはリ
ン酸二カルシウムなどの１以上の不活性で医薬として許容される担体、および／またはａ
）デンプン類、乳糖、ショ糖、グルコース、マニトールおよびサリチル酸などの充填剤も
しくは増量剤；ｂ）カルボキシメチルセルロース、アルギン酸塩類、ゼラチン、ポリビニ
ルピロリドン、ショ糖およびアカシアなどの結合剤；ｃ）グリセリンなどの湿潤剤；ｄ）
寒天、炭酸カルシウム、ジャガイモもしくはタピオカデンプン、アルギン酸、ある種のケ
イ酸化合物および炭酸ナトリウムなどの崩壊剤；ｅ）パラフィンなどの溶液遅延剤；ｆ）
４級アンモニウム化合物などの吸収促進剤；ｇ）セチルアルコールおよびモノステアリン
酸グリセリンなどの湿展剤；ｈ）カオリンおよびベントナイトクレーなどの吸収剤；なら
びにｉ）タルク、ステアリン酸カルシウム、ステアリン酸マグネシウム、固体ポリエチレ
ングリコール類、ラウリル硫酸ナトリウムおよびそれらの混合物などの潤滑剤と混合する
。カプセル、錠剤および丸薬の場合、製剤にはさらに緩衝剤を含有させることもできる。
【０２５８】
　同様の種類の固体組成物は、ラクトースすなわち乳糖と高分子量ポリエチレングリコー
ル類を用いる軟および硬充填ゼラチンカプセルでの充填剤として使用することもできる。
【０２５９】
　錠剤、糖衣剤、カプセル、丸薬および粒剤の固体製剤は、腸溶コーティング剤および医
薬製剤業界で公知の他のコーティング剤などのコーティング剤および外殻を用いて製剤す
ることができる。それには適宜に乳白剤を含有させることができ、それは腸管のある一定
の部分のみまたはその部分で優先的に、遅延的に有効成分を放出する組成物とすることも
できる。活性剤の放出を遅延させる上で有用であり得る材料の例としては、ポリマー物質
およびロウ類などがある。
【０２６０】
　直腸投与または膣投与用の組成物は好ましくは、本発明の化合物を、環境温度では固体
であるが体温では液体であることから、直腸または膣腔内で溶融して活性化合物を放出す
るカカオバター、ポリエチレングリコールまたは坐剤ロウなどの好適な非刺激性担体と混
合することによって製造することができる坐剤である。
【０２６１】
　経口投与用の液体製剤には、医薬として許容される乳濁液、微細乳濁液、液剤、懸濁液
、シロップおよびエリキシル剤などがある。活性化合物以外に液体製剤には、例えば水そ
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の他の溶媒などの当業界で一般的に使用される不活性希釈剤、溶解剤、ならびにエチルア
ルコール、イソプロピルアルコール、炭酸エチル、酢酸エチル、ベンジルアルコール、安
息香酸ベンジル、プロピレングリコール、１，３－ブチレングリコール、ジメチルホルム
アミド、オイル類（詳細には、綿実油、落花生油、トウモロコシ油、胚芽油、オリーブ油
、ヒマシ油およびゴマ油）、グリセリン、テトラヒドロフルフリルアルコール、ポリエチ
レングリコール類およびソルビタンの脂肪酸エステル類などの乳化剤、ならびにそれらの
混合物を含有させることができる。
【０２６２】
　不活性希釈剤以外に、経口組成物には、湿展剤、乳化剤および懸濁剤、甘味剤、香味剤
ならびに芳香剤などの補助剤を含有させることもできる。
【０２６３】
　本発明の化合物の局所または経皮投与用の製剤には、軟膏、ペースト、クリーム、ロー
ション、ゲル、粉剤、噴霧剤、吸入剤または貼付剤などがある。本発明の所望の化合物を
、無菌条件下に、必要とされ得る医薬として許容される担体および必要な保存剤もしくは
緩衝剤と混合する。眼科製剤、点耳剤、眼軟膏、粉剤および液剤も、本発明の範囲に包含
されるものと考えられる。
【０２６４】
　軟膏、ペースト、クリームおよびゲルは、本発明の活性化合物以外に、動物性および植
物性の脂肪、油、ロウ類、パラフィン類、デンプン、トラガカント、セルロース誘導体、
ポリエチレングリコール類、シリコーン類、ベントナイト類、ケイ酸、タルクおよび酸化
亜鉛またはこれらの混合物を含むことができる。
【０２６５】
　粉剤および噴霧剤は、本発明の化合物以外に、乳酸、タルク、ケイ酸、水酸化アルミニ
ウム、ケイ酸カルシウム類およびポリアミド粉末またはこれら物質の混合物を含むことが
できる。噴霧剤はさらに、クロロフルオロハイドロカーボン類などの一般的な推進剤を含
むことができる。
【０２６６】
　本発明の化合物はリポソームの形で投与することもできる。当業界で公知のように、リ
ポソームは通常、リン脂質その他の脂質から誘導される。リポソームは、水系媒体に分散
した単ラメラまたは多ラメラ水和液晶によって形成される。リポソームを形成することが
できるあらゆる無毒性で生理的に許容される、代謝可能な脂質を用いることができる。リ
ポソームの形での本発明の組成物は、本発明の化合物以外に、安定剤、保存剤などを含有
することができる。好ましい脂質は、天然および合成のリン脂質およびホスファチジルコ
リン類（レシチン類）であり、別個または併用で使用される。
【０２６７】
　リポソームの形成方法は当業界では公知である。例えばプレスコットの編著を参照する
（Ｐｒｅｓｃｏｔｔ，　Ｅｄ．，　Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｉｎ　Ｃｅｌｌ　Ｂｉｏｌｏｇｙ，
　Ｖｏｌｕｍｅ　ＸＩＶ，　Ａｃａｄｅｍｉｃ　Ｐｒｅｓｓ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，　Ｎ
．Ｙ．，　（１９７６），　ｐ．３３　ｅｔ　ｓｅｑ）。
【０２６８】
　本発明の化合物の局所投与用の製剤には、粉剤、噴霧剤、軟膏および吸入剤などがある
。活性化合物は、必要とされ得る医薬として許容される担体および必要とされる保存剤、
緩衝剤または推進剤とともに、無菌条件下に混合される。眼科製剤、眼軟膏、粉剤および
液剤が、本発明の範囲に含まれることが想到される。本発明の化合物を含む水系液体組成
物も想到される。
【０２６９】
　本発明の化合物は、無機もしくは有機酸から誘導される医薬として許容される塩もしく
はエステルまたはアミドの形態で用いることができる。本明細書で使用される「医薬とし
て許容される塩、エステルおよびアミド」という用語は、妥当な医学的判断の範囲内で、
ヒトおよびそれより下等な動物の組織と接触しての使用に好適であって、不適当な毒性、
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刺激、アレルギー応答などを起こさず、妥当な利益／リスク比を有し、所期の用途におい
て有効である式（Ｉ）の化合物のカルボン酸塩、アミノ酸付加塩、両性イオン、ならびに
エステルおよびアミドを指す。
【０２７０】
　「医薬として許容される塩」という用語は、妥当な医学的判断の範囲内で、不適当な毒
性、刺激、アレルギー応答などを生じることなく、ヒトおよび下等動物の組織と接触して
使用するのに好適であり、妥当な利益／リスク比を有する塩を指す。医薬として許容され
る塩は当業界では公知である。その塩は、本発明の化合物の最終単離および精製時にイン
・サイツで、あるいは遊離塩基官能基を好適な有機酸と別個に反応させることで製造する
ことができる。好適な塩の１例は塩酸塩である。
【０２７１】
　代表的な酸付加塩には、酢酸塩、アジピン酸塩、アルギン酸塩、クエン酸塩、アスパラ
ギン酸塩、安息香酸塩、ベンゼンスルホン酸塩、重硫酸塩、酪酸塩、樟脳酸塩、カンファ
ースルホン酸塩、ジグルコン酸塩、グリセロリン酸塩、ヘミ硫酸塩、ヘプタン酸塩、ヘキ
サン酸塩、フマル酸塩、塩酸塩、臭化水素酸塩、ヨウ化水素酸塩、２－ヒドロキシエタン
スルホン酸塩（イソチオン酸塩）、乳酸塩、マレイン酸塩、メタンスルホン酸塩、ニコチ
ン酸塩、２－ナフタレンスルホン酸塩、シュウ酸塩、パモ酸塩、ペクチン酸塩、過硫酸塩
、３－フェニルプロピオン酸塩、ピクリン酸塩、ピバリン酸、プロピオン酸塩、コハク酸
塩、酒石酸塩、チオシアン酸塩、リン酸塩、グルタミン酸塩、重炭酸塩、ｐ－トルエンス
ルホン酸塩およびウンデカン酸塩などがあるが、こられに限定されるものではない。本発
明の化合物の好ましい塩は、酒石酸塩および塩酸塩である。
【０２７２】
　さらに、塩基性窒素含有基を、塩化、臭化およびヨウ化メチル、エチル、プロピルおよ
びブチルなどのハロゲン化低級アルキル；硫酸ジメチル、ジエチル、ジブチルおよびジア
ミルなどの硫酸ジアルキル；塩化、臭化およびヨウ化デシル、ラウリル、ミリスチルおよ
びステアリルなどの長鎖ハロゲン化物；臭化ベンジルおよび臭化フェネチルなどのハロゲ
ン化アリールアルキルその他の薬剤を用いて４級化することができる。そうすることで、
水溶性または油溶性あるいは水分散性または油分散性の製剤が得られる。
【０２７３】
　医薬として許容される酸付加塩を形成するのに用いることができる酸の例には、塩酸、
臭化水素酸、硫酸およびリン酸などの無機酸ならびにシュウ酸、マレイン酸、コハク酸お
よびクエン酸などの有機酸などがある。
【０２７４】
　カルボン酸含有部分を、医薬として許容される金属カチオンの水酸化物、炭酸塩もしく
は重炭酸塩などの好適な塩基と、あるいはアンモニアまたは有機１級、２級もしくは３級
アミンと反応させることで、本発明の化合物の最終単離および精製時にイン・サイツで塩
基付加塩を製造することができる。医薬として許容される塩には、リチウム、ナトリウム
、カリウム、カルシウム、マグネシウムおよびアルミニウム塩などのアルカリ金属または
アルカリ土類金属系の陽イオンならびにアンモニウム、テトラメチルアンモニウム、テト
ラエチルアンモニウム、メチルアンモニウム、ジメチルアンモニウム、トリメチルアンモ
ニウム、トリエチルアンモニウム、ジエチルアンモニウム、エチルアンモニウムなどの無
毒性の４級アンモニアおよびアミン陽イオンなどがあるが、これらに限定されるものでは
ない。塩基付加塩形成に有用な他の代表的な有機アミンには、エチレンジアミン、エタノ
ールアミン、ジエタノールアミン、ピペリジンおよびピペラジンなどがある。
【０２７５】
　本明細書で使用される「医薬として許容されるエステル」という用語は、イン・ビボで
加水分解する本発明の化合物のエステルを指し、ヒトの身体で容易に分解して親化合物も
しくはそれの塩を生じるものなどがある。本発明の医薬として許容される無毒性エステル
の例には、Ｃ１－Ｃ６アルキルエステルおよびＣ５－Ｃ７シクロアルキルエステルなどが
ある。ただし、Ｃ１－Ｃ４アルキルエステルが好ましい。式（Ｉ）の化合物のエステルは
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、従来法に従って製造することができる。例えば、そのようなエステルは、ヒドロキシ基
を有する化合物を酸および酢酸などのアルキルカルボン酸と、あるいは酸および安息香酸
などのアリールカルボン酸と反応させることで、ヒドロキシ基に結合させることができる
。カルボン酸基を含む化合物の場合、医薬として許容されるエステルは、カルボン酸基を
有する化合物を、トリエチルアミンなどの塩基およびハロゲン化アルキルもしくはトリフ
酸アルキル（例えば、ヨウ化メチル、ヨウ化ベンジル、ヨウ化シクロペンチル）と反応さ
せることで、その化合物から製造される。それらは、化合物を塩酸などの酸およびメタノ
ールもしくはエタノールなどのアルコールと反応させることで製造することもできる。
【０２７６】
　本明細書で使用される「医薬として許容されるアミド」という用語は、アンモニア、１
級Ｃ１－Ｃ６アルキルアミンおよび２級Ｃ１－Ｃ６ジアルキルアミンから誘導される本発
明の無毒性アミドを指す。２級アミンの場合、そのアミンは１個の窒素原子を有する５員
もしくは６員複素環の形態であることもできる。アンモニアから誘導されるアミド、Ｃ１

