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　 　 【 請 求 項 １ 】 　 式 Ｉ
　 　 【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中
Ｒ １ は ヒ ド ロ キ シ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ７ Ｃ シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ７ Ｃ シ ク ロ
ア ル キ ル メ ト キ シ ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り
、
Ｒ ２ は ヒ ド ロ キ シ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ７ Ｃ シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ７ Ｃ シ ク ロ
ア ル キ ル メ ト キ シ ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ で あ る
か 、
ま た は
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 一 緒 に １ ～ ２ Ｃ ア ル キ レ ン ジ オ キ シ 基 で あ り 、
Ｒ ３ は 水 素 ま た は １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ １ は 水 素 ま た は １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル で あ る か 、
ま た は
Ｒ ３ お よ び Ｒ ３ １ は 一 緒 に １ ～ ４ Ｃ ア ル キ レ ン 基 で あ り 、
Ｒ ４ は 水 素 ま た は １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ は 水 素 で あ り 、
Ｒ ５ １ は 水 素 で あ る か 、
ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ は 一 緒 に 付 加 的 結 合 を 表 し 、
Ａ ｒ は 式 Ｉ ａ ま た は Ｉ ｂ
　 　 【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
（ こ こ で Ｇ は 、 随 意 に Ｏ ま た は Ｎ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 同 じ か ま た は 異 な る ３ 個 ま で
の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 し う る ５ 員 環 ま た は ６ 員 環 で あ り 、
Ａ は 単 結 合 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － 、 － Ｏ － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ
（ Ｏ ） － 、 － Ｏ － 、 － Ｎ （ Ｈ ） － 、 － Ｎ ＝ 、 － Ｃ Ｈ ＝ 、 － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ － 、 － Ｎ ＝ Ｃ Ｈ － ま
た は － Ｃ Ｈ ＝ Ｎ － で あ り 、
Ｂ は 単 結 合 、 － Ｃ Ｈ ２ － 、 － Ｃ （ Ｏ ） － 、 － Ｏ － 、 － Ｎ （ Ｈ ） － 、 － Ｎ ＝ 、 － Ｃ Ｈ ＝ ま た
は － Ｓ （ Ｏ ） ２ で あ る ） の 非 置 換 ま た は Ｒ ６ お よ び ／ ま た は Ｒ ７ 置 換 の 二 環 式 ま た は 三 環
式 基 で あ り 、
Ｒ ６ は ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 モ ノ － ま た は ジ － １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 モ ノ － ま た は ジ － １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 １ ～ ４
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Ｃ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル カ ル ボ
ニ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た
１ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、 お よ び
Ｒ ７ は ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル ま た は １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ で
あ る ］ の 化 合 物 、
ま た は こ の 化 合 物 の 塩 、 Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 Ｒ １ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ５ Ｃ シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ５ Ｃ シ
ク ロ ア ル キ ル メ ト キ シ ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で
あ り 、
Ｒ ２ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ５ Ｃ シ ク ロ ア ル コ キ シ 、 ３ ～ ５ Ｃ シ ク ロ ア ル キ ル メ ト キ
シ ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、
Ｒ ３ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ３ １ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ４ が 水 素 ま た は １ ～ ２ Ｃ ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ５ １ が 水 素 で あ る か 、
ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ が 一 緒 に 付 加 的 結 合 を 表 し 、
Ａ ｒ が イ ン ダ ニ ル 、 ナ フ タ レ ニ ル 、 フ ル オ レ ニ ル 、 ９ － オ キ ソ ー ９ Ｈ － チ オ キ サ ン テ ニ ル
－ １ ０ ， １ ０ － ジ オ キ シ ド 、 フ ェ ナ ン ト レ ニ ル 、 ア ン ト ラ セ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン
ダ ゾ リ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 シ
ン ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル 、 ベ ン
ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 フ ル オ レ ン － ９ － オ ニ ル 、 ア ン ト ラ キ ノ ニ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ク ロ
マ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ イ ン ド リ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ
ド ロ ベ ン ゾ ［ １ ， ４ ］ ジ オ キ シ ニ ル お よ び ベ ン ゾ ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ リ ル か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ た 、 非 置 換 ま た は Ｒ ６ お よ び ／ ま た は Ｒ ７ 置 換 の 二 環 式 基 ま た は 三 環 式 基 で あ り
、 こ こ で
Ｒ ６ が ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 １
～ ４ Ｃ ア ル キ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ
り 、 お よ び
Ｒ ７ が ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル ま た は １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ で あ る 、 請
求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 、
ま た は こ の 化 合 物 の 塩 、 Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 Ｒ １ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、
Ｒ ２ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、
Ｒ ３ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ３ １ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ４ が 水 素 ま た は １ ～ ２ Ｃ ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ５ １ が 水 素 で あ る か 、
ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ が 一 緒 に 付 加 的 結 合 を 表 し 、
Ａ ｒ が イ ン ダ ニ ル 、 ナ フ タ レ ニ ル 、 ９ － オ キ ソ － ９ Ｈ － チ オ キ サ ン テ ニ ル － １ ０ ， １ ０ －
ジ オ キ シ ド 、 フ ル オ レ ニ ル 、 ア ン ト ラ セ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル
、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ダ ゾ
リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 フ
ル オ レ ン － ９ － オ ニ ル 、 ア ン ト ラ キ ノ ニ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ
［ １ ， ４ ］ ジ オ キ シ ニ ル お よ び ベ ン ゾ ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た
、 非 置 換 ま た は Ｒ ６ お よ び ／ Ｒ ７ 置 換 の 二 環 式 基 ま た は 三 環 式 基 で あ り 、 こ こ で
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Ｒ ６ が ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 １
～ ４ Ｃ ア ル キ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ま た は 完 全 に ま た は 大 部 分 フ ッ 素 置 換 さ れ た １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ
り 、
Ｒ ７ が １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 、
ま た は こ の 化 合 物 の 塩 、 ま た は Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 Ｒ １ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、
Ｒ ２ が １ ～ ２ Ｃ ア ル コ キ シ で あ り 、
Ｒ ３ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ３ １ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ４ が 水 素 ま た は １ ～ ２ Ｃ ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ が 水 素 で あ り 、
Ｒ ５ １ が 水 素 で あ る か 、
ま た は
Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ が 一 緒 に 付 加 的 結 合 を 表 し 、
Ａ ｒ が イ ン ダ ニ ル 、 ナ フ タ レ ニ ル 、 ９ － オ キ ソ － ９ Ｈ － チ オ キ サ ン テ ニ ル － １ ０ ， １ ０ －
ジ オ キ シ ド 、 フ ル オ レ ニ ル 、 ア ン ト ラ セ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル
、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ダ ゾ
リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 フ
ル オ レ ン － ９ － オ ニ ル 、 ア ン ト ラ キ ノ ニ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ
［ １ ， ４ ］ ジ オ キ シ ニ ル お よ び ベ ン ゾ ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た
、 非 置 換 