－Ｃ３アルキル１級アミドおよびＣ１－Ｃ２ジアルキル２級アミドが好ましい。式（Ｉ）
の化合物のアミドは、従来の方法に従って製造することができる。医薬として許容される
アミドは、アミノ基を有する化合物を無水アルキル酸、無水アリール酸、ハロゲン化アシ
ルまたはハロゲン化アロイルと反応させることで、１級または２級アミン基を有する化合
物から製造される。カルボン酸基を有する化合物の場合、医薬として許容されるエステル
は、トリエチルアミンなどの塩基、ジシクロヘキシルカルボジイミドまたはカルボニルジ
イミダゾールなどの脱水剤、ならびに例えばメチルアミン、ジエチルアミン、ピペリジン
などのアルキルアミン、ジアルキルアミンとカルボン酸基を有する化合物と反応させるこ
とで、その化合物から製造される。それらは、硫酸などの酸および酢酸などのアルキルカ
ルボン酸と化合物、または酸および安息香酸などのアリールカルボン酸と化合物を、モレ
キュラーシーブス添加などの脱水条件下で反応させることで製造することもできる。その
組成物は、医薬として許容されるプロドラッグの形態で本発明の化合物を含むことができ
る。
【０２７７】
　本発明では、化学的に合成されるか、式（Ｉ）の化合物のイン・ビボでの生体変換によ
って形成される医薬活性化合物が想到される。
【０２７８】
　本発明の方法
　本発明の化合物および組成物は、ヒトおよび動物におけるある種の疾患および障害を治
療および予防するのに有用である。細胞における電位依存性ナトリウムチャネル（例えば
、Ｎａｖ１．７およびＮａｖ１．８）の効果を調節するための本発明の化合物の能力の重
要な結果として、本発明に記載されている化合物は、ヒトおよび動物における生理的プロ
セスに影響し得る。このようにして、本発明に記載されている化合物および組成物は、電
位依存性ナトリウムチャネル、例えば、Ｎａｖ１．７およびＮａｖ１．８によって調節さ
れる疾患および障害を治療および予防するのに有用である。代表的には、こうした疾患お
よび障害の治療または予防は、治療法の一部として、単独または別の活性薬剤との組合せ
のいずれかで本発明の化合物または組成物を投与することによって、哺乳動物において電
位依存性ナトリウムチャネル、例えば、Ｎａｖ１．７およびＮａｖ１．８を選択的に調節
することによりもたらすことができる。
【０２７９】
　「治療する」、「治療すること」および「治療」という用語は、通常技能の医師によっ
て容易に理解され、特別な状態の治療に関して、治療されている疾患を寛解させること、
抑制すること、根絶すること、予防すること、治療されている疾患の発病のリスクを低減
すること、および／または治療されている疾患の発病を遅延させることが含まれ得る。
【０２８０】
　「対象」という用語には、霊長類（例えば、ヒト）、雌ウシ、ヒツジ、ヤギ、ウマ、イ
ヌ、ネコ、ウサギ、ラットおよびマウスのような哺乳動物などの動物が含まれる。治療の
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方法は、ヒト対象での使用に特に適切であるが、他の動物対象、特に哺乳動物で使用する
ことができる。
【０２８１】
　本発明の１実施形態は、これを必要とする対象における疼痛を治療する方法を提供する
。その方法は、ヒトなどの哺乳動物を含めた対象に、式（Ｉ）の化合物またはそれの医薬
として許容される塩の治療上有効量を投与することを含む。疼痛に関連した状態としては
、例えば、急性疼痛、慢性疼痛、神経因性疼痛、侵害受容性疼痛、アロディニア、炎症性
疼痛、炎症性痛覚過敏、ヘルペス後神経痛、術後疼痛、脳卒中後疼痛、神経障害、神経痛
、糖尿病性神経障害、ＨＩＶ関連の神経障害、神経損傷、リウマトイド関節炎疼痛、骨関
節炎疼痛、熱傷、背痛、眼痛、内臓痛、がん性疼痛、歯痛、頭痛、片頭痛、手根管症候群
、膝痛、線維筋痛症、神経炎、坐骨神経痛、骨盤過敏症、骨盤痛、月経痛などがある。
【０２８２】
　疼痛は、一般に、急性または慢性に分類することができる。急性疼痛は突然始まり、一
過性である（通常１２週以下）。これは通常、特定の損傷などの特定の原因と関連してお
り、しばしば鋭く重度である。これは、外科手術、歯科作業、筋挫傷または捻挫に起因す
る特定の損傷後に出現する種類の疼痛である。急性疼痛は、一般に、持続的心理的応答を
もたらさない。対照的に、慢性疼痛は、代表的には３ヶ月を超えて持続するとともに重大
な心理的および情動的問題に至る長期疼痛である。慢性疼痛の共通例としては、神経因性
疼痛（例えば、有痛性の糖尿病性神経障害、ヘルペス後神経痛）、手根管症候群、背痛、
頭痛、がん性疼痛、関節炎疼痛および慢性手術後疼痛などがある。１実施形態において、
疼痛に関連した状態は慢性疼痛である。別の実施形態において、疼痛に関連した状態は急
性疼痛である。
【０２８３】
　疼痛は、神経障害性、侵害受容性および炎症性の疼痛を含めて、異なる病態生理学に従
った多数の異なるサブタイプに分けることもできる。一部の形態の疼痛は、複数の病因を
有し、複数の領域で分類することができ、例えば、背痛およびがん性疼痛は、侵害受容性
および神経障害性の両構成要素を有する。
【０２８４】
　１実施形態において、疼痛に関連した状態は、神経因性疼痛、侵害受容性疼痛および炎
症性疼痛からなる群から選択される。
【０２８５】
　別の実施形態において、疼痛に関連した状態は神経因性疼痛である。神経因性疼痛は、
一般に、神経系における原発病変または機能不全によって開始または引き起こされる疼痛
と定義され、例えば、外傷または疾患に起因し得る。神経因性疼痛という用語は、末梢神
経障害、糖尿病性神経障害、ヘルペス後神経痛、三叉神経痛、背痛、がん神経障害、ＨＩ
Ｖ－神経障害、幻肢痛、手根管症候群、中枢性卒中後痛、ならびに慢性アルコール依存症
、甲状腺機能低下、尿毒症、多発性硬化症、脊髄損傷、パーキンソン病、癲癇およびビタ
ミン欠損症に伴う疼痛などの多様な病因を有する多くの状態を包含する。
【０２８６】
　別の実施形態において、疼痛に関連した状態は侵害受容性疼痛である。侵害受容性疼痛
は、組織損傷によって、または損傷を引き起こす可能性のある強い刺激によって誘発され
る。実質的な損傷が、外傷または疾患を介して体組織に出現する場合、侵害受容器活性化
の特徴が変化し、末梢において感作があり、対象における疼痛の感覚増大に至る。中程度
から重度の急性侵害受容性疼痛は、中枢神経系外傷、筋挫傷／捻挫、熱傷、心筋梗塞およ
び急性膵炎、術後疼痛（任意の型の外科手技に続く疼痛）、外傷後疼痛、腎仙痛、がん性
疼痛および背痛からの疼痛の顕著な特色である。がん性疼痛は、腫瘍関連疼痛（例えば、
骨痛、頭痛、顔面痛または内臓痛）などの慢性疼痛、またはがん治療に伴う疼痛（例えば
、化学療法後症候群、慢性手術後痛症候群または放射線後症候群）であり得る。がん性疼
痛は、化学療法、免疫治療、ホルモン治療または放射線治療に対する応答において出現す
ることもある。背痛は、椎間板ヘルニアもしくは椎間板断裂、または腰椎椎間関節、仙腸
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関節、傍脊柱筋群もしくは後縦靱帯の異常によることがある。
【０２８７】
　別の実施形態において、疼痛に関連した状態は炎症性疼痛である。共通の型の炎症性疼
痛は、リウマトイド疾患（強直性脊椎炎など）または症候性変形性関節症または変性関節
疾患から起こる関節炎疼痛である。別の型の炎症性疼痛は内臓痛である。内臓痛は、性器
、脾臓、および消化器系の一部のような腹腔の臓器を包含する内臓に伴う疼痛である。内
臓と関連する疼痛は、消化内臓痛および非消化内臓痛に分けることができる。疼痛を引き
起こす共通して遭遇する胃腸障害としては、腸機能障害および炎症性腸疾患が挙げられる
。これらの胃腸障害としては、腸機能障害に関しては、胃食道逆流、ディスペプシア、過
敏性腸症候群、および機能性腹痛症候群、ならびに炎症性腸疾患については、クローン病
、回腸炎および潰瘍性大腸炎を含めて、現在では中程度にだけ制御されている広範囲の疾
患状態が挙げられ、これらの全ては、内臓痛を定期的に生じさせる。他の型の内臓痛とし
ては、月経困難症、膀胱炎および膵炎に伴う疼痛ならびに骨盤痛が挙げられる。
【０２８８】
　別の実施形態において、疼痛に関連した状態は、筋骨格状態、例えば筋肉痛、線維筋痛
症、脊椎炎、血清反応陰性（非リウマトイド）関節症、非関節性リウマチ、ジストロフィ
ン異常症、グリコーゲン分解、多発性筋炎および化膿性筋炎；狭心症、心筋梗塞、僧帽弁
狭窄、心膜炎、レイノー現象、浮腫性硬化症および骨格筋虚血によって引き起こされる疼
痛のような心臓痛および血管痛；頭痛、例えば片頭痛（前兆がある片頭痛および前兆がな
い片頭痛など）、群発頭痛、緊張型頭痛混合頭痛、および血管障害に伴う頭痛；ならびに
歯痛、耳痛、口腔内灼熱症候群、側頭下顎筋筋膜痛および発作性激痛障害（ＰＥＰＤ）を
含めた口腔顔面痛；ならびに遺伝性肢端紅痛症（ＩＥＭ）に起因する。
【０２８９】
　一部の実施形態において、その方法は、本発明の化合物および／または塩が、例えば、
疼痛を治療するために使用される別の治療剤などの第２の（またはさらに第３、第４など
の）化合物と同時投与される併用療法を含む。この発明の化合物および／または塩は、疼
痛を治療するために使用される治療剤以外の治療剤と同時投与することもできる。これら
の同時投与の実施形態において、本発明の化合物および／または塩ならびに第２などの治
療剤は、実質的に同時方式（例えば、または互いに約５分以内）で、順次で、または両方
で投与することができる。こうした併用療法には、一方の治療剤を、他方の投与間に複数
回投与することが含まれ得るものである。各薬剤の投与間の時間期間は、数秒（またはそ
れより短い）から数時間または数日を範囲とすることができ、例えば、各組成物および活
性成分の特性（例えば、効力、可溶性、生物学的利用能、半減期、および動態プロファイ
ル）、ならびに患者の状態によって決まる。本発明の化合物および／または塩ならびに第
２等の治療剤は、単一製剤で投与することもできる。
【０２９０】
　ある特定の実施形態において、該方法は、非ステロイド系抗炎症薬（ＮＳＡＩＤ）、オ
ピオイド鎮痛薬、バルビツレート、ベンゾジアザピン、ヒスタミン拮抗薬、鎮静薬、骨格
筋弛緩薬、一過性受容器電位イオンチャネル拮抗薬、α－アドレナリン作動薬、三環系抗
うつ薬、抗けいれん薬、タキキニン拮抗薬、ムスカリン拮抗薬、シクロオキシゲナーゼ－
２選択的阻害剤、神経遮断薬、バニロイド受容体作動薬、バニロイド受容体拮抗薬、β－
アドレナリン作動薬、局所麻酔薬、副腎皮質ステロイド、５－ＨＴ受容体作動薬、５－Ｈ
Ｔ受容体拮抗薬、５－ＨＴ２Ａ受容体拮抗薬、コリン作動性鎮痛薬、α２δリガンド（ガ
バペンチンまたはプレガバリンなど）、カナビノイド受容体リガンド、代謝型グルタメー
トサブタイプ１受容体拮抗薬、セロトニン再取込み阻害剤、ノルエピネフリン再取込み阻
害剤、二重セロトニン－ノルアドレナリン再取込み阻害剤、Ｒｈｏキナーゼ阻害剤、誘発
性一酸化窒素合成酵素阻害剤、アセチルコリンエステラーゼ阻害剤、プロスタグランジン
Ｅ２サブタイプ４拮抗薬、ロイコトリエンＢ４拮抗薬、５－リポキシゲナーゼ阻害剤、ナ
トリウムチャネル遮断薬、５－ＨＴ３拮抗薬、Ｎ－メチル－Ｄ－アスパラギン酸受容体拮
抗薬、ホスホジエステラーゼＶ阻害剤、電位依存性カルシウムチャネル遮断薬（例えば、
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Ｎ型およびＴ型）、およびＫＣＮＱ開口薬（例えば、ＫＣＮＱ２／３（Ｋｖ７．２／３）
）からなる群から選択される１以上の化合物とともに本発明の化合物および／または塩を
対象に同時投与することを含む。
【０２９１】
　１実施形態において、該方法は、アセトアミノフェン、ＮＳＡＩＤ、オピオイド鎮痛薬
、およびこれらの組合せからなる群から選択される第２の治療剤との組合せで、医薬とし
て許容される担体とともに、または担体を伴わずに、本明細書に記載の化合物または医薬
として許容される塩の治療上有効量を対象に投与することを含む。
【０２９２】
　１実施形態において、該方法は、疼痛を治療するための１以上の追加の治療剤との組合
せで、医薬として許容される担体とともに、または担体を伴わずに、本明細書に記載され
ている化合物または医薬として許容される塩の治療上有効量を対象に投与することを含む
。１実施形態において、追加の治療剤は、アセトアミノフェン、ＮＳＡＩＤ（アスピリン
、イブプロフェンおよびナプロキセンなど）、およびオピオイド鎮痛薬からなる群から選
択される。別の実施形態において、追加の治療剤はアセトアミノフェンである。別の実施
形態において、追加の治療剤はＮＳＡＩＤである。別の実施形態において、追加の治療剤
はオピオイド鎮痛薬である。
【０２９３】
　本発明は、一部、疼痛などの電位依存性ナトリウムチャネル介在状態の治療における使
用のための、本発明の１以上の化合物および／または塩に関するものでもある。
【０２９４】
　本発明は、一部、医薬としての使用のための、本発明の１以上の化合物および／または
塩、ならびに適宜に１以上の追加の治療剤に関するものでもある。一部の実施形態におい
て、当該医薬は疼痛を治療するためである。別の実施形態において、該医薬は神経因性疼
痛を治療するためである。別の実施形態において、該医薬は侵害受容性疼痛を治療するた
めである。別の実施形態において、該医薬は炎症性疼痛を治療するためである。
【０２９５】
　本発明はさらに、一部、医薬を製造するために本発明の１以上の化合物および／または
塩ならびに適宜に１以上の追加の治療剤の使用に関するものでもある。一部の実施形態に
おいて、該医薬は、１以上の追加の治療剤との同時投与のためである。一部の実施形態に
おいて、該医薬は疼痛を治療するためである。一部の実施形態において、該医薬は神経因
性疼痛を治療するためである。一部の実施形態において、該医薬は侵害受容性疼痛を治療
するためである。一部の実施形態において、該医薬は炎症性疼痛を治療するためである。
【０２９６】
　本発明の化合物は、疼痛に影響する状態または障害を治療および予防するのに特に有用
である。
【０２９７】
　実施例で具体的に記載されているものなど（それに限定されるものではない）の本発明
の化合物が末梢神経障害の疼痛を治療する能力は、Ｆａｂｅｒ　ＣＧ，　ｅｔ　ａｌ．，
　Ａｎｎ　Ｎｅｕｒｏｌ　２０１２；７２：２６－３９；Ｆａｂｅｒ　ＣＧ　ｅｔ　ａｌ
．，　Ｐｒｏｃ．　Ｎａｔｌ．　Ａｃａｄ．　Ｓｃｉ．　Ｕ．Ｓ．Ａ．　２０１２；１０
９：１９４４４－１９４４９によって示すことができる。
【０２９８】
　実施例で具体的に記載されているものなど（それに限定されるものではない）の本発明
の化合物が炎症性疼痛および神経因性疼痛を治療する能力は、ＭｃＧｏｗａｎ　Ｅ．　ａ
ｌ．，　Ａｎｅｓｔｈ．　Ａｎａｌｇ．　２００９；１０９：９５１－９５８によって示
すことができる。
【０２９９】
　実施例で具体的に記載されているものなど（それに限定されるものではない）の本発明
の化合物が慢性の炎症性の膝痛を治療する能力は、Ｓｔｒｉｃｋｌａｎｄ　ＩＴ　ｅｔ　
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ａｌ．，　Ｅｕｒｏｐｅａｎ　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｐａｉｎ　２００８；１２：５６
４－５７２によって示すことができる。
【０３００】
　実施例で具体的に記載されているものなど（それに限定されるものではない）の本発明
の化合物が変形性関節症を治療する能力は、Ｓｃｈｕｅｌｅｒｔ　Ｎ　ｅｔ　ａｌ．，　
Ａｒｔｈｒｉｔｉｓ　Ｒｅｓｅａｒｃｈ　＆　Ｔｈｅｒａｐｙ　２０１２；１４：Ｒ５；
Ｍａｌｆａｉｔ，　Ａ－ＭＮａｔ．Ｒｅｖ．Ｒｈｅｕｍａｔｏｌ．２０１３；９：６５４
－６６４；およびＳｔａｕｎｔｏｎ　ＣＡ　ｅｔ　ａｌ．，　Ｃｕｒｒｅｎｔ　Ｐａｉｎ
　ａｎｄ　Ｈｅａｄａｃｈｅ　Ｒｅｐｏｒｔｓ　２０１３；１７：３７８によって示すこ
とができる。
【０３０１】
　実施例で具体的に記載されているものなど（それに限定されるものではない）の本発明
の化合物が変形性関節症および坐骨痛を治療する能力は、Ｒｅｉｍａｎｎ　Ｆ　ｅｔ　ａ
ｌ．，　Ｐｒｏｃｅｅｄｉｎｇｓ　ｏｆ　ｔｈｅ　Ｎａｔｉｏｎａｌ　Ａｃａｄｅｍｙ　
ｏｆ　Ｓｃｉｅｎｃｅｓ　ｏｆ　ｔｈｅ　Ｕｎｉｔｅｄ　Ｓｔａｔｅｓ　ｏｆ　Ａｍｅｒ
ｉｃａ　２０１０；１０７：５１４８－５１５３によって示すことができる。
【０３０２】
　この発明の医薬組成物における有効成分の実際の用量レベルは、特定の患者、組成物お
よび投与形態に対する所望の治療的応答を達成するのに有効である活性化合物の量を得る
ために変動し得る。選択される用量レベルは、特定の化合物の活性、投与の経路、治療さ
れている状態の重症度、ならびに治療されている患者の状態および前病歴によって決まる
。しかしながら、所望の治療効果を達成するために必要とされるのよりも低いレベルで該
化合物の用量を開始すること、および所望の効果が達成されるまで用量を徐々に増加させ
ることは、当分野の技術内である。
【０３０３】
　上記または他の治療において使用される場合、治療上有効量の本発明の化合物の一つは
、純粋な形態で、またはこうした形態が存在する場合、医薬として許容される塩もしくは
エステル、もしくはアミドの形態で用いることができる。あるいは、当該化合物は、１以
上の医薬として許容される担体との組合せで、対象の化合物を含有する医薬組成物として
投与することができる。本発明の化合物の「治療上有効量」という表現は、任意の医学的
治療に適用可能な妥当な利益／リスク比で障害を治療するのに十分な化合物量を意味する
。しかしながら、本発明の化合物および組成物の総１日使用量は、妥当な医学的判断の範
囲内で主治医が決定することは明らかであろう。特定の患者のための具体的な治療上有効
な用量レベルは、治療されている障害および障害の重症度；用いられる具体的な化合物の
活性；用いられる具体的な組成物；患者の年齢、体重、全身の健康、性別および食事；投
与の時間、投与の経路、および用いられる具体的な化合物の排出速度；治療の持続期間；
用いられる具体的な化合物との組合せまたは同時に使用される薬物；ならびに医療技術に
おいて知られている類似の要素などの各種要素によって決まる。例えば、所望の治療効果
を達成するために必要とされるのよりも低いレベルで該化合物の用量を開始すること、お
よび所望の効果が達成されるまで用量を徐々に増加させることは、十分に当分野の技術の
範囲内である。
【０３０４】
　疾患の治療または予防のため、ヒトのまたは下等動物に投与される本発明の化合物の総
１日用量は、約０．０００３ｍｇから約１００ｍｇ／ｋｇ／日の範囲であることができる
。経口投与に関しては、より好ましい用量は、約０．０００３ｍｇから約３０ｍｇ／ｋｇ
／日の範囲であり得る。所望に応じて、有効１日用量は、投与に関して複数用量に分ける
ことができ、結果的に、単一用量組成物は、そのような量、または１日用量を構成するそ
れの部分量を含むことができる。
【０３０５】
　下記の実施例を参照することで、本発明の化合物および方法についての理解が深まるが



(141) JP 2017-527628 A 2017.9.21

10

20

30

40

50

、これら実施例は本発明を説明するものであって、本発明の範囲に対する限定ではない。
【実施例】
【０３０６】
　略称：ＡＰＣＩ：大気圧化学イオン化；ＣＤＩ：ジ（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）
メタノンまたは１，１′－カルボニルジイミダゾール；ＣＰＭＥ：シクロペンチルメチル
エーテル；ＤＢＵ：１，８－ジアザビシクロ［５．４．０］ウンデカ－７－エン；ＤＣＩ
：脱離化学イオン化；ＤＭＥ：ジメトキシエタン；ＤＭＦ：Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド；ＤＭＳＯ：ジメチルスルホキシド；ｅｅ：エナンチオマー過剰；ＥＳＩ：エレクトロ
スプレーイオン化；ＨＡＴＵ：Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾ
ロ－［４，５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサ
フルオロホスフェートＮ－オキサイド；ＨＰＬＣ：高速液体クロマトグラフィー；ＬＣＭ
Ｓ：液体クロマトグラフィー／質量分析；ＭＴＢＥ：メチルｔｅｒｔ－ブチルエーテル；
ＮＭＲ：核磁気共鳴；およびＰｄ２（ｄｂａ）３：トリス（ジベンジリデンアセトン）ジ
パラジウム（０）。
【０３０７】
　実施例１
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ａ
　４－ブロモ－１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール
　２－ブロモ－６－フルオロベンズアルデヒド（Ｃｏｍｂｉ－Ｂｌｏｃｋｓ、１０ｇ、４
９ｍｍｏｌ）および（２－フルオロフェニル）ヒドラジン塩酸塩（８．０１ｇ、４９．３
ｍｍｏｌ）のＮ－メチル－２－ピロリジノン（１００ｍＬ）中混合物に環境温度で、炭酸
セシウム（３３．７ｇ、１０３ｍｍｏｌ）を加えた。得られたスラリーを加熱して１４０
℃とした。１時間後、反応液を放冷して環境温度とし、水を加えた（３００ｍＬ）。得ら
れたスラリーを１時間撹拌し、固体を濾過によって回収し、水で洗浄し、真空乾燥機で５
０℃で乾燥させて、標題化合物を得た（１３．０１ｇ、４４．７ｍｍｏｌ、収率９１％）
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．５Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．７２（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６６－７．３８（
ｍ、６Ｈ；ＭＳ（ＤＣＩ）ｍ／ｚ２９１、２９３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３０８】
　実施例１Ｂ
　１－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジ
ン－２－オン
　実施例１Ａの生成物（５．００ｇ、１７．２ｍｍｏｌ）およびイミダゾリジン－２－オ
ン水和物（１６．３ｇ、８６．０ｍｍｏｌ）のジメトキシエタン（ＤＭＥ）（１００ｍＬ
）中溶液に環境温度で、炭酸セシウム（８．３９ｇ、２５．８ｍｍｏｌ）、（９，９－ジ
メチル－９Ｈ－キサンテン－４，５－ジイル）ビス（ジフェニルホスフィン）（０．８０
ｇ、１．３７ｍｍｏｌ）およびトリス（ジベンジリデンアセトン）ジパラジウム（０）（
Ｐｄ２（ｄｂａ）３、０．６３ｇ、０．６９ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を加熱して
８０℃とし、１６時間撹拌した。混合物を放冷して環境温度とし、水（２５０ｍＬ）と酢
酸エチル（２００ｍＬ）との間で分配した。有機相を水（２００ｍＬ）およびブライン（
１００ｍＬ）で洗浄し、無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物
をカラムクロマトグラフィーによって精製した（ＳｉＯ２、１００％ＣＨ２Ｃｌ２から９
０％ＣＨ３Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ２ＣＨ３：ＣＨ２Ｃｌ２、次に１０％ＣＨ３ＯＨ：ＣＨ２Ｃｌ

２）。取得物を１０：１メチルｔｅｒｔ－ブチルエーテル（ＭＴＢＥ）：ＣＨ２Ｃｌ２（
５体積）に溶かし、得られた混合物を加熱還流した。混合物を撹拌しながら放冷して環境
温度とした。得られた固体を濾過によって単離し、メチルｔｅｒｔ－ブチルエーテルで洗
浄し、乾燥させて、標題化合物を得た（２．５８ｇ、８．７ｍｍｏｌ、収率５１％）。１

Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ＝０．６Ｈｚ、
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１Ｈ）、７．６７（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－７．５０（ｍ、
２Ｈ）、７．４３（ｄｄｄ、Ｊ＝１８．７、１１．７、４．７Ｈｚ、２Ｈ）、７．１４（
ｄ、Ｊ＝７．４Ｈｚ、２Ｈ）、７．０６（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．
１５－４．０５（ｍ、２Ｈ）、３．５１（ｔ、Ｊ＝７．８Ｈｚ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋
）ｍ／ｚ２９７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３０９】
　実施例１Ｃ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
オキソ－２－（ピロリジン－１－イル）エチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１．２ｇ、４．０５ｍｍｏｌ）のジメチルホルムアミド（ＤＭＦ
）（２０ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．８１ｇ、２０．
３ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で３０分間撹拌し、次に２－ブロモ－１－
（ピロリジン－１－イル）エタノン（ＣｈｅｍＤｉｖ、２．３３ｇ、１２．１５ｍｍｏｌ
）を加えた。混合物を昇温させて４５℃とし、３時間撹拌した。混合物を飽和ＮａＨＣＯ

３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水
層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱
水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％
酢酸エチル／ヘプタンから３０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物
を得た（１．２５ｇ、３．０７ｍｍｏｌ、収率７６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、
メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４３（ｓ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．
６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７．４９（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３７（ｍ、３Ｈ）、
７．１８－７．０８（ｍ、２Ｈ）、４．１７（ｓ、２Ｈ）、４．１３（ｄｄ、Ｊ＝９．０
、７．０Ｈｚ、２Ｈ）、３．７５（ｄｄ、Ｊ＝８．９、６．９Ｈｚ、２Ｈ）、３．５２（
ｄｔ、Ｊ＝１９．５、６．８Ｈｚ、４Ｈ）、２．０４（ｑ、Ｊ＝６．８Ｈｚ、２Ｈ）、１
．９２（ｑ、Ｊ＝６．８Ｈｚ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１０】
　実施例２
　ｔｅｒｔ－ブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イ
ル］－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート
　実施例１Ｂの生成物（１．５４ｇ、５．２０ｍｍｏｌ）およびジ－ｔ－ブチルジカーボ
ネート（２．４１ｍＬ、１０．４ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（２０ｍＬ）中溶液に、４
－ジメチルアミノピリジン（０．０６３ｇ、０．５２０ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物
を環境温度で１８時間撹拌した。混合物を減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラ
フィー（ＳｉＯ２、５％酢酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチル）によって精製し
て、標題化合物を得た（１．６ｇ、４．０４ｍｍｏｌ、収率７８％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３
００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３８（ｄ、Ｊ＝１．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．
６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７．５２（ｍ、１Ｈ）、７．
５１－７．４４（ｍ、１Ｈ）、７．４４－７．３７（ｍ、２Ｈ）、７．２５－７．１９（
ｍ、１Ｈ）、７．１８（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．１４－３．９６（ｍ、４Ｈ）
、１．５８（ｓ、９Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１１】
　実施例３
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
　実施例１Ｂの生成物（０．６９ｇ、２．３３ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド（１０ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．４７ｇ、１１．
６ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で３０分間撹拌し、次に２－ヨードアセト
アミド（１．２９ｇ、６．９９ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて４５℃とし、３
時間を撹拌し、放冷して環境温度とし、飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し
、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍ
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Ｌで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した
。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘプタンから３０％
酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（０．４５ｇ、１．２７ｍ
ｍｏｌ、収率５５％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．
４３（ｄ、Ｊ＝１．３Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．５、１．６Ｈｚ、１Ｈ）
、７．５８－７．５０（ｍ、１Ｈ）、７．４８－７．３５（ｍ、３Ｈ）、７．１４（ｄｄ
、Ｊ＝８．１、３．７Ｈｚ、２Ｈ）、４．１８－４．０９（ｍ、２Ｈ）、４．０２（ｓ、
２Ｈ）、３．７７－３．６８（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３５４［Ｍ＋Ｈ］＋

。
【０３１２】
　実施例４
　イソプロピル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］
－２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート
　実施例１Ｂの生成物（１ｇ、３．３７ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（１．８８ｍ
Ｌ、１３．５ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（１０ｍＬ）中溶液に、クロルギ酸イソプロピ
ル（１Ｍトルエン中溶液、６．７５ｍＬ、６．７５ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環
境温度で１８時間撹拌した。混合物を減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラフィ
ー（ＳｉＯ２、５％酢酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチル）によって精製して、
標題化合物を得た（０．４５ｇ、１．２ｍｍｏｌ、収率３５％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００
ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３８（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２
（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７．５２（ｍ、１Ｈ）、７．５２
－７．３７（ｍ、３Ｈ）、７．２３（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．１９
（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、５．１８－５．０１（ｍ、１Ｈ）、４．１８－３．９９
（ｍ、４Ｈ）、１．３７（ｄ、Ｊ＝６．２Ｈｚ、６Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３８３
［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１３】
　実施例５
　イソブチル３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
２－オキソイミダゾリジン－１－カルボキシレート
　実施例１Ｂの生成物（０．１２ｇ、０．４０５ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（０
．１６９ｍＬ、１．２１５ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（３ｍＬ）中溶液に、クロルギ酸
イソブチル（０．０７９ｍＬ、０．６０７ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で
１８時間撹拌した。混合物を減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラフィー（Ｓｉ
Ｏ２、５％酢酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチル）によって精製して、標題化合
物を得た（０．１１ｇ、０．２８ｍｍｏｌ、収率６９％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ
、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３８（ｓ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１
．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５２（ｍ、１Ｈ）、７．５２－７．４５（ｍ、１Ｈ）
、７．４５－７．３６（ｍ、２Ｈ）、７．２８－７．１５（ｍ、２Ｈ）、４．１１（ｄ、
Ｊ＝１．９Ｈｚ、４Ｈ）、４．０６（ｄ、Ｊ＝６．６Ｈｚ、２Ｈ）、２．１７－１．８４
（ｍ、１Ｈ）、１．０２（ｄ、Ｊ＝６．７Ｈｚ、６Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９７
［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１４】
　実施例６
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（メチ
ルスルホニル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（０．２ｇ、０．６７５ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（０．
３８ｍＬ、２．７０ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（５ｍＬ）中溶液に、メタンスルホニルク
ロライド（０．１０５ｍＬ、１．３５ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で１８
時間撹拌し、飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（１０ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ
）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有
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機層を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムクロマ
トグラフィー（ＳｉＯ２、５％酢酸エチル／ヘプタンから７０％酢酸エチル／ヘプタン）
によって精製して、標題化合物を得た（０．１５ｇ、０．４０ｍｍｏｌ、収率５９％）。
１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ８．３４（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、１
Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．４８－７．４４（ｍ、１
Ｈ）、７．４５－７．３８（ｍ、１Ｈ）、７．３６－７．２９（ｍ、２Ｈ）、７．２８－
７．２２（ｍ、１Ｈ）、７．１０（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．２０－４．０８（
ｍ、４Ｈ）、３．４２（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１５】
　実施例７
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン
　実施例７Ａ
　ｔｅｒｔ－ブチル２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル）－２－オキソイミダゾリジン－１－イル）アセテート
　実施例１Ｂの生成物（３．０ｇ、１０．１ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（２０ｍＬ
）中溶液に環境温度で、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、０．６０７ｇ、１５．
２ｍｍｏｌ）を加えた。５分後、ｔｅｒｔ－ブチル２－ブロモアセテート（１．９ｍＬ、
１３ｍｍｏｌ）を加え、混合物を１時間撹拌した。混合物を水（１５０ｍＬ）で反応停止
し、層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（２００ｍＬで２回）。合わせた有機層を
減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、５０％酢酸エチル：ヘ
プタン）によって精製して、標題化合物を得た（３．３７ｇ、８．２ｍｍｏｌ、８１％）
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４０（ｓ、１Ｈ）、７．
６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５０（ｍ、２Ｈ）、７．
４８－７．３８（ｍ、２Ｈ）、７．１８（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１０（ｄｄ
、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．１６－４．０５（ｍ、２Ｈ）、３．９９（ｓ、
２Ｈ）、３．６９－３．５７（ｍ、２Ｈ）、１．４７（ｓ、９Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ
／ｚ４１１［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１６】
　実施例７Ｂ
　２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル）酢酸
　実施例７Ａの生成物（１９．９ｇ、４８．５ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（６５ｍＬ）中
溶液に環境温度で、トリフルオロ酢酸（６５．０ｍＬ）を滴下漏斗によって２０分かけて
滴下した。この混合物を環境温度で６時間撹拌し、次に減圧下に濃縮し、トルエンで希釈
した。取得物を再度減圧下に濃縮した。トルエンによる希釈および濃縮をさらに２回加え
て、標題化合物をオフホワイト固体として得た（１６．９５ｇ、４７．８ｍｍｏｌ、収率
９９％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３５５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１７】
　実施例７Ｃ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－ヒドロキシピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン
　実施例７Ｂの生成物（０．２ｇ、０．５６４ｍｍｏｌ）、（Ｓ）－３－ヒドロキシピロ
リジン（０．０５２ｍＬ、０．６２ｍｍｏｌ）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロ
パン－２－アミン（０．８１ｍＬ、４．６６ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ）
中溶液に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］
ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェー
トＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、０．２４ｇ、０．６２ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を
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環境温度で１６時間撹拌し、次にＨ２Ｏ（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ
）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有
機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマ
トグラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン／酢酸エチルから１００％酢酸エチルから９：
１：０．１酢酸エチル／メタノール／トリエチルアミン）によって精製して、標題化合物
を得た（０．２０ｇ、０．４７ｍｍｏｌ、収率８４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、
メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４２（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、
Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３
５（ｍ、３Ｈ）、７．１８－７．０７（ｍ、２Ｈ）、４．５９－４．３７（ｍ、１Ｈ）、
４．１８－４．０９（ｍ、４Ｈ）、３．８０－３．４３（ｍ、６Ｈ）、２．２１－１．８
５（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１８】
　実施例８
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（４－
メチル－２－オキソペンチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（２ｇ、６．７５ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（１
５ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．８１０ｇ、２０．３ｍ
ｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で３０分間撹拌し、次に１－ブロモ－４－メチ
ルペンタン－２－オン（１．５７ｇ、８．７７ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を環境温度で
２４時間撹拌し、次に混合物を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エ
チル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回
）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物
をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘプタンから３０％酢酸エチ
ル／ヘプタンから１０％メタノール／酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た
（０．６５ｇ、１．６５ｍｍｏｌ、収率２４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、メタノ
ール－ｄ４）δｐｐｍ８．３７（ｄ、Ｊ＝１．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．６６－７．５８（ｍ
、１Ｈ）、７．５８－７．５０（ｍ、１Ｈ）、７．５０－７．３６（ｍ、３Ｈ）、７．１
９－７．０９（ｍ、２Ｈ）、４．２１（ｓ、２Ｈ）、４．１７－４．０７（ｍ、２Ｈ）、
３．７３－３．６２（ｍ、２Ｈ）、２．４１（ｄ、Ｊ＝６．９Ｈｚ、２Ｈ）、２．１９（
ｄｐ、Ｊ＝１３．５、６．７Ｈｚ、１Ｈ）、０．９９（ｄ、Ｊ＝６．６Ｈｚ、６Ｈ）；Ｍ
Ｓ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３１９】
　実施例９
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソ－２，３－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル｝アセトアミド
　実施例９Ａ
　１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－アミン
　丸底フラスコに、１Ｈ－インダゾール－４－アミン（Ｅｎａｍｉｎｅ、８．６５ｇ、６
５ｍｍｏｌ）、ＣｕＩ（Ｓｔｒｅｍ、０．６２ｇ、３．２５ｍｍｏｌ）および三塩基性リ
ン酸カリウム（Ｓｔｒｅｍ、１１．３０ｍＬ、１３７ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を
窒素で３回脱気し、各回導入し戻した。１－フルオロ－２－ヨードベンゼン（９．１０ｍ
Ｌ、７８ｍｍｏｌ）を加え、次にトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２
－ジアミン（２．０５ｍＬ、１３．０ｍｍｏｌ）およびジオキサン（２００ｍＬ）を加え
た。混合物を昇温させて１１０℃とし、７２時間撹拌した。混合物を放冷して環境温度と
し、次に酢酸エチルで洗いながら珪藻土で濾過した。濾液を減圧下に濃縮し、残留物をカ
ラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘキサンから５０％酢酸エチル／
ヘキサン）によって精製して、標題化合物を得た（７．５３ｇ、３３．１ｍｍｏｌ、収率
５１％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２２８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２０】
　実施例９Ｂ
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　１－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－１Ｈ－イミ
ダゾール－２（３Ｈ）－オン
　実施例９Ａの生成物（８．５ｇ、３７．４ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（１００ｍＬ）
中溶液に環境温度で、ビス（２，５－ジオキソピロリジン－１－イル）カーボネート（１
０．５４ｇ、４１．１ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で２時間撹拌し、次に
Ｎ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（７．８２ｍＬ、４４．９ｍｍｏｌ
）およびアミノアセトアルデヒドジメチルアセタール（４．４５ｍＬ、４１．１ｍｍｏｌ
）を加えた。混合物をさらに１６時間撹拌した。反応混合物をＨ２Ｏ（１０ｍＬ）で反応
停止し、層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（１５ｍＬで３回）。合わせた有機分
画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。中間体尿素アセタールを直
接次に用いた。
【０３２１】
　中間体尿素アセタールの混合物をメタノール（１００ｍＬ）に溶かし、硫酸（１．５Ｍ
、６６．６ｍＬ、１００ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を昇温させて５５℃とし、２時
間撹拌した。混合物を放冷して環境温度とし、１４時間撹拌した。混合物を減圧下に濃縮
し、残留物を酢酸エチル（２００ｍＬ）で希釈し、飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（２００ｍＬ
）をゆっくり加えることで反応停止した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（１
０ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮
した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１５％酢酸エチル／ヘプタンから
１００％酢酸エチルから１０％ＭｅＯＨ／酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を
得た（３．６ｇ、１２．２ｍｍｏｌ、収率３３％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２９５［Ｍ
＋Ｈ］＋。
【０３２２】
　実施例９Ｃ
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソ－２，３－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル｝アセトアミド
　実施例９Ｂの生成物（０．６５ｇ、２．２１ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド（８ｍＬ）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．２６５ｇ、６．６３ｍ
ｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で３０分間撹拌し、次に２－ブロモアセトアミ
ド（０．３７ｇ、２．６５ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて４５℃とし、環境温
度で３時間撹拌した。次に、混合物を放冷して環境温度とし、飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（
５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エ
チルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過
し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル
／ヘプタンから３０％酢酸エチル／ヘプタンから１０％メタノール／酢酸エチル）によっ
て精製して、標題化合物を得た（０．４４ｇ、１．２５ｍｍｏｌ、収率５７％）。１Ｈ　
ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３９（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、１
Ｈ）、７．６５（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－７．５１（ｍ、２
Ｈ）、７．４９－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７．３８－７．３２（ｍ、２Ｈ）、６．９６（
ｄ、Ｊ＝３．１Ｈｚ、１Ｈ）、６．７７（ｄ、Ｊ＝３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．４７（ｓ、
２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３５２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２３】
　実施例１０
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン
　実施例７Ｂの生成物（１５．４ｇ、３２．９ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（１８
ｍＬ、１３０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（２００ｍＬ）中溶液に環境温度で、（Ｓ
）－（＋）－３－フルオロピロリジン塩酸塩（４．５４ｇ、３６．２ｍｍｏｌ）を加え、
次に２，４，６－トリプロピル－１，３，５，２，４，６－トリオキサトリホスフィナン
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２，４，６－トリオキシド（Ｔ３Ｐ（Ｒ）、５０重量％酢酸エチル中溶液、２８．８ｍＬ
、４９．３ｍｍｏｌ）を１５分かけて加えた。カップリング試薬を加えた後に反応完了し
た。その反応液に、水（２００ｍＬ）を加え、混合物を５分間撹拌した。混合物を分液漏
斗に移し、水（２００ｍＬ）を追加し、酢酸エチルで抽出した（４００ｍＬで２回）。有
機相を合わせ、１Ｍ　ＮａＯＨ（２００ｍＬ）およびブライン（２００ｍＬ）で洗浄し、
無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物を５体積のＣＨ２Ｃｌ２

に溶かし、高撹拌しながらイソプロピルアルコール（１５体積）を加えた。１５分後、得
られた固体を濾過によって回収し、イソプロピルアルコールおよび次にジエチルエーテル
で洗浄し、真空乾燥して、標題化合物を得た（８．２ｇ、１９．２ｍｍｏｌ、５９％）。
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．８Ｈｚ
、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．４９（ｍ
、２Ｈ）、７．４９－７．３４（ｍ、２Ｈ）、７．１８（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、
７．０９（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、５．５９－５．１４（ｍ、１Ｈ）、
４．２６－３．９５（ｍ、４Ｈ）、３．９２－３．４７（ｍ、６Ｈ）、２．３６－１．８
５（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２４】
　実施例１１
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－１，３－ジヒ
ドロ－２Ｈ－イミダゾール－２－オン
　実施例１１Ａ
　２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－２－
オキソ－２，３－ジヒドロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル）酢酸
　実施例９Ｂの生成物（１．６３ｇ、５．５４ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド（２０ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１．１１ｇ、２７．
７ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で３０分間撹拌し、次にヨード酢酸エチル
（１．９７ｍＬ、１６．６ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて４０℃とし、環境温
度で３時間撹拌した。次に、混合物を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し、
酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層をさらに酢酸エチルで抽出した（
５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮
した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘプタンから３
０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、まだ純度の低いエチル｛３－［１－（２
－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－オキソ－２，３－ジヒド
ロ－１Ｈ－イミダゾール－１－イル｝アセテートを得た。混合物をテトラヒドロフラン（
１０ｍＬ）およびメタノール（１０ｍＬ）に溶かし、４０％ＫＯＨ水溶液（１０ｍＬ）を
加えた。混合物を２０時間撹拌し、次に濃ＨＣｌ（約１０ｍＬ）で反応停止した。混合物
を減圧下に濃縮し、ＣＨ２Ｃｌ２（２０ｍＬ）で洗浄した。層を分離し、水層をＣＨ２Ｃ
ｌ２で抽出した（７ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過
し、減圧下に濃縮して、標題化合物を得た（１．９ｇ、３．７７ｍｍｏｌ、収率６８％）
。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３５３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２５】
　実施例１１Ｂ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－１，３－ジヒ
ドロ－２Ｈ－イミダゾール－２－オン
　実施例１１Ａの生成物（１．２５ｇ、３．５５ｍｍｏｌ）、（Ｓ）－３－フルオロピロ
リジン塩酸塩（０．５３５ｇ、４．２６ｍｍｏｌ）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピル
プロパン－２－アミン（１．８５ｍＬ、１０．６４ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１
５ｍＬ）中溶液に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，
５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホ
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スフェートＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、１．４８ｇ、３．９０ｍｍｏｌ）を加えた。この
混合物を環境温度で１６時間撹拌し、次にＨ２Ｏ（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（
１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合
わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラ
ムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン／酢酸エチルから１００％酢酸エチル
から９：１：０．１酢酸エチル／メタノール／トリエチルアミン）によって精製して、標
題化合物を得た（０．６ｇ、１．４２ｍｍｏｌ、収率４０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００Ｍ
Ｈｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３８（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６５（
ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－
７．２９（ｍ、４Ｈ）、６．９６（ｄ、Ｊ＝３．０Ｈｚ、１Ｈ）、６．７６（ｄｄ、Ｊ＝
３．１、１．０Ｈｚ、１Ｈ）、５．５３－５．１９（ｍ、１Ｈ）、４．７１－４．５９（
ｍ、２Ｈ）、４．００－３．４２（ｍ、４Ｈ）、２．５６－２．０２（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ
（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２６】
　実施例１２
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１ｇ、３．３７ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（１
５ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．４７２ｇ、１１．８ｍ
ｍｏｌ）を加えた。この混合物を３０分間撹拌し、次に２－（ブロモメチル）ピリジン臭
化水素酸塩（０．８７１ｇ、３．３７ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて４０℃と
し、環境温度で３時間撹拌した。混合物を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（５ｍＬ）で反応停止
し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５
ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮し
た。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘプタンから３０
％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（０．３８ｇ、０．９８
１ｍｍｏｌ、収率２９％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ
８．５５（ｄｔ、Ｊ＝４．９、１．５Ｈｚ、１Ｈ）、８．４４（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１
Ｈ）、７．８８（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．６６－７．５８（ｍ、１
Ｈ）、７．５８－７．３１（ｍ、６Ｈ）、７．１８－７．１０（ｍ、２Ｈ）、４．６６（
ｓ、２Ｈ）、４．１７－４．０９（ｍ、２Ｈ）、３．７０－３．６１（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ
（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３８８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２７】
　実施例１３
　Ｎ－シクロプロピル－２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－４－イル］－２－オキソイミダゾリジン－１－イル｝アセトアミド
　実施例７Ｂの生成物（０．２５ｇ、０．７０６ｍｍｏｌ）、シクロプロピルアミン（０
．０５６ｍＬ、０．７７６ｍｍｏｌ）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２
－アミン（０．４９３ｍＬ、２．８２ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ）中溶液
に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジ
ン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－
オキサイド（ＨＡＴＵ、０．２９５ｇ、０．７７６ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環
境温度で１６時間撹拌し、次にＨ２Ｏ（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）
で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機
分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマト
グラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン／酢酸エチルから１００％酢酸エチルから９：１
：０．１酢酸エチル／メタノール／トリエチルアミン）によって精製して、標題化合物を
得た（０．１５ｇ、０．３８１ｍｍｏｌ、収率５４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、
メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、
Ｊ＝７．７、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４８－７．３
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７（ｍ、３Ｈ）、７．１６－７．１０（ｍ、２Ｈ）、４．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．９、６．
８Ｈｚ、２Ｈ）、３．９７（ｓ、２Ｈ）、３．７０（ｄｄ、Ｊ＝８．９、６．９Ｈｚ、２
Ｈ）、２．７６－２．６８（ｍ、１Ｈ）、０．７５（ｔｄ、Ｊ＝７．１、５．１Ｈｚ、２
Ｈ）、０．５９－０．５２（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２８】
　実施例１４
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛［４
－（トリフルオロメチル）－１，３－チアゾール－２－イル］メチル｝イミダゾリジン－
２－オン
　実施例１Ｂの生成物（０．８０ｇ、２．７０ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド（６．０ｍＬ）中溶液に水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、０．１６２ｇ、４．
０５ｍｍｏｌ）を加え、混合物を環境温度で２０分間撹拌した。混合物を冷却して０℃と
し、２－（ブロモメチル）－４－（トリフルオロメチル）－１，３－チアゾール（Ｂｉｏ
ｇｅｎｅ、１．９９ｇ、８．１０ｍｍｏｌ）を加え、混合物を２０分間撹拌した。飽和Ｎ
Ｈ４Ｃｌ水溶液（１０ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（２０ｍＬ）と１０％Ｎａ２ＣＯ

３水溶液（１０ｍＬ）との間で分配した。有機相を水（５ｍＬ）およびブライン（５ｍＬ
）で洗浄し、無水ＭｇＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムク
ロマトグラフィー（ＳｉＯ２、５０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化
合物を得た（０．７０ｇ、１．５２ｍｍｏｌ、収率５６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４１（ｓ、１Ｈ）、８．１９（ｓ、１Ｈ）、７．６
２（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．５Ｈｚ、２Ｈ）、７．５９－７．５３（ｍ、１Ｈ）、７．５
０－７．３８（ｍ、３Ｈ）、７．２１－７．１２（ｍ、２Ｈ）、４．８８（ｓ、２Ｈ）、
４．１９－４．１０（ｍ、２Ｈ）、３．８１－３．７０（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）
ｍ／ｚ４６２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３２９】
　実施例１５
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（２Ｓ）－２－メチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン－
２－オン
　実施例７Ｂの生成物（０．９５ｇ、２．６８ｍｍｏｌ）、（Ｓ）－２－メチルピロリジ
ン（０．３６７ｍＬ、３．４９ｍｍｏｌ）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン
－２－アミン（１．８７ｍＬ、１０．７２ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１５ｍＬ）
中溶液に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］
ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェー
トＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、１．１２ｇ、２．９５ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を
環境温度で１６時間撹拌し、次にＨ２Ｏ（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ
）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有
機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマ
トグラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン／酢酸エチルから１００％酢酸エチルから９：
１：０．１酢酸エチル／メタノール／トリエチルアミン）によって精製して、標題化合物
を得た（０．７０ｇ、１．６６１ｍｍｏｌ、収率６２％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ
、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４３（ｓ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１
．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５２（ｍ、１Ｈ）、７．４８－７．３６（ｍ、３Ｈ）
、７．１４（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．１１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、
１Ｈ）、４．２５－４．１９（ｍ、１Ｈ）、４．１６－４．０８（ｍ、４Ｈ）、３．７５
（ｄｄｄｄ、Ｊ＝９．２、７．３、４．９、２．６Ｈｚ、２Ｈ）、３．６１（ｄｄｔ、Ｊ
＝１１．１、６．９、３．６Ｈｚ、１Ｈ）、３．５６－３．４７（ｍ、１Ｈ）、２．１５
－１．８８（ｍ、３Ｈ）、１．６５（ｄｄｄ、Ｊ＝１１．０、５．６、２．７Ｈｚ、１Ｈ
）、１．２６（ｄｄ、Ｊ＝２４．７、６．４Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２
２［Ｍ＋Ｈ］＋。
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【０３３０】
　実施例１６
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｓ，４Ｓ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン
　実施例７Ｂの生成物（０．７５ｇ、２．１１７ｍｍｏｌ）、（１Ｓ，４Ｓ）－２－オキ
サ－５－アザビシクロ（ｂｉｃｙｌｃｏ）［２．２．１］ヘプタン塩酸塩（Ａｒｋｐｈａ
ｒｍ．、０．３１６ｇ、２．３３ｍｍｏｌ）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパ
ン－２－アミン（１．４８ｍＬ、８．４７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１０ｍＬ）
中溶液に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］
ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェー
トＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、０．８８５ｇ、２．３２８ｍｍｏｌ）を加えた。この混合
物を環境温度で１６時間撹拌し、次にＨ２Ｏ（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０
ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせ
た有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムク
ロマトグラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン／酢酸エチルから１００％酢酸エチルから
９：１：０．１酢酸エチル／メタノール／トリエチルアミン）によって精製して、標題化
合物を得た（０．４５ｇ、１．０３ｍｍｏｌ、収率４９％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨ
ｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４２（ｔ、Ｊ＝１．２Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔ
ｄ、Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５０（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７
．３６（ｍ、３Ｈ）、７．１３（ｔ、Ｊ＝７．１Ｈｚ、２Ｈ）、４．７８－４．６５（ｍ
、３Ｈ）、４．１７－４．０７（ｍ、３Ｈ）、３．８８－３．７１（ｍ、４Ｈ）、３．６
６－３．５１（ｍ、１Ｈ）、３．４４（ｓ、１Ｈ）、１．９９（ｓ、１Ｈ）、１．９２（
ｔ、Ｊ＝２．９Ｈｚ、１Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４３６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３３１】
　実施例１７
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［２－
（３－フルオロピペリジン－１－イル）－２－オキソエチル］イミダゾリジン－２－オン
　Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン
－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オ
キサイド（ＨＡＴＵ、１．０５ｇ、２．７７ｍｍｏｌ）を、実施例７Ｂの生成物（０．７
０ｇ、１．９８ｍｍｏｌ）、３－フルオロピペリジン塩酸塩（０．２８ｇ、２．０２ｍｍ
ｏｌ）およびトリエチルアミン（０．８３ｍＬ、５．９３ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチル
ホルムアミド（５．０ｍＬ）中混合物に加えた。反応混合物を環境温度で１８時間撹拌し
た。混合物を減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、５０％酢
酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチル）によって精製した。得られた粗取得物を分
取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　ＯＢＤカラム、
５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、５％から９５％勾配のアセトニトリル／緩衝液（
０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によっ
て精製して、標題化合物を得た（０．７５ｇ、１．７１ｍｍｏｌ、収率８６％）。１Ｈ　
ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４０（ｓ、１Ｈ）、７．６８（ｔ
ｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－７．４９（ｍ、２Ｈ）、７．４９－７
．３７（ｍ、２Ｈ）、７．１７（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．０８（ｄｄ、Ｊ＝８
．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、５．０２－４．５７（ｍ、１Ｈ）、４．２５－４．０４（ｍ
、４Ｈ）、４．０４－３．７７（ｍ、１Ｈ）、３．６４－３．５６（ｍ、２Ｈ）、３．５
６－３．３２（ｍ、１Ｈ）、３．３１－３．２４（ｍ、１Ｈ）、３．１１－２．９６（ｍ
、１Ｈ）、１．９４－１．８１（ｍ、２Ｈ）、１．８０－１．４２（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（
ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４４０［Ｍ＋Ｈ］＋．
【０３３２】
　実施例１８
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　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１８Ａ
　（Ｓ）－Ｎ－（（Ｒ）－１－（２，５－ジフルオロフェニル）ブタ－３－エン－１－イ
ル）－２－メチルプロパン－２－スルフィンアミド
　（Ｓ）－２－メチルプロパン－２－スルフィンアミド（２２．５ｇ、１８６ｍｍｏｌ）
のテトラヒドロフラン（２５０ｍＬ）中溶液に、２，５－ジフルオロベンズアルデヒド（
２５．２ｇ、１７７ｍｍｏｌ）およびテトラエトキシチタン（８２ｍＬ、３９０ｍｍｏｌ
）を加え、混合物を加熱して５０℃とした。３０分後、混合物を氷浴で冷却し、緩衝グリ
コール酸溶液（０．８当量ＮａＯＨ含有１５重量％グリコール酸）で反応停止した。混合
物を２０分間高撹拌し、酢酸エチル（２００ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸
エチルで逆抽出した（２００ｍＬで２回）。有機相を合わせ、ブライン（３００ｍＬ）で
洗浄し、無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濃縮して粗油状物を得て、それを次の反応に直接用
いた。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２４６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３３３】
　上記生成物（４４．８ｇ、１８３ｍｍｏｌ）の飽和ＮａＢｒ水溶液（７４０ｍＬ）およ
びインジウム（６３ｇ、５５０ｍｍｏｌ）中スラリーに環境温度で、３－ブロモプロパ－
１－エン（６３ｍＬ、７３０ｍｍｏｌ）を、内部温度＜２５℃を維持するような速度で加
えた、混合物を１６時間撹拌し、次に飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（８００ｍＬ）でゆっくり
反応停止し、酢酸エチルで抽出した（８００ｍＬで２回）。有機相を合わせ、無水Ｎａ２

ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。得られた油状物をヘプタンで磨砕し、得ら
れた固体を濾過によって単離して、標題化合物を得た（４１ｇ、１４０ｍｍｏｌ、収率７
８％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２８８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３３４】
　実施例１８Ｂ
　（３Ｒ，５Ｒ）－１－（（ｔｅｒｔ－ブチルパーオキシ）－５－（２，５－ジフルオロ
フェニル）ピロリジン－３－オールおよび（３Ｓ，５Ｒ）－１－（（ｔｅｒｔ－ブチルパ
ーオキシ）チオ）－５－（２，５－ジフルオロフェニル）ピロリジン－３－オール
　実施例１８Ａの生成物（１１．１ｇ、３８．６ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（１３０ｍＬ
）中溶液に環境温度で、３－クロロ過安息香酸（２６．０ｇ、１１６ｍｍｏｌ）を加えた
。混合物を１４時間撹拌し、次に飽和Ｎａ２Ｓ２Ｏ３水溶液（６０ｍＬ）および飽和Ｎａ
ＨＣＯ３水溶液（６０ｍＬ）で反応停止した。層を分離し、水層をＣＨ２Ｃｌ２で抽出し
た（３００ｍＬで２回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧
下に濃縮して、中間体Ｎ－（（１Ｒ）－１－（２，５－ジフルオロフェニル）－２－（オ
キシラン－２－イル）エチル）－２－メチルプロパン－２－スルホンアミドを得て、それ
を次に用いた。
【０３３５】
　中間体Ｎ－（（１Ｒ）－１－（２，５－ジフルオロフェニル）－２－（オキシラン－２
－イル）エチル）－２－メチルプロパン－２－スルホンアミド（１３．１ｇ、４１．０ｍ
ｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（１４０ｍＬ）中溶液に環境温度で、ＫＩ（６
．８１ｇ、４１．０ｍｍｏｌ）およびＫ２ＣＯ３（１７．０ｇ、１２３ｍｍｏｌ）を加え
た。混合物を昇温させて１００℃とし、１時間撹拌した。混合物を放冷して環境温度とし
、水（４００ｍＬ）で反応停止した。層を分離し、有機層をブライン（２００ｍＬ）で洗
浄し、無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマト
グラフィー（ＳｉＯ２、０％から１００％酢酸エチル：ヘプタンで溶離）によって精製し
て、（３Ｒ，５Ｒ）－異性体（最初に溶出する異性体、５．９５ｇ、１８．６ｍｍｏｌ、
収率４５％）および（３Ｓ，５Ｒ）－異性体（２番目に溶出する異性体、５．９５ｇ、１
８．６ｍｍｏｌ、収率４５％）の両方を得た。最初に溶出する異性体－（３Ｒ，５Ｒ）１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ７．１７（ｄｄｄ、Ｊ＝８．９、５．
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９、３．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．０８－６．８４（ｍ、２Ｈ）、５．３７（ｄｄ、Ｊ＝８．
５、６．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．５３（ｐｄ、Ｊ＝６．４、４．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．１１
（ｄｄ、Ｊ＝１１．１、６．４Ｈｚ、１Ｈ）、３．３３（ｄｄ、Ｊ＝１１．１、６．４Ｈ
ｚ、１Ｈ）、２．６６（ｄｄｄ、Ｊ＝１３．１、８．５、６．５Ｈｚ、１Ｈ）、２．０３
（ｄｔｄ、Ｊ＝１２．９、６．５、１．２Ｈｚ、１Ｈ）、１．８０（ｄ、Ｊ＝４．８Ｈｚ
、１Ｈ）、１．２２（ｓ、９Ｈ）。２番目に溶出する異性体－（３Ｓ，５Ｒ）１Ｈ　ＮＭ
Ｒ（４００ＭＨｚ、ＣＤＣｌ３）δｐｐｍ７．１２－６．８２（ｍ、３Ｈ）、５．４４（
ｔ、Ｊ＝８．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．５０（ｑ、Ｊ＝３．６Ｈｚ、１Ｈ）、３．８８（ｄｄ
ｔ、Ｊ＝１２．２、２．２、１．０Ｈｚ、１Ｈ）、３．５６（ｄｄ、Ｊ＝１２．２、２．
８Ｈｚ、１Ｈ）、２．４９（ｄｄｄｔ、Ｊ＝１３．１、７．９、２．３、１．２Ｈｚ、１
Ｈ）、２．２０－２．０２（ｍ、２Ｈ）、１．２０（ｓ、９Ｈ）。
【０３３６】
　実施例１８Ｃ
　（２Ｒ，４Ｓ）－１－（（ｔｅｒｔ－ブチルパーオキシ）チオ）－２－（２，５－ジフ
ルオロフェニル）－４－フルオロピロリジン
　実施例１８Ｂからの（３Ｒ，５Ｒ）異性体（５００ｍｇ、２．０４ｍｍｏｌ）のＣＨ２

Ｃｌ２（１０ｍＬ）中溶液に、－７５℃でビス（２－メトキシエチル）アミノ硫黄トリフ
ルオリド（０．４０ｍＬ、３．１ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物を昇温させて環境温度
とし、１時間撹拌した。混合物を水（３０ｍＬ）で反応停止した。反応混合物を分液漏斗
に移し、層を分離した。水層を酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出し、合わせた有機分画をブ
ライン（５ｍＬ）で洗浄し、無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残
留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、２０％酢酸エチル：ヘキサンで溶離）によ
って精製して、標題化合物を得た（３５０ｍｇ、１．４２ｍｍｏｌ、収率６９％）。ＭＳ
（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３３９［Ｍ＋ＮＨ４］＋。
【０３３７】
　実施例１８Ｄ
　（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピロリジン
　実施例１８Ｃからの生成物（８６０ｍｇ、２．６８ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（３０ｍ
Ｌ）およびアニソール（２．９ｍＬ、２７ｍｍｏｌ）中溶液に０℃で、トリフルオロメタ
ンスルホン酸（０．７１ｍＬ、８．０ｍｍｏｌ）を加えた。１５分間撹拌後、混合物をＣ
Ｈ２Ｃｌ２（５０ｍＬ）で希釈し、２Ｎ　ＮａＯＨ（２０ｍＬ）で洗浄し、無水Ｎａ２Ｓ
Ｏ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をメチルｔｅｒｔ－ブチルエーテル（
３０ｍＬ）に溶かし、ＣＨ３ＯＨ／ＨＣｌを加えた（０℃でアセチルクロライド（０．４
８ｍＬ、６．８ｍｍｏｌ）をＣＨ３ＯＨ（０．９７ｍＬ、２４ｍｍｏｌ）に加えることで
生成したＨＣｌ）。混合物を５分間撹拌し、固体を濾過によって回収した。固体を１：１
ヘプタン：ジエチルエーテルで洗浄し、真空乾燥して、標題化合物を得た（５７４ｍｇ、
２．４１ｍｍｏｌ、収率９０％）を塩酸塩として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ピ
リジン－ｄ５）δｐｐｍ７．９８（ｄｄｄ、Ｊ＝９．１、５．８、３．１Ｈｚ、１Ｈ）、
７．１３－６．９７（ｍ、２Ｈ）、５．５０（ｄｔ、Ｊ＝５３．６、４．０Ｈｚ、１Ｈ）
、５．２１（ｄｄ、Ｊ＝１１．３、６．４Ｈｚ、１Ｈ）、３．９０（ｄｄｄ、Ｊ＝３５．
１、１３．４、４．０Ｈｚ、１Ｈ）、３．７２（ｄｄｄ、Ｊ＝２５．３、１３．４、１．
８Ｈｚ、１Ｈ）、２．７２（ｄｄｄ、Ｊ＝１９．７、１４．３、６．３Ｈｚ、１Ｈ）、２
．３２（ｄｄｄｄ、Ｊ＝３９．４、１４．９、１１．２、４．１Ｈｚ、１Ｈ）；ＭＳ（Ｅ
ＳＩ＋）ｍ／ｚ２０２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３３８】
　実施例１８Ｅ
　１－｛２－［（２Ｒ，４Ｓ）－２－（２，５－ジフルオロフェニル）－４－フルオロピ
ロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３－［１－（２－フルオロフェニル）－１
Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　Ｎ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（０．２ｍＬ、１．１５ｍｍｏｌ
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）を、実施例７Ｂの生成物（０．１０２ｇ、０．２８７ｍｍｏｌ）、実施例１８Ｄの生成
物（０．０９７ｇ、０．４０８ｍｍｏｌ）およびＮ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，
２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタン
アミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、０．１３３１ｇ、０
．３５０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１．５ｍＬ）中混合物に加えた。反応液を環
境温度で２時間撹拌し、酢酸エチル（１０ｍＬ）およびＨ２Ｏ（５ｍＬ）で抽出した。層
を分離し、有機層をブラインで洗浄し（５ｍＬで２回）、減圧下に濃縮し、カラムクロマ
トグラフィー（ＳｉＯ２、１００％ＣＨ２Ｃｌ２から５％ＣＨ３ＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）に
よって精製して、標題化合物を得た（０．１０２ｇ、０．１９ｍｍｏｌ、収率６６％）。
１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４０－８．３２（ｍ、１
Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．５７－７．５０（ｍ、１
Ｈ）、７．４６－７．３５（ｍ、３Ｈ）、７．２９－６．９２（ｍ、５Ｈ）、５．５４－
５．２１（ｍ、２Ｈ）、４．３７－３．８１（ｍ、６Ｈ）、３．８０－３．５５（ｍ、２
Ｈ）、３．０４－２．６８（ｍ、１Ｈ）、２．４５－１．９３（ｍ、１Ｈ）；ＭＳ（ＥＳ
Ｉ＋）ｍ／ｚ５３８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３３９】
　実施例１９
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン
　圧力管に、ジオキサン（３ｍＬ）中の実施例１Ｂの生成物（０．２８ｇ、０．９４５ｍ
ｍｏｌ）、ＣｕＩ（Ｓｔｒｅｍ、９ｍｇ、０．０４７ｍｍｏｌ）および三塩基性リン酸カ
リウム（Ｓｔｒｅｍ、０．４２１ｇ、１．９８ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を窒素で
３回脱気し、各回導入し戻した。３－ブロモピリジン（０．１２０ｍＬ、１．２２８ｍｍ
ｏｌ）を加え、次にトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２－ジアミン（
０．０３０ｍＬ、０．１８９ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて１１０℃とし、４
８時間撹拌した。混合物を冷却して環境温度とし、次に酢酸エチルで洗いながら珪藻土で
濾過した。濾液を減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１
％酢酸エチル／ヘキサンから５０％酢酸エチル／ヘキサン）によって精製して、標題化合
物を得た（０．２０ｇ、０．５４ｍｍｏｌ、収率５７％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ
、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．９２（ｓ、１Ｈ）、８．４６（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１
Ｈ）、８．３２（ｓ、１Ｈ）、８．１８－８．０８（ｍ、１Ｈ）、７．７０（ｔｄ、Ｊ＝
７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－７．５３（ｍ、２Ｈ）、７．５３－７．３７（
ｍ、３Ｈ）、７．２６（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１９（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３
．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．３５－４．０７（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７４［
Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４０】
　実施例２０
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ジン－４－イル）イミダゾリジン－２－オン
　圧力管に、ジオキサン（３ｍＬ）中の実施例１Ｂの生成物（０．２５ｇ、０．８４４ｍ
ｍｏｌ）、ＣｕＩ（Ｓｔｒｅｍ、８ｍｇ、０．０４２ｍｍｏｌ）および三塩基性リン酸カ
リウム（Ｓｔｒｅｍ、０．３８、１．７７２ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を窒素で３
回脱気し、各回導入し戻した。４－ヨードピリジン（ＴＣＩ－ＵＳ、０．１１４ｍＬ、１
．０９７ｍｍｏｌ）を加え、次にトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２
－ジアミン（０．０２７ｍＬ、０．１６９ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて１１
０℃とし、４８時間撹拌した。取得物を放冷して環境温度とし、酢酸エチルで洗いながら
珪藻土で濾過した。濾液を減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（Ｓｉ
Ｏ２、１％酢酸エチル／ヘキサンから５０％酢酸エチル／ヘキサン）によって精製して、
標題化合物を得た（０．２６ｇ、０．６９６ｍｍｏｌ、収率８３％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３
００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４７－８．４０（ｍ、３Ｈ）、７．８２－７
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．６４（ｍ、３Ｈ）、７．６３－７．５４（ｍ、２Ｈ）、７．５４－７．４２（ｍ、２Ｈ
）、７．２７（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．２１（ｄｄ、Ｊ＝８．５、３．０Ｈｚ
、１Ｈ）、４．３０－４．０５（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７４［Ｍ＋Ｈ］
＋。
【０３４１】
　実施例２１
　１－｛２－［（２Ｓ）－２－エチルピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン
　Ｎ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（０．２０ｍＬ、１．１４５ｍｍ
ｏｌ）を、実施例７Ｂの生成物（０．１０４ｇ、０．２９３ｍｍｏｌ）、（Ｓ）－２－エ
チルピロリジン塩酸塩（ＮｅｔＣｈｅｍ；０．０６３ｇ、０．４６２ｍｍｏｌ）およびＮ
－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン－１
－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オキサ
イド（ＨＡＴＵ、０．１３２ｇ、０．３４６ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１．５ｍ
Ｌ）中混合物に加えた。反応液を環境温度で２時間撹拌し、酢酸エチル（１０ｍＬ）とＨ

２Ｏ（５ｍＬ）との間で分配した。層を分離し、有機層をブラインで洗浄し（５ｍＬで２
回）、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１０％酢酸エ
チル／ＣＨ２Ｃｌ２から１００％酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た。１

Ｈ　ＮＭＲ（３００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４３－８．３７（ｍ、１Ｈ）
、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－７．５０（ｍ、２Ｈ）
、７．４８－７．３７（ｍ、２Ｈ）、７．１８（ｄｄ、Ｊ＝７．５、３．３Ｈｚ、１Ｈ）
、７．０８（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．２６－３．９９（ｍ、４Ｈ）
、３．９３－３．８１（ｍ、１Ｈ）、３．６９－３．５７（ｍ、２Ｈ）、３．５２－３．
４１（ｍ、２Ｈ）、２．００－１．５４（ｍ、５Ｈ）、１．５０－１．２１（ｍ、１Ｈ）
、０．８７（ｄｔ、Ｊ＝２３．２、７．４Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４３６
［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４２】
　実施例２２
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（２－
ヒドロキシ－３，３－ジメチルブチル）イミダゾリジン－２－オン
　酢酸エチル（１ｍＬ）中の実施例１６１の生成物（３０ｍｇ、０．０７６ｍｍｏｌ；１
－ブロモピナコロンおよび実施例８に記載の手順を用いて取得）に、水素化ホウ素ナトリ
ウム（２．８８ｍｇ、０．０７６ｍｍｏｌ）を加え、混合物を１時間撹拌した。０．２Ｎ
　ＨＣｌ（２ｍＬ）をゆっくり加えることで反応停止し、混合物を水（５ｍＬ）と酢酸エ
チル（１０ｍＬ）との間で分配した。有機相を１０％ＮａＨＣＯ３水溶液（５ｍＬ）およ
びブライン（５ｍＬ）で洗浄し、無水ＭｇＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。
粗取得物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、０％から１００％酢酸エチル／ヘプタ
ン）によって精製して、標題化合物を得た（２８ｍｇ、０．０７１ｍｍｏｌ、収率９３％
）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．
８Ｈｚ、１Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５５（ｄｄｄ
ｄ、Ｊ＝７．２、６．８、４．９、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．４６－７．３７（ｍ、３Ｈ
）、７．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．０９（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ
、１Ｈ）、４．１５－４．０２（ｍ、２Ｈ）、３．８３（ｔｄ、Ｊ＝９．０、６．４Ｈｚ
、１Ｈ）、３．７２（ｔｄ、Ｊ＝８．９、７．２Ｈｚ、１Ｈ）、３．５９（ｄｄ、Ｊ＝１
４．１、２．２Ｈｚ、１Ｈ）、３．５２（ｄｄ、Ｊ＝９．９、２．２Ｈｚ、１Ｈ）、３．
２３（ｄｄ、Ｊ＝１４．１、１０．０Ｈｚ、１Ｈ）、１．００（ｓ、９Ｈ）；ＭＳ（ＥＳ
Ｉ＋）ｍ／ｚ３９７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４３】
　実施例２３
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピ
リミジン－２（１Ｈ）－オン
　実施例２３Ａ
　１－（３－クロロプロピル）－３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－４－イル）尿素
　実施例９Ａの生成物（３．００ｇ、１３．２ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（６０ｍＬ）中
溶液に環境温度で、３－クロロプロピルイソシアネート（２．２１ｇ、１８．５ｍｍｏｌ
）を加え、撹拌を終夜続けた。スラリーを減圧下に濃縮し、残留物をｔ－ブチルメチルエ
ーテルに取った。取得物を冷却して４℃とし、濾過した。回収固体を追加量のｔ－ブチル
メチルエーテルで洗浄し、真空乾燥機で４５℃で乾燥させて、標題化合物（４．３４ｇ、
１２．５ｍｍｏｌ、収率９５％）を得た。ＭＳ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ３４７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４４】
　実施例２３Ｂ
　１－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）テトラヒドロ
ピリミジン－２（１Ｈ）－オン
　実施例２３Ａの生成物（４．３４ｇ、１２．５ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（９０
０ｍＬ）中スラリーを昇温させて６０℃として原料を完全に溶解させ、次に混合物を冷却
して０℃とした。この溶液に、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、１．５０ｇ、３
７．５ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物を昇温させて環境温度とし、３時間撹拌した。混
合物を冷却して０℃とし、水（２００ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（５００ｍＬ）で
抽出した。有機層を水（１００ｍＬ）およびブライン（１００ｍＬ）で洗浄し、無水Ｍｇ
ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。得られた固体をｔ－ブチルメチルエーテル
（１０００ｍＬ）に取り、得られた固体を濾過によって回収した。固体を追加量のｔ－ブ
チルメチルエーテルで洗浄し、真空乾燥機で乾燥させて、標題化合物を得た（３．３９ｇ
、１０．９ｍｍｏｌ、収率８７％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＣＤＣｌ３）δｐｐ
ｍ８．２０（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６０（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、
１Ｈ）、７．４７－７．３６（ｍ、２Ｈ）、７．３６－７．２８（ｍ、２Ｈ）、７．２５
（ｄｄ、Ｊ＝８．５、３．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．０８（ｄ、Ｊ＝７．３Ｈｚ、１Ｈ）、５
．３４（ｓ、１Ｈ）、３．９２－３．７７（ｍ、２Ｈ）、３．５２（ｔ、Ｊ＝６．０Ｈｚ
、２Ｈ）、２．１９（ｐ、Ｊ＝５．９Ｈｚ、２Ｈ）。
【０３４５】
　実施例２３Ｃ
　エチル２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）
－２－オキソテトラヒドロピリミジン－１（２Ｈ）－イル）アセテート
　実施例２３Ｂの生成物（２．８ｇ、９．０ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド
（４５ｍＬ）中溶液に０℃で、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、１．８０ｇ、４
５．１ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて環境温度とし、３０分間撹拌した。この
混合物に、ヨード酢酸エチル（５．３３ｍＬ、４５．１ｍｍｏｌ）を加え、撹拌をさらに
１６時間続けた。混合物を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（２０ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチ
ル（５０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチルで抽出した（２０ｍＬ）で３
回。合わせた有機分画を減圧下に濃縮し、残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２

、３０％から６０％酢酸エチル／ヘプタンで溶離）によって精製して、標題化合物を得た
（２．６３ｇ、６．６ｍｍｏｌ、収率７３％）。ＭＳ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ３９７［Ｍ＋Ｈ
］＋。
【０３４６】
　実施例２３Ｄ
　２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－２－
オキソテトラヒドロピリミジン－１（２Ｈ）－イル）酢酸
　実施例２３Ｃの生成物（１．９０ｇ、４．７９ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍ
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Ｌ）およびＣＨ３ＯＨ（５０ｍＬ）中溶液に環境温度で、４０％水溶液水酸化カリウム（
３．３６ｇ、２４．０ｍｍｏｌ）を加え、撹拌を２０時間続けた。混合物を濃ＨＣｌ（約
２．５ｍＬ）で反応停止した。混合物を減圧下に濃縮し、Ｈ２Ｏ（１５ｍＬ）で希釈し、
固体を濾過によって回収した。回収固体をエーテルで洗浄し、真空乾燥して、標題化合物
を得た（１．５０ｇ、４．１ｍｍｏｌ、収率８５％）。ＭＳ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ３６９［
Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４７】
　実施例２３Ｅ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝テトラヒドロピ
リミジン－２（１Ｈ）－オン
　Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（３ｍＬ）中の実施例２３Ｄの生成物（０．２２５ｇ、
０．６１１ｍｍｏｌ）、Ｎ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（０．４２
ｍＬ、２．４ｍｍｏｌ）、（Ｓ）－３－フルオロピロリジン塩酸塩（０．１００ｇ、０．
７９４ｍｍｏｌ）およびＮ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［
４，５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオ
ロホスフェートＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、０．２５５ｇ、０．６７２ｍｍｏｌ）を、実
施例７Ｃに記載の方法に従って処理して、標題化合物を得た（０．１９５ｇ、０．４０ｍ
ｍｏｌ、収率７３％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．
３１（ｓ、１Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．
５１（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３６（ｍ、３Ｈ）、７．２４（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２
．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．１４（ｄ、Ｊ＝７．４Ｈｚ、１Ｈ）、５．３１（ｄｄｔ、Ｊ＝５
２．５、２６．７、３．４Ｈｚ、１Ｈ）、４．４０－４．１０（ｍ、２Ｈ）、３．９６－
３．４３（ｍ、８Ｈ）、２．３８－２．２０（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４４
０［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４８】
　実施例２４
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（４
－メチル－１，３－チアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１０９ｍｇ、０．３７ｍｍｏｌ）のジメチルホルムアミド（Ｎ，
Ｎ－ジメチルホルムアミド）（３ｍＬ）中溶液に０℃で、ＮａＨ（９５重量％、４７ｍｇ
、１．９４ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を昇温させて環境温度とし、３０分間撹拌した。
反応混合物に、２－（クロロメチル）－４－メチルチアゾール塩酸塩（ＣｈｅｍＢｒｉｄ
ｇｅ、１０２ｍｇ、０．５５ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を環境温度で１８時間撹拌し、
水（１．０ｍＬ）およびジメチルスルホキシド（２．０ｍＬ）で反応停止した。得られた
溶液をガラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［特注充填ＹＭＣ　Ｔ
ｒｉＡｒｔ（商標名）Ｃ１８　２０μｍカラム、５０×１５０ｍｍ、流量８０ｍＬ／分、
２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶
液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって直接精製して、標題化合物を得た
（１１０ｍｇ、０．２７ｍｍｏｌ、収率７３％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳ
Ｏ－ｄ６）δｐｐｍ８．４４（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．
８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４９－７．３９（ｍ、
２Ｈ）、７．２６（ｄ、Ｊ＝１．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．２０（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ
）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．７３（ｓ、２Ｈ）、４．１
０（ｔ、Ｊ＝７．８Ｈｚ、１Ｈ）、３．６２（ｔ、Ｊ＝７．７Ｈｚ、２Ｈ）、２．３８（
ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３４９】
　実施例２５
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（１Ｒ，４Ｒ）－２－オキサ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ－５－イル］－
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２－オキソエチル｝イミダゾリジン－２－オン
　実施例７Ｂの生成物（０．２５ｇ、０．７０６ｍｍｏｌ）、（１Ｒ，４Ｒ）－２－オキ
サ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタン塩酸（０．１０５ｇ、０．７７６ｍｍｏｌ
）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（０．４９３ｍＬ、２．８
２ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ）中溶液に、Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１
Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチ
ルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、０．２９５
ｇ、０．７７６ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で１６時間撹拌し、Ｈ２Ｏ（
５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エ
チルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過
し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、２０％ヘキサン
／酢酸エチルから１００％酢酸エチルから９：１：０．１酢酸エチル／メタノール／トリ
エチルアミン）によって精製して、標題化合物を得た（０．１６ｇ、０．３６７ｍｍｏｌ
、収率５２％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４２（
ｄｄ、Ｊ＝２．１、１．０Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．７Ｈｚ、１
Ｈ）、７．５９－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４８－７．３７（ｍ、３Ｈ）、７．１７－
７．０８（ｍ、２Ｈ）、４．７８－４．６５（ｍ、２Ｈ）、４．２０（ｄ、Ｊ＝１６．９
Ｈｚ、１Ｈ）、４．１７－４．０７（ｍ、２Ｈ）、３．９５－３．８０（ｍ、２Ｈ）、３
．７９－３．６７（ｍ、３Ｈ）、３．６３－３．５２（ｍ、１Ｈ）、３．２２（ｑ、Ｊ＝
７．４Ｈｚ、２Ｈ）、１．９７－１．８６（ｍ、１Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４３６
［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５０】
　実施例２６
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１２０ｍｇ、０．４０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（９５重量％、３１ｍｇ、１．２２ｍｍｏｌ）を加えた。混合
物を昇温させて環境温度とし、４－（ブロモメチル）オキサゾール臭化水素酸塩（ＪＷ　
Ｐｈａｒｍｌａｂ、１４８ｍｇ、０．６１ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温
度で１時間撹拌した。反応混合物を水（１．０ｍＬ）で反応停止し、減圧下に濃縮した。
残留物をジメチルスルホキシド（３ｍＬ）および水（１ｍＬ）の混合物に溶かし、ガラス
マイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（
商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、５％から９５
％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモ
ニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１３２ｍｇ、０．３
５ｍｍｏｌ、収率８６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８
．４４（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、８．４０（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、８．１
５（ｄ、Ｊ＝１．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、
７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．５０－７．３６（ｍ、２Ｈ）、７．１９（ｄ、Ｊ
＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．０９（ｄｄ、Ｊ＝８．５、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．４０（
ｓ、２Ｈ）、４．０６（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．８Ｈｚ、２Ｈ）、３．６１－３．４９（
ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５１】
　実施例２７
　１－［（３，５－ジメチル－１，２－オキサゾール－４－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１２０ｍｇ、０．４０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（９５重量％、３１ｍｇ、１．２２ｍｍｏｌ）を加えた。混合
物を昇温させて環境温度とし、４－（クロロメチル）－３，５－ジメチルイソオキサゾー
ル（８８ｍｇ、０．６１ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌
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した。水（０．５ｍＬ）で反応停止し、減圧下に濃縮した。残留物をジメチルスルホキシ
ド（３ｍＬ）、メタノール（２ｍＬ）および水（０．５ｍＬ）の溶媒混合物に溶かし、ガ
ラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇ
ｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、５％から
９５％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化ア
ンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１５５ｍｇ、０
．３８ｍｍｏｌ、収率９４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐ
ｐｍ８．３８（ｓ、１Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５
８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３４（ｍ、３Ｈ）、７．１３（ｄｄ、Ｊ＝８
．５、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．１０（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．３６（ｓ、２
Ｈ）、４．１２－３．９４（ｍ、２Ｈ）、３．５８－３．４３（ｍ、２Ｈ）、２．４６（
ｓ、３Ｈ）、２．３１（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５２】
　実施例２８
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピリ
ミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１．６２ｇ、５．４７ｍｍｏｌ）、トランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチ
ルシクロヘキサン－１，２－ジアミン（０．３１ｇ、２．１９ｍｍｏｌ）、ヨウ化第一銅
（Ｓｔｒｅｍ，１０４ｍｇ、０．５５ｍｍｏｌ）、２－ブロモピリミジン（１．７４ｇ、
１０．９ｍｍｏｌ）および三塩基性リン酸カリウム（Ｓｔｒｅｍ、２．９０ｇ、１３．７
ｍｍｏｌ）の混合物を、１，４－ジオキサン（１５ｍＬ）と合わせた。混合物を窒素でパ
ージし、１１０℃で１８時間撹拌した。反応液を冷却して環境温度とし、珪藻土で濾過し
、メタノール（１００ｍＬ）で洗った。濾液を減圧下に濃縮し、カラムクロマトグラフィ
ー（ＳｉＯ２、５０％から１００％酢酸エチル／ヘプタン、次に０％から１０％メタノー
ル／酢酸エチル）によって精製した。得られた粗取得物を分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　
ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　ＯＢＤカラム、５０×１００ｍｍ、流量９０
ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモ
ニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって再精製して、標題化合
物を得た（１．３５ｇ、３．６１ｍｍｏｌ、収率６６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ
、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．７３（ｄ、Ｊ＝４．８Ｈｚ、２Ｈ）、８．４３（ｄ、Ｊ
＝０．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．７０（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－
７．５３（ｍ、２Ｈ）、７．５３－７．４２（ｍ、２Ｈ）、７．２５（ｄ、Ｊ＝７．５Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．２３－７．１５（ｍ、２Ｈ）、４．２８－４．０４（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ
（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５３】
　実施例２９
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３，４－オキサジアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例２９Ａ
　２－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル）アセトヒドラジド
　２－（３Ｈ－［１，２，３］トリアゾロ［４，５－ｂ］ピリジン－３－イル）－１，１
，３，３－テトラメチルイソウロニウムヘキサフルオロホスフェート（Ｖ）（ＨＡＴＵ、
１．２７ｇ、３．３４ｍｍｏｌ）を、実施例７Ｂの生成物（１．１５ｇ、３．２７ｍｍｏ
ｌ）およびヒドラジン・１水和物（０．４９ｇ、９．８２ｍｍｏｌ）のアセトニトリル（
４０ｍＬ）中混合物に加えた。反応液を環境温度で１０分間撹拌した。混合物を濾紙で濾
過した。濾液を減圧下に濃縮し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名
）Ｃ１８　５μｍ　ＯＢＤカラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、３０％から１
００％勾配のメタノール／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモ
ニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（０．６５ｇ、１．７
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７ｍｍｏｌ、収率５４％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３６９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５４】
　実施例２９Ｂ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３，４－オキサジアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　封管中、ｐ－トルエンスルホン酸・１水和物（３１ｍｇ、０．１６ｍｍｏｌ）を、実施
例２９Ａの生成物（３４８ｍｇ、０．９５ｍｍｏｌ）およびオルトギ酸トリメチル（３．
０ｍＬ、２７．４ｍｍｏｌ）の混合物に加えた。反応混合物を１３０℃で１時間、次に１
１０℃で１８時間撹拌した。反応混合物を冷却して環境温度とし、減圧下に濃縮した。得
られた残留物を分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ
　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニト
リル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に
調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１０５ｍｇ、０．２８ｍｍｏｌ、収率２
９％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ９．２８（ｓ、１Ｈ）
、８．４２（ｓ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３
－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．４０（ｍ、２Ｈ）、７．２１（ｄ、Ｊ＝７．６
Ｈｚ、１Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．８１（ｓ、２Ｈ
）、４．１３（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．６５（ｄｄ、Ｊ＝８．８、
６．７Ｈｚ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５５】
　実施例３０
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１４０ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（９５重量％、３６ｍｇ、１．４２ｍｍｏｌ）を加えた。混合
物を昇温させて環境温度とし、２－クロロメチル－５－シクロプロピル－１，３，４－チ
アジアゾール（Ｏａｋｗｏｏｄ、１３２ｍｇ、０．７６ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混
合物を環境温度で４時間撹拌した。ＣＨ３ＯＨ（１ｍＬ）および水（１ｍＬ）で反応停止
し、減圧下に濃縮した。残留物を分取ＨＰＬＣ［特注充填ＹＭＣ　ＴｒｉＡｒｔ（商標名
）Ｃ１８　２０μｍカラム、５０×１５０ｍｍ、流量８０ｍＬ／分、２０％から１００％
勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニ
ウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１０４ｍｇ、０．２４
ｍｍｏｌ、収率５４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８
．４１（ｓ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７
．５２（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３７（ｍ、３Ｈ）、７．１９－７．１０（ｍ、２Ｈ
）、４．８８（ｓ、２Ｈ）、４．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．８Ｈｚ、２Ｈ）、３．７
０（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．８Ｈｚ、２Ｈ）、２．４８（ｔｔ、Ｊ＝８．４、４．９Ｈｚ
、１Ｈ）、１．３４－１．２２（ｍ、２Ｈ）、１．１６－１．０５（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（
ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４３５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５６】
　実施例３１
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（０．２６ｇ、０．８７７ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムア
ミド（５ｍＬ）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．１７５ｇ、４．３９
ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を昇温させて環境温度とし、３０分間撹拌し、次に２－
クロロメチルオキサゾール（ＪＷ－Ｐｈａｒｍｌａｂ、０．１１３ｇ、０．９６５ｍｍｏ
ｌ）を加えた。混合物を昇温させて４０℃とし、３時間撹拌し、次に混合物を飽和ＮａＨ
ＣＯ３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し
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、水層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４

で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、
１％酢酸エチル／ヘプタンから３０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化
合物を得た（０．１８ｇ、０．４７７ｍｍｏｌ、収率５４％）。１Ｈ　ＮＭＲ（３００Ｍ
Ｈｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．９５（
ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．６、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．
５８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３７（ｍ、３Ｈ）、７．２２－７．１１（
ｍ、３Ｈ）、４．７０（ｓ、２Ｈ）、４．１４（ｄｄ、Ｊ＝９．０、６．８Ｈｚ、２Ｈ）
、３．７７－３．６８（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３７８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３５７】
　実施例３２
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン
【０３５８】
　実施例３２Ａ
　（Ｒ）－１－（テトラヒドロフラン－３－イル）イミダゾリジン－２－オン
　ジクロロメタン（５０ｍＬ）中の（Ｒ）－３－アミノテトラヒドロフラン（Ｓｙｎｎｏ
ｖａｔｏｒ、２．０ｇ、２２．９６ｍｍｏｌ）に、２－クロロエチルイソシアネート（２
．１５ｍＬ、２５．３ｍｍｏｌ）を加え、混合物を２０時間撹拌した。反応液を減圧下に
濃縮して中間体尿素を得た。
【０３５９】
　テトラヒドロフラン（１００ｍＬ）中のこの中間体に０℃で、水素化ナトリウム（鉱油
中６０％分散品、１．４０ｇ、３５．０ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物を昇温させて環
境温度とし、２０時間撹拌した。飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（１０ｍＬ）で反応停止し、反
応混合物を減圧下に濃縮した。固体を酢酸エチルで磨砕し、濾過した。濾液を減圧下に濃
縮し、得られた粗取得物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１０％メタノール／酢
酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た（２．２ｇ、１４．１ｍｍｏｌ、収率６
０％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ１５７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６０】
　実施例３２Ｂ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例３２Ａの生成物（０．８０５ｇ、５．１５ｍｍｏｌ）、三塩基性リン酸カリウム
（Ｓｔｒｅｍ、２．３ｇ、１０．８ｍｍｏｌ）、実施例１Ａの生成物（１．５ｇ、５．１
５ｍｍｏｌ）、ＣｕＩ（Ｓｔｒｅｍ、０．０４９ｇ、０．２６ｍｍｏｌ）およびトランス
－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキサン－１，２－ジアミン（０．１６３ｍＬ、１．０３１
ｍｍｏｌ）を、窒素下に１，４－ジオキサン（１５ｍＬ）中で合わせた。管に窒素を導入
し戻し、密閉し、１１０℃で２０時間加熱した。反応混合物を放冷して環境温度とし、酢
酸エチル（２０ｍＬ）で希釈し、珪藻土で濾過し、濾液を減圧下に濃縮した。残留物をカ
ラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、７５％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、
標題化合物を得た（１．７ｇ、４．６４ｍｍｏｌ、収率９０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００
ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３９（ｄ、Ｊ＝０．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３
－７．５８（ｍ、１Ｈ）、７．５８－７．５０（ｍ、１Ｈ）、７．４６－７．３４（ｍ、
３Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．０８（ｄ、Ｊ＝７．５
Ｈｚ、１Ｈ）、４．７１－４．６３（ｍ、１Ｈ）、４．１０－３．９８（ｍ、３Ｈ）、３
．９４（ｄｄ、Ｊ＝９．６、３．４Ｈｚ、１Ｈ）、３．８６－３．７５（ｍ、２Ｈ）、３
．７３－３．６１（ｍ、２Ｈ）、２．３８－２．２１（ｍ、１Ｈ）、２．１４－２．０５
（ｍ、１Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３６７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６１】
　実施例３３
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　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（５－
メチルピリミジン－２－イル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１４０ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）、トランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチ
ルシクロヘキサン－１，２－ジアミン（２７ｍｇ、０．１９ｍｍｏｌ）、ヨウ化第一銅（
Ｓｔｒｅｍ、９ｍｇ、０．０５ｍｍｏｌ）、２－ブロモ－５－メチルピリミジン（Ａｒｋ
Ｐｈａｒｍ、１２３ｍｇ、０．７１ｍｍｏｌ）および三塩基性リン酸カリウム（Ｓｔｒｅ
ｍ、２５１ｍｇ、１．１８ｍｍｏｌ）の混合物を１，４－ジオキサン（２．０ｍＬ）中で
合わせた。反応混合物を窒素でパージし、１１０℃で２４時間撹拌した。混合物を冷却し
て環境温度とし、珪藻土で濾過し、酢酸エチルで洗った。濾液を減圧下に濃縮し、残留物
を分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　ＯＢＤカラ
ム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／
緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）
］によって精製して、標題化合物を得た（１１０ｍｇ、０．２８ｍｍｏｌ、収率６０％）
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．５８（ｓ、２Ｈ）、８．
４２（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．７０（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）
、７．６３－７．５３（ｍ、２Ｈ）、７．５２－７．４１（ｍ、２Ｈ）、７．２５（ｄ、
Ｊ＝７．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．１９（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．２７
－４．１３（ｍ、４Ｈ）、２．２５（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３８９［Ｍ＋
Ｈ］＋。
【０３６２】
　実施例３４
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　中溶液に実施例１Ｂの生成物（１４０ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン
（３ｍＬ）０℃でＮａＨ（鉱油中６０％分散品、７６ｍｇ、１．９０ｍｍｏｌ）を加えた
。混合物を昇温させて環境温度とし、２－ブロモメチル－チアゾール臭化水素酸塩（ＪＷ
　Ｐｈａｒｍｌａｂ、１５９ｍｇ、０．６１ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境
温度で６６時間撹拌した。ＣＨ３ＯＨ（２ｍＬ）で反応停止し、反応混合物を減圧下に濃
縮した。得られた残留物をジメチルスルホキシド（２ｍＬ）およびＮ，Ｎ－ジメチルホル
ムアミド（２ｍＬ）の溶媒混合物に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し
、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５
０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液
（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によ
って精製して、標題化合物を得た（１４２ｍｇ、０．３６ｍｍｏｌ、収率７６％）。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４４（ｓ、１Ｈ）、７．８２（
ｄ、Ｊ＝３．３Ｈｚ、１Ｈ）、７．７４（ｄ、Ｊ＝３．３Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ
、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．
４０（ｍ、２Ｈ）、７．２１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．
４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．８０（ｓ、２Ｈ）、４．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７
Ｈｚ、２Ｈ）、３．６３（ｄｄ、Ｊ＝８．７、６．７Ｈｚ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ
／ｚ３９４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６３】
　実施例３５
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（ピラ
ジン－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１４０ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、５７ｍｇ、１．４２ｍｍｏｌ）を加え
た。混合物を昇温させて環境温度とし、２－（クロロメチル）ピラジン（Ｓｙｎｔｈｏｎ
ｉｘ、１２１ｍｇ、０．９５ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間
撹拌した。水（０．５ｍＬ）で反応停止し、減圧下に濃縮した。得られた残留物を水（０
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．５ｍＬ）、メタノール（２ｍＬ）およびジメチルスルホキシド（３ｍＬ）の溶媒混合物
に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　
ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／
分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム
水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た
（１３９ｍｇ、０．３６ｍｍｏｌ、収率７６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳ
Ｏ－ｄ６）δｐｐｍ８．７３（ｄ、Ｊ＝１．５Ｈｚ、１Ｈ）、８．６８－８．６５（ｍ、
１Ｈ）、８．６４－８．５９（ｍ、１Ｈ）、８．４４（ｓ、１Ｈ）、７．７２－７．６４
（ｍ、１Ｈ）、７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７
．２１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ
）、４．６６（ｓ、２Ｈ）、４．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．６
４（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３８９［Ｍ＋Ｈ］
＋。
【０３６４】
　実施例３６
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例３６Ａ
　１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－アミン
　圧力管に１Ｈ－インダゾール－４－アミン（Ｅｎａｍｉｎｅ、２．２ｇ、１６．５ｍｍ
ｏｌ）、ＣｕＩ（Ｓｔｒｅｍ、０．０２８ｍＬ、０．８３ｍｍｏｌ）および三塩基性リン
酸カリウム（Ｓｔｒｅｍ、２．８７ｍＬ、３４．７ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を窒
素で３回脱気し、各回導入し戻した。２，４－ジフルオロ－１－ヨードベンゼン（２．３
３９ｍＬ、１８．１７ｍｍｏｌ）を加え、次にトランス－Ｎ，Ｎ′－ジメチルシクロヘキ
サン－１，２－ジアミン（０．５２１ｍＬ、３．３０ｍｍｏｌ）およびジオキサン（２５
ｍＬ）を加えた。混合物を昇温させて１１０℃とし、４８時間撹拌した。取得物を放冷し
て環境温度とし、酢酸エチルで洗いながら珪藻土で濾過した。濾液を減圧下に濃縮した。
残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／ヘキサンから５０％酢
酸エチル／ヘキサン）によって精製して、標題化合物を得た（３．８９ｇ、１５．９ｍｍ
ｏｌ、収率９６％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２４６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６５】
　実施例３６Ｂ
　１－（１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダ
ゾリジン－２－オン
　実施例３６Ａの生成物（３．８９ｇ、１５．９ｍｍｏｌ）およびＮ－（２－オキソエチ
ル）フタルイミド（ＡｒｋＰｈａｒｍ，　Ｉｎｃ．、３．６０ｇ、１９．０ｍｍｏｌ）の
メタノール（５０ｍＬ）および酢酸（１ｍＬ）中混合物に水素化ホウ素シアノナトリウム
（１．８３ｍＬ、３４．９ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で１６時間撹拌し
た。この混合物に、ヒドラジン水和物（３．８９ｍＬ、７９ｍｍｏｌ）を加え、混合物を
昇温させて７０℃とし、３時間撹拌した。白色沈殿が生成し、混合物を放冷して環境温度
とし、濾過した。沈殿をエタノールで洗浄し、濾液を減圧下に濃縮し、ＣＨ２Ｃｌ２（２
５ｍＬ）に溶かした。この溶液をＨ２Ｏ（１０ｍＬ）で洗浄し、層を分離した。水層をＣ
Ｈ２Ｃｌ２（５ｍＬ）で抽出し、合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し
、減圧下に濃縮した。
【０３６６】
　中間体ジアミンをテトラヒドロフラン（５０ｍＬ）に溶かし、１，８－ジアザビシクロ
［５．４．０］ウンデカ－７－エン（ＤＢＵ、１Ｍ　テトラヒドロフラン中溶液、１．５
９ｍＬ、１．５９ｍｍｏｌ）を加え、次にジ（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）メタノン
（ＣＤＩ、２．５７ｇ、１５．９ｍｍｏｌ）を加えた。この混合物を環境温度で１８時間
撹拌し、次にＨ２Ｏ（１０ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１５ｍＬ）で希釈し、層を
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分離した。水層を酢酸エチルで抽出し（１０ｍＬで３回）、合わせた有機分画を無水Ｎａ

２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（Ｓ
ｉＯ２、１０％酢酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチルから１０％メタノール／酢
酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た（３．１１ｇ、９．９０ｍｍｏｌ、収率
６２％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３１５［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６７】
　実施例３６Ｃ
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例３６Ｂの生成物（０．６６ｇ、２．１０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１０
ｍＬ）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．４２ｇ、１０．５０ｍｍｏｌ
）を加えた。この混合物を昇温させて環境温度とし、３０分間撹拌し、２－クロロメチル
オキサゾール（ＪＷ　Ｐｈａｒｍｌａｂ、０．２７ｇ、２．３１ｍｍｏｌ）を加えた。混
合物を昇温させて４０℃とし、３時間撹拌し、次に混合物を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（５
ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層を酢酸エチ
ルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し
、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％酢酸エチル／
ヘプタンから３０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（０．
５０ｇ、１．２７ｍｍｏｌ、収率６０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノール－
ｄ４）δｐｐｍ８．４１（ｓ、１Ｈ）、７．９５（ｓ、１Ｈ）、７．６５（ｔｄ、Ｊ＝８
．７、５．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．４５（ｔ、Ｊ＝７．４Ｈｚ、１Ｈ）、７．３０（ｄｄｄ
、Ｊ＝１１．４、８．９、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．２５－７．１７（ｍ、２Ｈ）、７．
１３（ｄｄ、Ｊ＝８．０、２．４Ｈｚ、２Ｈ）、４．６９（ｓ、２Ｈ）、４．１２（ｄｄ
、Ｊ＝８．９、６．９Ｈｚ、２Ｈ）、３．７２（ｄｄ、Ｊ＝８．９、６．８Ｈｚ、２Ｈ）
；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６８】
　実施例３７
　１－［１－（２，４－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－
（１，３－オキサゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例３６Ｂの生成物（０．３ｇ、０．９５５ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（７ｍ
Ｌ）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．１９１ｇ、４．７７ｍｍｏｌ）
を加えた。この混合物を昇温させて環境温度とし、３０分間撹拌し、４－（ブロモメチル
）オキサゾール・臭化水素酸（ＪＷ　Ｐｈａｒｍ．、０．２３２ｇ、０．９５５ｍｍｏｌ
）を加えた。混合物を昇温させて４０℃とし、３時間撹拌した。混合物を飽和ＮａＨＣＯ

３水溶液（５ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチル（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水
層を酢酸エチルで抽出した（５ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱
水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１％
酢酸エチル／ヘプタンから３０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物
を得た（０．２２ｇ、０．５６ｍｍｏｌ、収率５８％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、
メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．４３（ｓ、１Ｈ）、８．２２（ｓ、１Ｈ）、７．９７（
ｄ、Ｊ＝１．１Ｈｚ、１Ｈ）、７．６５（ｔｄ、Ｊ＝８．７、５．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．
４４（ｄｄ、Ｊ＝８．４、７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．３０（ｄｄｄ、Ｊ＝１０．９、８．
８、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．２０（ｄｄｄｄ、Ｊ＝９．２、８．１、２．８、１．５Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．１５－７．０７（ｍ、２Ｈ）、４．４９（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、２Ｈ）
、４．０７（ｄｄ、Ｊ＝８．９、６．８Ｈｚ、２Ｈ）、３．６８－３．６０（ｍ、２Ｈ）
；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３６９】
　実施例３８
　（４Ｓ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
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　実施例３８Ａ
　（Ｓ）－ｔｅｒｔ－ブチル（１－オキソプロパン－２－イル）カーバメート
　オキサリルクロライド（２１．４ｍＬ、４２．８ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（５０ｍＬ
）中溶液に－７８℃で、ジメチルスルホキシド（６．０７ｍＬ、８６ｍｍｏｌ）を加えた
。この混合物を－７８℃で１０分間撹拌した。Ｎ－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－
Ｌ－アラノール（５ｇ、２８．５ｍｍｏｌ）を加え、混合物を１５分間撹拌した。トリエ
チルアミン（１５．９ｍＬ、１１４ｍｍｏｌ）を加え、混合物を１５分間撹拌した。混合
物を昇温させて０℃とし、２０分間撹拌し、飽和ＮａＨＣＯ３水溶液（１５ｍＬ）で反応
停止し、層を分離した。水層をＣＨ２Ｃｌ２で抽出し（７ｍＬで３回）、合わせた有機分
画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮して、標題化合物を得た（４．９
ｇ、２８．３ｍｍｏｌ、収率９９％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２２８［Ｍ＋ＣＨ３ＯＨ
＋Ｎａ］＋。
【０３７０】
　実施例３８Ｂ
　（Ｓ）－１－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）－４
－メチルイミダゾリジン－２－オン
　メタノール（７５ｍＬ）中の実施例９Ａの生成物（６．３６ｇ、２８．０ｍｍｏｌ）お
よび実施例３８Ａの生成物（４．８５ｇ、２８ｍｍｏｌ）および酢酸（１．５ｍＬ）の混
合物に、水素化ホウ素シアノナトリウム（３．２３ｍＬ、６１．６ｍｍｏｌ）を加えた。
この混合物を環境温度で７２時間撹拌し、Ｈ２Ｏ（１０ｍＬ）で反応停止し、ＣＨ２Ｃｌ

２（１０ｍＬ）で抽出した。層を分離し、水層をＣＨ２Ｃｌ２で抽出した（７ｍＬで３回
）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮して、中間体
還元的アミノ化生成物および原料アニリンの混合物を得た。
【０３７１】
　ＣＨ２Ｃｌ２（７５ｍＬ）中の前記純度の低い中間体還元的アミノ化生成物に、２，２
，２－トリフルオロ酢酸（４３．１ｍＬ、５６０ｍｍｏｌ）を３０分かけて滴下した。混
合物を環境温度で４時間撹拌し、減圧下に濃縮した。粗取得物をＣＨ２Ｃｌ２に溶かし、
ＮａＨＣＯ３で反応停止した。層を分離し、水層をＣＨ２Ｃｌ２で抽出した（１０ｍＬで
３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮して、中
間体ジアミンおよび原料アニリンの混合物を得た。
【０３７２】
　前記粗ジアミンのテトラヒドロフラン（７５ｍＬ）中溶液に１，８－ジアザビシクロ［
５．４．０］ウンデカ－７－エン（ＤＢＵ、２．８０ｍＬ、２．８０ｍｍｏｌ）、次にジ
（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）メタノン（ＣＤＩ、４．５４ｇ、２８．０ｍｍｏｌ）
を加えた。この混合物を環境温度で１８時間撹拌し、Ｈ２Ｏ（１０ｍＬ）で反応停止し、
酢酸エチル（１５ｍＬ）で抽出し、層を分離した。水層を酢酸エチルで抽出し（１０ｍＬ
で３回）、合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。
残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、１０％酢酸エチル／ヘプタンから１００
％酢酸エチルから１０％メタノール／酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た
（３．８ｇ、１２．３ｍｍｏｌ、収率４４％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３１１［Ｍ＋Ｃ
Ｈ３ＯＨ＋Ｎａ］＋。
【０３７３】
　実施例３８Ｃ
　（４Ｓ）－１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－
４－メチル－３－（１，３－オキサゾール－２－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　ジメチルホルムアミド（７．０ｍＬ）中の実施例３８Ｂの生成物（０．４８ｇ、１．５
４７ｍｍｏｌ）に、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、０．０９３ｇ、２．３２ｍ
ｍｏｌ）を加え、混合物を５０℃で加熱し、２０分間撹拌した。２－クロロメチル－オキ
サゾール（ＪＷ－Ｐｈａｒｍｌａｂ、０．３６４ｇ、３．０９ｍｍｏｌ）を加え、得られ
た混合物を２時間撹拌した。飽和ＮＨ４Ｃｌ水溶液（１０ｍＬ）で反応停止し、混合物を
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酢酸エチル（１０ｍＬ）とブライン（５ｍＬ）との間で分配した。層を分離し、有機層を
無水ＭｇＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。残留物をカラムクロマトグラフィ
ー（ＳｉＯ２、５０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（０
．１２ｇ、０．３０７ｍｍｏｌ、収率２０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノー
ル－ｄ４）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．９４（ｓ、１Ｈ）、７
．６１（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７
．４７－７．３７（ｍ、３Ｈ）、７．１８（ｓ、１Ｈ）、７．１６－７．０９（ｍ、２Ｈ
）、４．８２（ｄ、Ｊ＝１６．８Ｈｚ、１Ｈ）、４．５９（ｄ、Ｊ＝１６．９Ｈｚ、１Ｈ
）、４．１９（ｔ、Ｊ＝８．５Ｈｚ、１Ｈ）、４．０６－３．９４（ｍ、１Ｈ）、３．７
３（ｔ、１Ｈ）、１．３９（ｄ、Ｊ＝６．１Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９
２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３７４】
　実施例３９
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－（１，
３－チアゾール－４－イルメチル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１．０ｇ、３．３７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１５ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．５４ｇ、１３．５ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を３０分かけて昇温させて環境温度とした。４－（クロロメチル）チアゾー
ル塩酸塩（ＴＣＩ、０．９２ｇ、５．４０ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温
度で１８時間撹拌した。メタノール（５ｍＬ）をゆっくり加えることで反応停止し、得ら
れた混合物を炭酸ナトリウム水溶液（１．０Ｍ、２００ｍＬ）とＣＨ２Ｃｌ２（２５０ｍ
Ｌ）との間で分配した。層を分離し、水層をＣＨ２Ｃｌ２（２５０ｍＬ）で抽出した。合
わせた有機層を無水硫酸ナトリウムで脱水し、減圧下に濃縮した。残留物を分取ＨＰＬＣ
［特注充填ＹＭＣ　ＴｒｉＡｒｔ（商標名）Ｃ１８　２０μｍカラム、５０×１５０ｍｍ
、流量８０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ
炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、
標題化合物を得た（０．７０ｇ、１．７８ｍｍｏｌ、収率５３％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５０
０ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ９．１４（ｄ、Ｊ＝１．９Ｈｚ、１Ｈ）、８．４５
（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、１Ｈ）、７．７２－７．６４（ｍ、２Ｈ）、７．６２－７．５２
（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７．２０（ｄ、Ｊ＝７．７Ｈｚ、１Ｈ
）、７．０９（ｄｄ、Ｊ＝８．３、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．６２（ｓ、２Ｈ）、４．１
３－４．０５（ｍ、２Ｈ）、３．６０－３．５３（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ
３９４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３７５】
　実施例４０
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１．０ｇ、３．３７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（２０ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、０．６８ｇ、１６．９ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－５－
メチル－１，３，４－チアジアゾール（ＣｈｅｍＢｒｉｄｇｅ、０．９０ｇ、６．０７ｍ
ｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（５ｍＬ
）をゆっくり加えることで反応停止し、得られた混合物を炭酸ナトリウム水溶液（１．０
Ｍ、２００ｍＬ）とＣＨ２Ｃｌ２（２５０ｍＬ）との間で分配した。層を分離し、水層を
ＣＨ２Ｃｌ２（２５０ｍＬ）で抽出した。合わせた有機層を無水硫酸ナトリウムで脱水し
、減圧下に濃縮し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５
μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセト
ニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１
０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（０．６２ｇ、１．５１ｍｍｏｌ、収
率４５％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ
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＝１．０Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－
７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．４１（ｍ、２Ｈ）、７．２０（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．８６（ｓ、２Ｈ）
、４．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．６Ｈｚ、２Ｈ）、３．６７－３．５６（ｍ、２Ｈ）
、２．７４（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３７６】
　実施例４１
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１４０ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、７６ｍｇ、１．８９ｍｍｏｌ）を加え
た。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－５－メ
チル－１，３－オキサゾール（Ｅｎａｍｉｎｅ、６２ｍｇ、０．４７ｍｍｏｌ）を加えた
。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（２ｍＬ）をゆっくり加え
ることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ，Ｎ－ジメチルホ
ルムアミド（２ｍＬ）およびジメチルスルホキシド（２ｍＬ）の溶媒混合物に溶かし、ガ
ラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇ
ｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、３０×１００ｍｍ、流量３５ｍＬ／分、２０％か
ら１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸
化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（９２ｍｇ、
０．２４ｍｍｏｌ、収率５０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐ
ｐｍ８．４２（ｄ、Ｊ＝０．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ
、１Ｈ）、７．６３－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．４０（ｍ、２Ｈ）、７．２
１（ｄ、Ｊ＝７．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、
６．８５－６．８１（ｍ、１Ｈ）、４．５５（ｓ、２Ｈ）、４．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．８
、６．８Ｈｚ、２Ｈ）、３．６２（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、２．３１（
ｂｒｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３７７】
　実施例４２
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（６
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（１９０ｍｇ、０．６４ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（４ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１０３ｍｇ、２．５６ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－６－
メチルピラジン（Ｓｍａｌｌ　Ｍｏｌｅｃｕｌｅｓ　Ｉｎｃ．、１５５ｍｇ、１．０９ｍ
ｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（３ｍＬ
）をゆっくり加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ
，Ｎ－ジメチルホルムアミド（３ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで
濾過し、分取ＨＰＬＣ［特注充填ＹＭＣ　ＴｒｉＡｒｔ（商標名）Ｃ１８　２０μｍカラ
ム、５０×１５０ｍｍ、流量８０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／
緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）
］によって精製して、標題化合物を得た（１３８ｍｇ、０．３４ｍｍｏｌ、収率５４％）
。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．５０（ｄ、Ｊ＝５．１Ｈ
ｚ、１Ｈ）、８．４４－８．４４（ｍ、２Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．７Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７．
２０（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．３、２．９Ｈｚ、１Ｈ）
、４．６０（ｓ、２Ｈ）、４．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．６６
－３．５６（ｍ、２Ｈ）、２．５３（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０３［Ｍ＋
Ｈ］＋。
【０３７８】
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　実施例４３
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（３
－メチルピラジン－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（２００ｍｇ、０．６８ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（９５重量％、８５ｍｇ、３．３７ｍｍｏｌ）を加えた。混合
物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－３－メチルピラ
ジン塩酸塩（ＣｈｅｍＢｒｉｄｇｅ、１２１ｍｇ、０．６８ｍｍｏｌ）を加えた。得られ
た混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（２ｍＬ）をゆっくり加えることで
反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミ
ド（３ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗ
ａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流
量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸
アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題
化合物を得た（１７６ｍｇ、０．４４ｍｍｏｌ、収率６５％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００Ｍ
Ｈｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４３（ｓ、２Ｈ）、８．４１（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ
、１Ｈ）、７．６４（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．５９－７．５３（ｍ
、１Ｈ）、７．４９（ｄｄｄ、Ｊ＝１０．０、８．３、１．４Ｈｚ、１Ｈ）、７．４５－
７．３６（ｍ、２Ｈ）、７．１９（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．０６（ｄｄ、Ｊ＝
８．４、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、４．６６（ｓ、２Ｈ）、４．１４－４．０４（ｍ、２Ｈ）
、３．６６－３．５４（ｍ、２Ｈ）、２．６０（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４
０３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３７９】
　実施例４４
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［（５
－メチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］イミダゾリジン－２－オ
ン
　実施例１Ｂの生成物（２００ｍｇ、０．６８ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃でＮａＨ（９５重量％、８５ｍｇ、３．３７ｍｍｏｌ）を加えた。混合物
を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（ブロモメチル）－５－メチル－１，
３，４－オキサジアゾール（Ｔｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　６１　（２００５）　９７３６－
５１，　４．１．１．５方法Ｂに記載の方法に従って製造；１１９ｍｇ、０．６８ｍｍｏ
ｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で２時間撹拌した。メタノール（１ｍＬ）をゆ
っくり加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ，Ｎ－
ジメチルホルムアミド（３ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し
、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５
０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液
（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によ
って精製して、標題化合物を得た（１１５ｍｇ、０．２９ｍｍｏｌ、収率６５％）。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４２（ｓ、１Ｈ）、７．６８（
ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－７．５２（ｍ、２Ｈ）、７．４９－
７．４０（ｍ、２Ｈ）、７．２１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝
８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．７２（ｓ、２Ｈ）、４．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．７、６
．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．６５（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、２．５２（ｓ、
３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３９３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８０】
　実施例４５
　１－［（３－エチル－１，２－オキサゾール－５－イル）メチル］－３－［１－（２－
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（２００ｍｇ、０．６８ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（３ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１０８ｍｇ、２．７０ｍｍｏｌ）を加
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えた。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。５－（クロロメチル）－３－
エチルイソオキサゾール（ＣｈｅｍＢｒｉｄｇｅ、１４７ｍｇ、１．０１ｍｍｏｌ）を加
えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（２ｍＬ）をゆっくり
加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ，Ｎ－ジメチ
ルホルムアミド（３ｍＬ）およびジメチルスルホキシド（２ｍＬ）の溶媒混合物に溶かし
、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉ
ｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０
％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、
水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１４２
ｍｇ、０．３５ｍｍｏｌ、収率５２％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６

）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．
７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．４０（ｍ、２Ｈ）、
７．２１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．５、３．０Ｈｚ、１
Ｈ）、６．４６（ｓ、１Ｈ）、４．６０（ｓ、２Ｈ）、４．１９－４．０４（ｍ、２Ｈ）
、３．６４－３．５３（ｍ、２Ｈ）、２．６４（ｑ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、２Ｈ）、１．２１
（ｔ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０６［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８１】
　実施例４６
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イミダゾリジン－２
－オン
　実施例４６Ａ
　（Ｒ）－ｔｅｒｔ－ブチル（１－（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－
イル）エチル）カーバメート
　Ｎ－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－Ｄ－アラニン（１３．７ｇ、７２．４ｍｍｏ
ｌ）、１－ヒドロキシベンゾトリアゾール水和物（約２０重量％水で濡れたもの、１４．
７ｇ、８７ｍｍｏｌ）およびジメチルスルホキシド（６９ｍＬ）の混合物を環境温度で（
水浴）撹拌し、１－（３－ジメチルアミノプロピル）－３－エチルカルボジイミド塩酸塩
（１６．０ｇ、８３ｍｍｏｌ）を加えた（２０℃から２５℃に発熱）。２０分後（ほぼ均
一）、Ｎ－ヒドロキシアセトアミジン（６．４４ｇ、８７ｍｍｏｌ）（２３℃から３０℃
に発熱）を加え、次に５分間撹拌した。得られた透明溶液を加熱して９８から１０２℃と
して１時間経過させた。混合物を放冷して＜２５℃とし、水（７０ｍＬ）とシクロペンチ
ルメチルエーテル（ＣＰＭＥ）（１４０ｍＬ）との間で分配し、層を分離した。水層をＣ
ＰＭＥ（７０ｍＬ＋２８ｍＬ）で抽出した。合わせた有機層をブライン（２８ｍＬ）、飽
和ＮａＨＣＯ３水溶液（７０ｍＬで２回）、そして再度ブライン（２８ｍＬ）で洗浄した
。ＮａＨＣＯ３／ブライン水層をＣＰＭＥ（７０ｍＬ）で再度抽出し、合わせた有機分画
を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、減圧下に濃縮して合計質量３５．４ｇ（前の実験と一致す
るように収率８０％と仮定してＣＰＭＥ約２６ｍＬ）として、標題化合物の溶液を得て、
それを精製せずに次の段階で用いた。この取得物のキラルＨＰＬＣ（Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨ
ＩＲＡＬＣＥＬ（Ｒ）ＯＪ－３カラム、１％酢酸イソプロピル／ヘプタン定組成、１ｍＬ
／分、２１０ｎｍで検出）では、９８％ｅｅが示された。ＭＳ（ＤＣＩ）ｍ／ｚ２４５［
Ｍ＋ＮＨ４］＋。
【０３８２】
　実施例４６Ｂ
　（Ｒ）－１－（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エタンアミニ
ウムクロライド
　実施例４６Ａの生成物（１３．２ｇ、５７．９ｍｍｏｌ）のＣＰＭＥ（２６ｍＬ）中溶
液を環境温度で撹拌し、３Ｍ　ＨＣｌ／ＣＰＭＥ（５７．９ｍＬ、１７４ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を加熱して４０℃とした。１時間後、混合物を加熱して５０℃とし、追加の
３Ｍ　ＨＣｌ／ＣＰＭＥ（１９．３ｍＬ）を加えた。５０℃で３時間後、反応液を放冷し
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て環境温度とし、固体を濾過によって回収し、ＣＰＭＥ（２６ｍＬ）で洗浄した。得られ
た白色固体を真空乾燥機で５０℃で乾燥させて、標題化合物を得た（８．０９ｇ、４９．
４ｍｍｏｌ、Ｎ－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル）－Ｄ－アラニンからの全収率６８％
）。この取得物の１０ｍｇサンプルをキラルＨＰＬＣ（実施例４６Ａと同じ条件）用にｔ
ｅｒｔ－ブトキシカルボニル保護し（ジ－ｔｅｒｔ－ブチルジカーボネート、トリエチル
アミン、テトラヒドロフラン）、９６％ｅｅであることが明らかになった。ＭＳ（ＤＣＩ
）ｍ／ｚ１４５［Ｍ＋ＮＨ４］＋。
【０３８３】
　実施例４６Ｃ
　１－（１－（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル）イミダ
ゾリジン－２－オン
　ジクロロメタン（１２ｍＬ）中の実施例４６Ｂの生成物（１．０ｇ、６．１１ｍｍｏｌ
）およびＮ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（１．６０１ｍＬ、９．１
７ｍｍｏｌ）に、２－クロロエチルイソシアネート（０．７８２ｍＬ、９．１７ｍｍｏｌ
）を加えた。混合物を環境温度で２０時間撹拌し、ジクロロメタン（５０ｍＬ）で希釈し
た。この溶液を１０％Ｎａ２ＣＯ３水溶液で洗浄し（５ｍＬで２回）、無水ＭｇＳＯ４で
脱水し、濾過し、減圧下に濃縮して中間体尿素を得た。
【０３８４】
　テトラヒドロフラン（５０ｍＬ）中の中間体尿素を冷却して０℃とし、水素化ナトリウ
ム（鉱油中６０％分散品、０．４４ｇ、１０．９６ｍｍｏｌ）を加えた。その混合物を０
℃で２０分間撹拌し、冷却浴を外し、混合物を２０時間撹拌した。飽和ＮＨ４Ｃｌ水溶液
（１０ｍＬ）で反応停止し、混合物を減圧下に濃縮した。残留物を、白色固体となるまで
トルエンから濃縮した。残留物をジクロロメタンで磨砕し、濾過し、濾液を減圧下に濃縮
した。濃縮濾液からの残留物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、０％から２０％メ
タノール／酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を得た（１．１ｇ、５．６１ｍｍ
ｏｌ、収率７７％）。この段階で決定したわけではないが、実施例４６Ｄの生成物はラセ
ミ体であることが認められ、ラセミ化はこの段階のＮａＨ存在下で起こった可能性がある
。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ１９７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８５】
　実施例４６Ｄ
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－［１－
（３－メチル－１，２，４－オキサジアゾール－５－イル）エチル］イミダゾリジン－２
－オン
　炭酸セシウム（０．３３６ｇ、１．０３１ｍｍｏｌ）、実施例４６Ｃの生成物（０．１
３５ｇ、０．６８７ｍｍｏｌ）、実施例１Ａの生成物（０．２０ｇ、０．６８７ｍｍｏｌ
）、（９，９－ジメチル－９Ｈ－キサンテン－４，５－ジイル）ビス（ジフェニルホスフ
ィン）（０．０３２ｇ、０．０５５ｍｍｏｌ）およびトリス（ジベンジリデンアセトン）
ジパラジウム（０）－クロロホルム付加物（０．０２８ｇ、０．０２７ｍｍｏｌ）のジメ
トキシエタン（３．０ｍＬ）中混合物を窒素でパージし、９５℃で加熱した。混合物を９
５℃で２０時間撹拌した。反応混合物を放冷して環境温度とし、ジクロロメタン（１０ｍ
Ｌ）で希釈し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムクロマトグラフィー（Ｓｉ
Ｏ２、５０％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（３０ｍｇ、
０．０７４ｍｍｏｌ、収率１１％）。取得物はラセミ体であることが確認され（キラルＨ
ＰＬＣ（Ｄａｉｃｅｌ　ＣＨＩＲＡＬＣＥＬ（Ｒ）ＯＪ－３カラム、１％イソプロピルア
セテート／ヘプタン定組成、１ｍＬ／分、２１０ｎｍで検出）による）、それは環状尿素
形成反応（実施例４６Ｃ）で起こった可能性がある。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタ
ノール－ｄ４）δｐｐｍ８．３７（ｓ、１Ｈ）、７．６２（ｔｄ、Ｊ＝７．７、１．４Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．５９－７．５２（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３８（ｍ、３Ｈ）、７．
１９－７．１１（ｍ、２Ｈ）、５．５０－５．４１（ｍ、１Ｈ）、４．２４－４．０５（
ｍ、２Ｈ）、３．８１（ｔｄ、Ｊ＝８．６、５．９Ｈｚ、１Ｈ）、３．７０－３．５９（
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ｍ、１Ｈ）、２．４０（ｓ、３Ｈ）、１．７５（ｄ、Ｊ＝７．３Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（Ｅ
ＳＩ＋）ｍ／ｚ４０７．１［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８６】
　実施例４７
　１－［（５－エトキシ－１，３，４－チアジアゾール－２－イル）メチル］－３－［１
－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オ
ン
　実施例１Ｂの生成物（２２５ｍｇ、０．７６ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１５２ｍｇ、３．８ｍｍｏｌ）を加え
た。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－５－エ
トキシ－１，３，４－チアジアゾール（Ｅｎａｍｉｎｅ、２０３ｍｇ、１．１４ｍｍｏｌ
）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（５ｍＬ）をゆ
っくり加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物をＮ，Ｎ－
ジメチルホルムアミド（４ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリットで濾過し
、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５
０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル／緩衝液
（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によ
って精製して、標題化合物を得た（１４３ｍｇ、０．３３ｍｍｏｌ、収率４３％）。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ＝０．９Ｈｚ、１
Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５１（ｍ、２
Ｈ）、７．４９－７．３８（ｍ、２Ｈ）、７．２０（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．
１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．７３（ｓ、２Ｈ）、４．５２（ｑ、
Ｊ＝７．０Ｈｚ、２Ｈ）、４．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．７、６．６Ｈｚ、２Ｈ）、３．６８
－３．５６（ｍ、２Ｈ）、１．４０（ｔ、Ｊ＝７．０Ｈｚ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ
／ｚ４３９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８７】
　実施例４８
　１－［（４，５－ジメチル－１，３－オキサゾール－２－イル）メチル］－３－［１－
（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］テトラヒドロピリミジン－
２（１Ｈ）－オン
　テトラヒドロフラン（６ｍＬ）中の実施例２３Ｂの生成物（０．１０ｇ、０．３２２ｍ
ｍｏｌ）に、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、０．０３２ｇ、０．８１ｍｍｏｌ
）を加えた。混合物を５０℃で１５分間撹拌した。ヨウ化テトラブチルアンモニウム（０
．０１２ｇ、０．０３２ｍｍｏｌ）を加え、次に２－（クロロメチル）－４，５－ジメチ
ル－１，３－オキサゾール（Ｅｎａｍｉｎｅ、０．０９４ｇ、０．６４４ｍｍｏｌ）を加
え、混合物を１時間撹拌した。飽和ＮＨ４Ｃｌ水溶液（１０ｍＬ）で反応停止し、混合物
を酢酸エチル（１０ｍＬ）で分液漏斗に移した。層を分離し、有機層をブライン（５ｍＬ
）で洗浄し、無水ＭｇＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムク
ロマトグラフィー（ＳｉＯ２、０％から１００％酢酸エチル／ヘプタン）によって精製し
て、標題化合物を得た（８５ｍｇ、０．２０３ｍｍｏｌ、収率６３％）。１Ｈ　ＮＭＲ（
４００ＭＨｚ、メタノール－ｄ４）δｐｐｍ８．２６（ｓ、１Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ
＝７．７、１．３Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４９－７．３７
（ｍ、３Ｈ）、７．２４（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．１５（ｄ、Ｊ＝
７．４Ｈｚ、１Ｈ）、４．６７（ｓ、２Ｈ）、３．９７－３．８４（ｍ、２Ｈ）、３．６
２（ｔ、Ｊ＝６．０Ｈｚ、２Ｈ）、２．３５－２．２２（ｍ、２Ｈ）、２．２７（ｓ、３
Ｈ）、２．１０（ｓ、３Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２０．１［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８８】
　実施例４９
　１－［（５－シクロプロピル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－
３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン
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－２－オン
　実施例１Ｂの生成物（２４０ｍｇ、０．７６ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１６２ｍｇ、４．０５ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－５－
シクロプロピル－１，３，４－オキサジアゾール（ＣｈｅｍＢｒｉｄｇｅ、１９３ｍｇ、
１．２２ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノー
ル（５ｍＬ）をゆっくり加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。
残留物をＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（４ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバー
フリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５
μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセト
ニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１
０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（２９０ｍｇ、０．６９ｍｍｏｌ、収
率８６％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４１（ｓ、１
Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５１（ｍ、２
Ｈ）、７．４４（ｄｄｄ、Ｊ＝１０．２、５．８、２．６Ｈｚ、２Ｈ）、７．２０（ｄ、
Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．３、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．６９
（ｓ、２Ｈ）、４．１１（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．６３（ｄｄ、Ｊ
＝８．７、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、２．２５（ｔｔ、Ｊ＝８．４、４．９Ｈｚ、１Ｈ）、１
．２０－１．１０（ｍ、２Ｈ）、１．０５－０．９９（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ
／ｚ４１９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３８９】
　実施例５０
　１－［（５－シクロブチル－１，３，４－オキサジアゾール－２－イル）メチル］－３
－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン
　実施例１Ｂの生成物（２４５ｍｇ、０．８３ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（５ｍＬ
）中溶液に０℃で、ＮａＨ（鉱油中６０％分散品、１６５ｍｇ、４．１３ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を３０分間かけて昇温させて環境温度とした。２－（クロロメチル）－５－
シクロブチル－１，３，４－オキサジアゾール（Ｅｎａｍｉｎｅ、２００ｍｇ、１．１６
ｍｍｏｌ）を加えた。得られた混合物を環境温度で１８時間撹拌した。メタノール（５ｍ
Ｌ）をゆっくり加えることで反応停止し、得られた混合物を減圧下に濃縮した。残留物を
Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（４ｍＬ）に溶かし、ガラスマイクロファイバーフリット
で濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　カ
ラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、２０％から１００％勾配のアセトニトリル
／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節
）］によって精製して、標題化合物を得た（２７０ｍｇ、０．６２ｍｍｏｌ、収率７６％
）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４１（ｄ、Ｊ＝０．９
Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、７．６４－７．５２
（ｍ、２Ｈ）、７．４９－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７．２１（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ
）、７．１２（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．７４（ｓ、２Ｈ）、４．１
２（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２Ｈ）、３．７９（ｐｄ、Ｊ＝８．４、０．９Ｈｚ
、１Ｈ）、３．７１－３．６０（ｍ、２Ｈ）、２．４４－２．２８（ｍ、４Ｈ）、２．０
７（ｄｐ、Ｊ＝１１．０、８．７Ｈｚ、１Ｈ）、２．００－１．９０（ｍ、１Ｈ）；ＭＳ
（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ４３３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９０】
　実施例５１
　１－［１－（エチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例５１Ａ
　ｔｅｒｔ－ブチル３－（２－オキソイミダゾリジン－１－イル）アゼチジン－１－カル
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ボキシレート
　５００ｍＬ丸底フラスコ中、ｔｅｒｔ－ブチル３－アミノアゼチジン－１－カルボキシ
レート（ＡｒｋＰｈａｒｍ、３．５５ｇ、２０．６ｍｍｏｌ）およびトリエチルアミン（
２．９ｍＬ、２０．６ｍｍｏｌ）のジオキサン（６０ｍＬ）中溶液に、３分間かけて２－
クロロエチルイソシアネート（Ａｌｆａ、１．９３ｍＬ、２２．７ｍｍｏｌ）を少量ずつ
加えた。この混合物を環境温度で１８時間撹拌した。水素化ナトリウム（鉱油中６０％分
散品、１．２４ｇ、３０．９ｍｍｏｌ）を加えた。反応混合物を環境温度で４８時間撹拌
し、水（５ｍＬ）をゆっくり加えることで反応停止した。混合物を減圧下に濃縮して３０
ｍＬとし、得られた溶液を分取ＨＰＬＣによって直接精製して［特注充填ＹＭＣ　Ｔｒｉ
Ａｒｔ（商標名）Ｃ１８　２０μｍカラム、５０×１５０ｍｍ、流量８０ｍＬ／分、１０
％から１００％勾配のメタノール／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸
化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］、標題化合物を得た（３．５ｇ、１４．５ｍｍｏｌ
、収率７０％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ３００［Ｍ＋ＣＨ３ＣＮ＋ＮＨ４］＋。
【０３９１】
　実施例５１Ｂ
　ｔｅｒｔ－ブチル３－（３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
４－イル）－２－オキソイミダゾリジン－１－イル）アゼチジン－１－カルボキシレート
　窒素雰囲気下に、実施例１Ａの生成物（２．９０ｇ、９．９５ｍｍｏｌ）、実施例５１
Ａの生成物（２ｇ、８．２９ｍｍｏｌ）、ビス（トリ－ｔｅｒｔ－ブチルホスフィン）パ
ラジウム（０）（Ｓｔｒｅｍ、０．２５ｇ、０．５０ｍｍｏｌ）および炭酸セシウム（６
．７５ｇ、２０．７２ｍｍｏｌ）をジオキサン（３０ｍＬ）と合わせ、１００℃で１８時
間撹拌した。反応混合物を冷却して環境温度とし、シリカゲル（１００ｇ）と合わせ、減
圧下に濃縮して、自由流動粉末混合物を得た。その粉末を直接クロマトグラフィーカラム
（ＳｉＯ２、１０％酢酸エチル／ヘプタンから１００％酢酸エチル）に付して、標題化合
物を得た（２．６ｇ、５．７６ｍｍｏｌ、収率７０％）。ＭＳ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ４５２
［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９２】
　実施例５１Ｃ
　１－（アゼチジン－３－イル）－３－（１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オン
　実施例５１Ｂの生成物（２．５ｇ、５．５４ｍｍｏｌ）をジクロロメタン（３０ｍＬ）
に溶かし、冷却して０℃とした。トリフルオロ酢酸（３０ｍＬ）をゆっくり加え、反応混
合物を１時間かけてゆっくり昇温させて環境温度とした。得られた溶液を水溶液炭酸ナト
リウム（１．０Ｍ、２００ｍＬ）とＣＨ２Ｃｌ２（２００ｍＬ）との間で分配した。層を
分離し、水層をＣＨ２Ｃｌ２（２００ｍＬ）で抽出した。合わせた有機層を無水硫酸ナト
リウムで脱水して、標題化合物を得た（１．８ｇ、５．１２ｍｍｏｌ、収率９３％）。Ｍ
Ｓ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ３５２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９３】
　実施例５１Ｄ
　１－［１－（エチルスルホニル）アゼチジン－３－イル］－３－［１－（２－フルオロ
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－２－オン
　実施例５１Ｃの生成物（４００ｍｇ、１．１４ｍｍｏｌ）、エタンスルホニルクロライ
ド（ＴＣＩ、０．１５ｍＬ、１．５９ｍｍｏｌ）およびヒューニッヒ塩基（０．６０ｍＬ
、３．４２ｍｍｏｌ）をピリジン（４ｍＬ）と合わせ、環境温度で１時間撹拌した。反応
混合物を減圧下に濃縮し、残留物を分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標
名）Ｃ１８　５μｍ　カラム、５０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、５％から９５％勾
配のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウ
ムでｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（３５５ｍｇ、０．８０ｍ
ｍｏｌ、収率７０％）。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４
２（ｄ、Ｊ＝１．０Ｈｚ、１Ｈ）、７．６７（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．７Ｈｚ、１Ｈ）、
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７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４７－７．３９（ｍ、２Ｈ）、７．１８（ｄ、Ｊ
＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．１０（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．８１（
ｔｔ、Ｊ＝８．１、６．６Ｈｚ、１Ｈ）、４．２１（ｄｄ、Ｊ＝８．６、６．７Ｈｚ、２
Ｈ）、４．１５－４．００（ｍ、４Ｈ）、３．７８（ｄｄ、Ｊ＝８．８、６．７Ｈｚ、２
Ｈ）、３．２１（ｑ、Ｊ＝７．４Ｈｚ、２Ｈ）、１．２６（ｔ、Ｊ＝７．３Ｈｚ、３Ｈ）
；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４４４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９４】
　実施例５２
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－ヒドロキシピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジ
ン－２－オン
　２－（３Ｈ－［１，２，３］トリアゾロ［４，５－ｂ］ピリジン－３－イル）－１，１
，３，３－テトラメチルイソウロニウムヘキサフルオロホスフェート（Ｖ）（ＨＡＴＵ、
３４９ｍｇ、０．９２ｍｍｏｌ）を実施例７Ｂの生成物（２５０ｍｇ、０．７１ｍｍｏｌ
）および（Ｒ）－（＋）－３－ヒドロキシピペリジン塩酸塩（１４６ｍｇ、１．０６ｍｍ
ｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（４ｍＬ）中混合物に加えた。反応液を環境温度
で１８時間撹拌した。得られた溶液をガラスマイクロファイバーフリットで濾過し、分取
ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５μｍ　ＯＢＤカラム、５
０×１００ｍｍ、流量９０ｍＬ／分、５％から９５％勾配のアセトニトリル／緩衝液（０
．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ１０に調節）］によって
精製して、標題化合物を得た（２７９ｍｇ、０．６４ｍｍｏｌ、収率９０％）。１Ｈ　Ｎ
ＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４０（ｄ、Ｊ＝３．５Ｈｚ、１Ｈ）
、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．９、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－７．５１（ｍ、２Ｈ）
、７．４６－７．３７（ｍ、２Ｈ）、７．１７（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．０８
（ｄｄ、Ｊ＝８．５、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．９２（ｄｄ、Ｊ＝１０．７、４．１Ｈｚ
、１Ｈ）、４．２１－４．１２（ｍ、２Ｈ）、４．１２－４．０１（ｍ、２Ｈ）、３．６
６－３．３８（ｍ、５Ｈ）、３．３４－３．２８および３．０９－３．０２（２個のｍ、
１Ｈ、アミド回転異性体）、３．２０－３．１４および２．６５－２．７２（２個のｍ、
１Ｈ、アミド回転異性体）、１．９３－１．６２（ｍ、２Ｈ）、１．５７－１．２７（ｍ
、２Ｈ）；ＭＳ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ４３８［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９５】
　実施例５３
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｒ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン
　Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン
－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オ
キサイド（ＨＡＴＵ、９０ｍｇ、０．２４ｍｍｏｌ）を実施例７Ｂの生成物（６０ｍｇ、
０．１７ｍｍｏｌ）および（Ｒ）－３－フルオロピペリジン塩酸塩（Ｓｙｎｔｈｏｎｉｘ
、２５ｍｇ、０．１８ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（２ｍＬ）中混合物に
加えた。反応液を環境温度で１時間撹拌した。得られた溶液をガラスマイクロファイバー
フリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［Ｗａｔｅｒｓ　ＸＢｒｉｄｇｅ（商標名）Ｃ１８　５
μｍ　ＯＢＤカラム、３０×１００ｍｍ、流量３５ｍＬ／分、５％から９５％勾配のアセ
トニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウムでｐＨ
１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（５９ｍｇ、０．１３ｍｍｏｌ、収
率７９％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４０（ｄ、Ｊ
＝０．９Ｈｚ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６２－
７．５１（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．３６（ｍ、２Ｈ）、７．１７（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ、１Ｈ）、７．０８（ｄｄ、Ｊ＝８．４、３．０Ｈｚ、１Ｈ）、４．９２－４．６４（
ｍ、１Ｈ）、４．２９－３．７５（ｍ、６Ｈ）、３．５７－３．６３（ｍ、２Ｈ）、３．
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５７－３．３５（ｍ、１Ｈ）、３．３５－３．２６および３．０８－３．００（２個のｍ
、１Ｈ；アミド回転異性体）、１．９５－１．４１（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／
ｚ４４０［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９６】
　実施例５４
　１－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－３－｛２－
［（３Ｓ）－３－フルオロピペリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝イミダゾリジン
－２－オン
　Ｎ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリアゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン
－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘキサフルオロホスフェートＮ－オ
キサイド（ＨＡＴＵ、１．４２ｇ、３．７３ｍｍｏｌ）を実施例７Ｂの生成物（１．１０
ｇ、３．１０ｍｍｏｌ）および（Ｓ）－３－フルオロピペリジン塩酸塩（Ｓｙｎｔｈｏｎ
ｉｘ、４４２ｍｇ、３．１７ｍｍｏｌ）のＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（５ｍＬ）中混
合物に加えた。反応液を環境温度で１８時間撹拌した。得られた溶液をガラスマイクロフ
ァイバーフリットで濾過し、分取ＨＰＬＣ［特注充填ＹＭＣ　ＴｒｉＡｒｔ（商標名）Ｃ
１８　２０μｍカラム、５０×１５０ｍｍ、流量８０ｍＬ／分、１０％から１００％勾配
のアセトニトリル／緩衝液（０．０２５Ｍ炭酸アンモニウム水溶液、水酸化アンモニウム
でｐＨ１０に調節）］によって精製して、標題化合物を得た（１．０５ｇ、２．３９ｍｍ
ｏｌ、収率７７％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐｐｍ８．４０
（ｓ、１Ｈ）、７．６８（ｔｄ、Ｊ＝７．８、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．６３－７．５１
（ｍ、２Ｈ）、７．４８－７．３７（ｍ、２Ｈ）、７．１７（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ
）、７．０８（ｄｄ、Ｊ＝８．４、２．９Ｈｚ、１Ｈ）、４．９６－４．６４（ｍ、１Ｈ
）、４．２８－３．７６（ｍ、６Ｈ）、３．６６－３．５４（ｍ、３Ｈ）、３．３５－３
．２６および３．０８－３．００（２個のｍ、１Ｈ；アミド回転異性体）、１．９６－１
．４１（ｍ、４Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４４０［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９７】
　実施例５５
　２－｛３－［１－（２－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］－２－
オキソイミダゾリジン－１－イル｝－Ｎ－［（３Ｒ）－テトラヒドロフラン－３－イル］
アセトアミド
　ジメチルホルムアミド（５０ｍＬ）中の実施例７Ｂの生成物（５．０ｇ、１４．１１ｍ
ｍｏｌ）に、（Ｒ）－３－アミノテトラヒドロフラン（Ｓｙｎｎｏｖａｔｏｒ、１．３５
ｇ、１５．５ｍｍｏｌ）、Ｎ－エチル－Ｎ－イソプロピルプロパン－２－アミン（４．９
３ｍＬ、２８．２ｍｍｏｌ）およびＮ－［（ジメチルアミノ）－１Ｈ－１，２，３－トリ
アゾロ－［４，５－ｂ］ピリジン－１－イルメチレン］－Ｎ－メチルメタンアミニウムヘ
キサフルオロホスフェートＮ－オキサイド（ＨＡＴＵ、８．０５ｇ、２１．２ｍｍｏｌ）
を加えた。反応混合物を１時間撹拌し、酢酸エチル（５０ｍＬ）と１０％ＮａＨＣＯ３水
溶液（３０ｍＬ）との間で分配した。層を分離し、有機層をブライン（１５ｍＬ）で洗浄
し、無水ＭｇＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムクロマトグ
ラフィー（ＳｉＯ２、５％メタノール／酢酸エチル）によって精製して、標題化合物を得
た（４．５ｇ、１０．６ｍｍｏｌ、収率７５％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ、メタノ
ール－ｄ４）δｐｐｍ８．４３（ｄ、Ｊ＝０．８Ｈｚ、１Ｈ）、７．６１（ｔｄ、Ｊ＝７
．７、１．６Ｈｚ、１Ｈ）、７．５８－７．５１（ｍ、１Ｈ）、７．４７－７．３７（ｍ
、３Ｈ）、７．１６－７．０８（ｍ、２Ｈ）、４．４９－４．３９（ｍ、１Ｈ）、４．１
４－４．０８（ｍ、２Ｈ）、４．０１（ｄ、Ｊ＝１．４Ｈｚ、２Ｈ）、３．９８－３．８
５（ｍ、２Ｈ）、３．８０（ｔｄ、Ｊ＝８．３、５．６Ｈｚ、１Ｈ）、３．７３－３．６
３（ｍ、３Ｈ）、２．３４－２．１６（ｍ、１Ｈ）、１．９６－１．８３（ｍ、１Ｈ）；
ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２４［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９８】
　実施例５６
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　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－［１－（３－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン
　実施例５６Ａ
　４－ブロモ－１－（ｍ－トリル）－１Ｈ－インダゾール
　２－ブロモ－６－フルオロベンズアルデヒド（１９．９ｇ、９８ｍｍｏｌ）およびｍ－
トリルヒドラジン塩酸塩（１５．６ｇ、９８ｍｍｏｌ）のＮ－メチル－２－ピロリジノン
（２００ｍＬ）中溶液に環境温度で、炭酸セシウム（６７．２ｇ、２０６ｍｍｏｌ）を加
えた。混合物を昇温させて７０℃とし、１時間撹拌した。次に、混合物を昇温させて１２
０℃とし、２時間撹拌した。混合物を放冷して９０℃とし、Ｈ２Ｏ（４００ｍＬ）を加え
た。混合物を放冷して環境温度とし、１６時間撹拌した。固体を濾過によって回収し、Ｃ
Ｈ２Ｃｌ２（５００ｍＬ）に溶かした。その溶液を１Ｎ　ＨＣｌ（１００ｍＬ）およびブ
ライン（１００ｍＬ）で洗浄した。有機相を、撹拌しながら３０分間にわたり無水ＭｇＳ
Ｏ４および活性炭（８ｇ）で処理した。混合物を珪藻土で濾過し、濾液を減圧下に濃縮し
た。粗取得物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、０％から２０％テトラヒドロフラ
ン：ヘプタンで溶離）によって精製して、標題化合物を得た（１５．５ｇ、５４．１ｍｍ
ｏｌ、収率５５％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２８７、２８９［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０３９９】
　実施例５６Ｂ
　１－（１－（ｍ－トリル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミダゾリジン－２－オ
ン
　実施例５６Ａの生成物（１５．５ｇ、５４．０ｍｍｏｌ）およびイミダゾリジン－２－
オン（ＡｒｋＰｈａｒｍ，　Ｉｎｃ．、２３．２ｇ、２７０ｍｍｏｌ）のジメトキシエタ
ン（３００ｍＬ）中溶液に環境温度で、窒素雰囲気下に炭酸セシウム（２６．４ｇ、８１
ｍｍｏｌ）、（９，９－ジメチル－９Ｈ－キサンテン－４，５－ジイル）ビス（ジフェニ
ルホスフィン）（２．５０ｇ、４．３２ｍｍｏｌ）およびトリス（ジベンジリデンアセト
ン）ジパラジウム（０）（１．９８ｇ、２．１６ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を加熱して
８０℃とし、１６時間撹拌した。混合物を放冷して環境温度とし、水（５００ｍＬ）およ
び酢酸エチル（２５０ｍＬ）を加えた。この混合物を１５分間撹拌し、酢酸エチル（５０
０ｍＬ）およびブライン（５００ｍＬ）で分液漏斗に移し、層を分離した。有機層を活性
炭（１０ｇ）を加えた無水ＭｇＳＯ４で脱水し、混合物を２０分間撹拌し、３インチ珪藻
土層で濾過した。濾液を濃縮し、残留物をエーテル：酢酸エチル（３０：１；１０体積；
１５０ｍＬ）に取り、沸騰させ、超音波処理し、撹拌して粉砕した。得られた固体を濾過
によって回収して、標題化合物を得た（８．９ｇ、２７．４ｍｍｏｌ、収率５１％）。Ｍ
Ｓ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ２９３［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０４００】
　実施例５６Ｃ
　ｔｅｒｔ－ブチル２－（２－オキソ－３－（１－（ｍ－トリル）－１Ｈ－インダゾール
－４－イル）イミダゾリジン－１－イル）アセテート
　実施例５６Ｂの生成物（８．９０ｇ、３０．４ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１０
０ｍＬ）中スラリーに環境温度で、水素化ナトリウム（鉱油中６０％分散品、１．８３ｇ
、４５．７ｍｍｏｌ）を加えた。混合物を５分間撹拌した後、溶液をｔｅｒｔ－ブチル２
－ブロモアセテート（５．８０ｍＬ、３９．６ｍｍｏｌ）で処理し、それから撹拌をさら
に３０分間行った。混合物を水（３００ｍＬ）で反応停止し、酢酸エチルで抽出した（２
００ｍＬで３回）。合わせた有機分画を無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃
縮した。粗取得物をカラムクロマトグラフィー（ＳｉＯ２、０％から６０％酢酸エチル：
ヘプタン）によって精製して、標題化合物を得た（１０．６ｇ、２３．４ｍｍｏｌ、収率
７７％）。ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４０７［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０４０１】
　実施例５６Ｄ
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　２－（２－オキソ－３－（１－（ｍ－トリル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル）イミ
ダゾリジン－１－イル）酢酸
　実施例５６Ｃの生成物（１０．６ｇ、２６．０ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（５０ｍＬ）
中溶液に環境温度で、トリフルオロ酢酸（５０ｍＬ）を加えた。その混合物を１時間撹拌
し、次に減圧下で濃縮した。残留物をトルエンから濃縮して（２回）、残留トリフルオロ
酢酸が存在する標題化合物を得た（１２．１ｇ、＞２６ｍｍｏｌ、収率＞１００％）。Ｍ
Ｓ（ＡＰＣＩ）ｍ／ｚ３５１［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０４０２】
　実施例５６Ｅ
　１－｛２－［（３Ｓ）－３－フルオロピロリジン－１－イル］－２－オキソエチル｝－
３－［１－（３－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－４－イル］イミダゾリジン－
２－オン
　実施例５６Ｄの生成物（１２．１ｇ、２６．０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１５
０ｍＬ）中スラリーに環境温度で、トリエチルアミン（２９．０ｍＬ、２０８ｍｍｏｌ）
を加えた。原料は溶解しなかったことから、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド（７０ｍＬ）
を加えた。この混合物に、２，４，６－トリプロピル－１，３，５，２，４，６－トリオ
キサトリホスフィナン２，４，６－トリオキシド（Ｔ３Ｐ（Ｒ）、酢酸エチル中５０重量
％、４５．６ｍＬ、７８ｍｍｏｌ）を滴下した。混合物を１５分間撹拌し、水（１０００
ｍＬ）および酢酸エチル（１０００ｍＬ）を加えた。混合物を５分間撹拌し、分液漏斗に
移した。層を分離し、有機層を水（５００ｍＬ）およびブライン（５００ｍＬ）で洗浄し
、無水Ｎａ２ＳＯ４で脱水し、濾過し、減圧下に濃縮した。粗取得物をカラムクロマトグ
ラフィー（ＳｉＯ２、０％から３０％テトラヒドロフラン：ＣＨ２Ｃｌ２から溶離）によ
って精製して、標題化合物を得た。１Ｈ　ＮＭＲ（５００ＭＨｚ、ＤＭＳＯ－ｄ６）δｐ
ｐｍ８．３６（ｓ、１Ｈ）、７．５９－７．５１（ｍ、３Ｈ）、７．４５（ｄｔ、Ｊ＝１
７．４、７．９Ｈｚ、２Ｈ）、７．２３（ｄｄ、Ｊ＝７．６、１．５Ｈｚ、１Ｈ）、７．
１７（ｄ、Ｊ＝７．６Ｈｚ、１Ｈ）、５．５１－５．２７（ｍ、１Ｈ）、４．２４－４．
００（ｍ、４Ｈ）、３．８８－３．４４（ｍ、６Ｈ）、２．４３（ｓ、３Ｈ）、２．３２
－２．０１（ｍ、２Ｈ）；ＭＳ（ＥＳＩ＋）ｍ／ｚ４２２［Ｍ＋Ｈ］＋。
【０４０３】
　上記の方法を用いて、下記の表中に化合物を製造した。
【０４０４】
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【０４０５】
　生理活性の測定
　略称：ＣＣ２－ＤＭＰＥ：Ｎ－（６－クロロ－７－ヒドロキシクマリン－３－カルボニ
ル）－ジミリストイルホスファチジルエタノールアミン；ＤｉＳＢＡＣ２（３）：ビス（
１，３－ジエチルチオバルビツレート）トリメチンオキソノール；ＤＭＥＭ：ダルベッコ
変法イーグル培地；ＥＧＴＡ：エチレングリコール四酢酸；ＦＢＳ：ウシ胎仔血清；ＦＬ
ＩＰＲ（Ｒ）：蛍光イメージングプレートプレートリーダー；ＦＲＥＴ：蛍光共鳴エネル
ギー移動；ＨＩ　ＦＢＳは熱失活ウシ胎児血清；ＨＢＳＳはハンク平衡塩類溶液；ＨＥＰ
ＥＳ：Ｎ－２－ヒドロキシエチルピペラジン－Ｎ′－２－エタンスルホン酸；Ｋ－アスパ
ルテート：アスパラギン酸カリウム；ＭＥＭ：最小必須培地；ＭｇＡＴＰ：アデノシン三
リン酸マグネシウム；ＶＡＢＳＣ－１：電圧アッセイバックグラウンド抑制化合物。
【０４０６】
　ＦＲＥＴベースの膜電位アッセイ
　組換えヒトナトリウムチャネル、Ｎａｖ１．７。実験の２日前に、組換えヒトＮａｖ１
．７を安定して発現する凍結ＨＥＫ２９３細胞を迅速に解凍し、黒壁透明底の３８４ウェ
ルポリ－Ｄ－リシン被覆アッセイプレート（Ｇｒｅｉｎｅｒ　Ｂｉｏ－Ｏｎｅ、Ｆｒｉｃ
ｋｅｎｈａｕｓｅｎ、Ｇｅｒｍａｎｙ）における１０％のＨＩ　ＦＢＳ（Ｉｎｖｉｔｒｏ
ｇｅｎ＃１００８２）、２ｍＭのグルタミン、１００単位／ｍＬのペニシリン、０．１ｍ
ｇ／ｍＬのストレプトマイシン（ＰＳＧ、Ｓｉｇｍａ＃Ｇ１１４６）および５００μｇ／
ｍＬのジェネテシン（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃１０１３１）］を有する増殖培地［ＤＭＥ
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Ｍ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃１１９６５）中、２５，０００細胞／ウェルで平板培養し、
加湿５％ＣＯ２インキュベーターにおいて３７℃でインキュベートした。アッセイ当日、
培地を吸引によって除去し、細胞をアッセイ緩衝液［２０ｍＭのＨＥＰＥＳ（Ｉｎｖｉｔ
ｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）を含有するＨＢＳＳ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ
、Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）］で洗浄した。洗浄後、蛍光電圧－センサープローブＣＣ
２－ＤＭＰＥ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）を２０μＭで、お
よび０．０１％のプルロニックＦ－１２７（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ
，　ＣＡ）を含有するアッセイ緩衝液３０μＬを細胞に添加した。細胞を４０分間室温に
て暗所でインキュベートした。インキュベーションに続いて、細胞を洗浄し、２．５μＭ
のＤｉＳＢＡＣ２（３）基質（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）お
よび０．５ｍＭのＶＡＢＳＣ－１（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ
）を含有するアッセイ緩衝液３０μＬを細胞に添加した。細胞を９０分間室温にて暗所で
インキュベートした。電圧－センサープローブ光学器を搭載したＦＬＩＰＲ（Ｒ）ＴＥＴ

ＲＡ（Ｍｏｌｅｃｕｌａｒ　Ｄｅｖｉｃｅｓ，　Ｓｕｎｎｙｖａｌｅ　ＣＡ）を使用して
、蛍光読取りを行った。各実験の開始時に、ベラトリジン（Ｓｉｇｍａ－Ａｌｄｒｉｃｈ
，　Ｓｔ．Ｌｏｕｉｓ，　ＭＯ）および１ｍｇ／ｍＬのサソリ毒液（ＳＶｑｑ、レイウラ
ス・キンケストリアタス（Ｌｅｉｕｒｕｓ　ｑｕｉｎｑｕｅｓｔｒｉａｔｕｓ）；Ｓｉｇ
ｍａ－Ａｌｄｒｉｃｈ，　Ｓｔ．Ｌｏｕｉｓ，　ＭＯから）を含有するアッセイ緩衝剤の
希釈曲線を調べることによって、薬剤（ベラトリジン）を脱分極させる最適（ＥＣ８０）
濃度を求めた。化合物をジメチルスルホキシドに溶解させ、８ポイント１：３希釈濃度応
答曲線をジメチルスルホキシド中にて２連で作り、次にその希釈液の０．８ｕＬ／ウェル
のドータープレートを得た。ドータープレートにおける試験化合物を、アッセイする直前
にアッセイ緩衝液中の（約３倍）溶液で希釈した。ＦＬＩＰＲ（Ｒ）ＴＥＴＲＡを使用し
て、該（３倍）化合物溶液２０μＬを細胞に最初に添加し、次いで、脱分極用溶液（３倍
のＥＣ８０ベラトリジン＋ＳＶｑｑ）２０μＬを３分後に添加することで、チャネルを活
性化した。蛍光における変化を、実験実施過程にわたって４４０から４８０ｎｍおよび５
６５から６２５ｎｍの波長で測定した。膜脱分極を、平均基底線Ｆ４４０－４８０ｎｍ／
Ｆ５６５－６２５ｎｍ読取りを超える最大Ｆ４４０－４８０ｎｍ／Ｆ５６５－６２５ｎｍ

読取りの比として表した。化合物濃度に対してプロットされた阻害パーセントを用いる４
パラメータロジスティックヒル方程式（Ａｃｃｅｌｒｙｓ　Ａｓｓａｙ　Ｅｘｐｌｏｒｅ
ｒ３．３　Ｃｌｉｅｎｔ、Ａｃｃｅｌｒｙｓ，　Ｓａｎ　Ｄｉｅｇｏ，　ＣＡ）を使用し
て、比データの曲線適合からＩＣ５０値を算出した。
【０４０７】
　表１に報告されているデータ。
【０４０８】
　組換えヒトナトリウムチャネル、Ｎａｖ１．８。実験の２日前に、組換えヒトＮａｖ１
．８（Ｅｓｓｅｎ、Ａｎｎ　Ａｒｂｏｒ、ＭＩ）を安定して発現する凍結ＨＥＫ２９３細
胞を迅速に解凍し、黒壁透明底の３８４ウェルポリ－Ｄ－リシン被覆アッセイプレート（
Ｇｒｅｉｎｅｒ　Ｂｉｏ－Ｏｎｅ，　Ｆｒｉｃｋｅｎｈａｕｓｅｎ，　Ｇｅｒｍａｎｙ）
において、増殖培地［１０％のＦＢＳ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃１００８２）、１ｍＭの
ピルビン酸ナトリウム（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　＃Ｃ１１３６０）、１０単位／ｍＬの
ペニシリン／１０Ｕ／ｍＬのストレプトマイシン／２９．２μｇ／ｍＬのグルタミン（（
ＰＳＧ　１％、Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃１０３７８）、４００μｇ／ｍＬのゼオシン（Ｉ
ｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃Ｒ２５０）を有するＭＥＭ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ＃１１０９５）
］中、２２，５００細胞／ウェルで平板培養し、加湿５％ＣＯ２インキュベーターにおい
て３７℃でインキュベートした。アッセイ当日、培地を吸引によって除去し、細胞をアッ
セイ緩衝液［２０ｍＭのＨＥＰＥＳ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　Ｃ
Ａ）を含有するＨＢＳＳ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ、Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）］で洗浄
した。洗浄後、蛍光電圧－センサープローブＣＣ２－ＤＭＰＥ（Ｉｎｖｉｔｒｏｇｅｎ，
　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）を２０μＭで、および０．０１％プルロニックＦ－１２７
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緩衝液を細胞に添加した。細胞を４０分間室温にて暗所でインキュベートした。インキュ
ベーションに続いて、細胞を洗浄し、２．５μＭのＤｉＳＢＡＣ２（３）基質（Ｉｎｖｉ
ｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）および０．５ｍＭのＶＡＢＳＣ－１（Ｉｎ
ｖｉｔｒｏｇｅｎ，　Ｃａｒｌｓｂａｄ，　ＣＡ）を含有するアッセイ緩衝液３０μＬを
細胞に添加した。細胞を６０分間室温にて暗所でインキュベートした。電圧－センサープ
ローブ光学器を搭載したＦＬＩＰＲ（Ｒ）ＴＥＴＲＡ（Ｍｏｌｅｃｕｌａｒ　Ｄｅｖｉｃ
ｅｓ，　Ｓｕｎｎｙｖａｌｅ　ＣＡ）を使用して、蛍光読取りを行った。脱分極剤ベラト
リジン（Ｓｉｇｍａ－Ａｌｄｒｉｃｈ，　Ｓｔ．Ｌｏｕｉｓ，　ＭＯ）を、１ｍｇ／ｍＬ
のサソリ毒液（ＳＶｑｑ、レイウラス・キンケストリアタス；Ｓｉｇｍａ－Ａｌｄｒｉｃ
ｈ，　Ｓｔ．Ｌｏｕｉｓ，　ＭＯから）を含有するアッセイ緩衝液中３倍濃度で調製した
。テトラカインの３つの濃度（全て０．０３％ジメチルスルホキシド中０．１μＭ、０．
０６μＭ、０．０１μＭ）およびアッセイ緩衝液中０．０３％ジメチルスルホキシド対照
を用いて調べた２連の６ポイントベラトリジン濃度曲線を使用して、アッセイ作動薬／開
口薬濃度を毎日求めた。アッセイのために選択されたベラトリジンの濃度「ＥＣ８０」は
、アッセイが、ジメチルスルホキシド対照で最大信号、０．０１μＭのテトラカインで最
小阻害、０．０６μＭのテトラカインで約５０％阻害、および０．１μＭテトラカインで
＞５０％阻害を達成した濃度であった。化合物をジメチルスルホキシドに溶解させ、８ポ
イント１：３希釈濃度応答曲線を、ジメチルスルホキシド中にて２連で作り、その後、そ
の希釈液の０．８ｕＬ／ウェルのドータープレートを得た。ドータープレートにおける試
験化合物を、アッセイする直前にアッセイ緩衝液中の（約３倍）溶液に希釈した。ＦＬＩ
ＰＲ（Ｒ）ＴＥＴＲＡを使用して、該（３倍）化合物溶液２０μＬを細胞に最初に添加し
、次いで、脱分極用溶液（３倍のＥＣ８０ベラトリジン＋ＳＶｑｑ）２０μＬを３分後に
添加することで、チャネルを活性化した。蛍光における変化を、実験実施の過程にわたっ
て４４０から４８０ｎｍおよび５６５から６２５ｎｍの波長で測定した。膜脱分極を、平
均基底線Ｆ４４０－４８０ｎｍ／Ｆ５６５－６２５ｎｍ読取りを超える最大Ｆ４４０－４

８０ｎｍ／Ｆ５６５－６２５ｎｍ読取りの比として表した。化合物濃度に対してプロット
された阻害パーセントを用いる４パラメータロジスティックヒル方程式（Ａｃｃｅｌｒｙ
ｓ　Ａｓｓａｙ　Ｅｘｐｌｏｒｅｒ３．３　Ｃｌｉｅｎｔ，　Ａｃｃｅｌｒｙｓ，　Ｓａ
ｎ　Ｄｉｅｇｏ、ＣＡ）を使用して、ＩＣ５０値を比データの曲線適合から算出した。
【０４０９】
　表１に報告されているデータ。
【０４１０】
　表１．ヒトナトリウムチャネルＮａｖ１．７およびＮａｖ１．８についてのＦＲＥＴに
基づく膜電位アッセイ
【０４１１】
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【０４１２】
　モノヨード酢酸ナトリウム（ＭＩＡ）によって誘発される骨関節炎（ＯＡ）疼痛
　疼痛挙動を成体骨関節炎ラットにおける後肢把持力（ＧＦ）の測定によって判定した。
Ｃｈａｒｌｅｓ　Ｒｉｖｅｒ　Ｌａｂｏｒａｔｏｒｉｅｓ（Ｗｉｌｍｉｎｇｔｏｎ，　Ｍ
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Ａ）から得た体重１５０から１７５ｇの雄Ｓｐｒａｇｕｅ　Ｄａｗｌｅｙラットの一方の
膝関節に、モノヨード酢酸ナトリウム（ＭＩＡ、３ｍｇ／ラット）の単回関節内注射によ
る注射を行った。ＭＩＡ注射後２０日目に、全てのラットを調べた。活動誘発疼痛の挙動
測定を実施した。市販の把持力測定システム（Ｃｏｌｕｍｂｕｓ　Ｉｎｓｔｒｕｍｅｎｔ
ｓ，　Ｃｏｌｕｍｂｕｓ，　ＯＨ）における後肢歪みゲージ装置上で行使された最大圧縮
力（ＣＦｍａｘ）を重量グラム単位で記録することによって、ピーク後肢把持力の測定を
行った。
【０４１３】
　試験中、各ラットをこれの胸郭周囲を掴むことによって穏やかに拘束し、次いで、歪み
ゲージに取り付けられている金網フレームを掴ませた。次いで実験者は、その動物を頭側
から尾側の方向に、把持が解かれるまで動かした。各ラットを順次に、およそ２から３分
間隔で２回試験することで、生平均把持力（ＣＦｍａｘ）を得た。次に、この生平均把持
力データを、各動物について、重量グラム／ｋｇ体重として、最大後肢累積圧縮力（ＣＦ
ｍａｘ）に変換した。
【０４１４】
　化合物効果を評価するため、後肢把持力を、ＭＩＡの関節内注射後２０日目に行った。
年齢を合わせた未感作（ＭＩＡを注射されていない）動物群を、薬剤投与群との比較群と
して加えた。ＭＩＡ処置動物の各群についての媒体対照応答を０％応答（０％効果）とし
て定義し、他方で、未感作対照群を正常応答および１００％効果と定義した。各用量群の
％効果を、未感作群と比較した、正常への応答の％回復として表した。試験用化合物につ
いて最大可能効果パーセント（％ＭＰＥ）を、式：（処置ＣＦｍａｘ－媒体ＣＦｍａｘ）
／媒体ＣＦｍａｘ］×１００）に従って算出した。より高い％効果数字は、モデルにおけ
る疼痛からの軽減の増加を示し、１００％は、正常の（非骨関節炎）動物において見られ
る応答のレベルへの回復を示す。このモデルにおける薬剤効果を評価する全ての実験を、
無作為盲検様式で行った。
【０４１５】
　午前６：００に点灯する制御された１２時間明暗サイクル下での温度調節環境における
ＡｂｂＶｉｅ　Ｉｎｃ．の実験動物管理公認協会（ＡＡＡＬＡＣ）承認施設に動物を収容
した。食物および水は、試験中を除いて常時自由に摂取させた。全ての試験を、ＡｂｂＶ
ｉｅ　Ｉｎｃ．の動物実験委員会によって承認されたプロトコールに概説されている手順
に従って行った。
【０４１６】
　表２に報告されているデータ
　神経因性疼痛のラット脊髄神経結紮（ＳＮＬ）モデル
　本出願の化合物を試験するために、Ｋｉｍ　ａｎｄ　Ｃｈｕｎｇ（Ｋｉｍ，　Ｓ．　Ｈ
．　ａｎｄ　Ｊ．　Ｍ．　Ｃｈｕｎｇ，　１９９２，　Ｐａｉｎ　５０，　３５５）によ
って最初に記載の脊髄神経結紮誘発（ＳＮＬモデル）神経因性疼痛のモデルを使用した。
外科手術時に体重１５０から１７５ｇ雄Ｓｐｒａｇｕｅ　Ｄａｗｌｅｙラット（Ｃｈａｒ
ｌｅｓ　Ｒｉｖｅｒ　Ｌａｂｏｒａｔｏｒｉｅｓ，　Ｗｉｌｍｉｎｇｔｏｎ，　ＭＡ）を
イソフルラン麻酔下に置き、１．５ｃｍの切込みを腰仙骨神経叢の背側に入れた。傍脊柱
筋群（左側）を棘突起から分離し、左Ｌ５およびＬ６脊髄神経を単離し、背根神経節の遠
位に５－０絹縫合糸で固く結紮した。Ｌ４脊髄神経を結紮するのを回避するように注意を
払った。脊髄神経結紮後、回復のために最低７日および３週以内の期間を設けてから、行
動試験（機械的感受性）を行った。閾値スコア≦４．５ｇを有するラットだけをアロディ
ニアと考え、薬理実験に用いた。
【０４１７】
　較正フォンフライフィラメント（Ｓｔｏｅｌｔｉｎｇ，　Ｗｏｏｄ　Ｄａｌｅ，　ＩＬ
）を使用して、機械的感受性を測定した。Ｄｉｘｏｎの上げ下げ方法（Ｄｉｘｏｎ，　Ｗ
．　Ｊ．，　１９８０，　Ａｎｎ．　Ｒｅｖ．　Ｐｈａｒｍａｃｏｌ．　Ｔｏｘｉｃｏｌ
．，　２０，　４４１）を使用することによって、足引き込み閾値（ＰＷＴ）を決定した
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。後足の腹側にアクセスできるようにするために、１ｃｍ２の格子を有する懸垂金網の上
の反転させた個々のプラスチック容器（２０×１２．５×２０ｃｍ）にラットを入れ、試
験チャンバーで２０分間馴致させた。フォンフライフィラメントを、選択後足の足底表面
に対して垂直にし、次いで、この位置にておよそ８秒間、フィラメントにおいて軽度の屈
曲を引き起こすだけの力で保持した。陽性応答としては、刺激からの後足の急激な引き込
み、または刺激除去直後のたじろぎ行動が挙げられる。上げ下げ法（Ｄｉｘｏｎ、１９８
０）を使用して、５０％引き込み閾値を決定した。試験用化合物のパーセント最大可能効
果（％ＭＰＥ）を、式：（Ｌｏｇ［化合物処置閾値］－Ｌｏｇ［媒体処置閾値］）／（Ｌ
ｏｇ［最大閾値］－Ｌｏｇ［媒体処置閾値］）×１００％に従って算出し、ここで、最大
閾値は１５ｇに等しかった。
【０４１８】
　午前６：００に点灯する制御された１２時間明暗サイクル下での温度調節環境における
ＡｂｂＶｉｅ　Ｉｎｃ．の実験動物管理公認協会（ＡＡＡＬＡＣ）承認施設に動物を収容
した。食物および水は、試験中を除いて常時自由に摂取させた。全ての試験を、ＡｂｂＶ
ｉｅ　Ｉｎｃ．の動物実験委員会によって承認されたプロトコールに概説されている手順
に従って行った。
【０４１９】
　表２に報告されているデータ。
【０４２０】
　表２．ＭＩＡ－ＯＡおよびＳＮＬ疼痛アッセイのイン・ビボデータ
【０４２１】
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【０４２２】
　前述の詳細な説明および添付の実施例は、単に例示であること、ならびに添付の請求項
およびそれらの均等物によってのみ定義される本発明の範囲に対する限定として受け取ら
れるべきでないことは明らかである。開示の実施形態に対する各種の変更および改変は、
当業者に明らかであろう。本発明の趣旨および範囲から逸脱しない限りにおいて、化学構
造、置換基、誘導体、中間体、合成、製剤もしくは方法に関するものなど（これらに限定
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されるものではない）のそのような変更および改変、または本発明の使用のそのような変
更および改変のいずれの組合せも行うことが可能である。
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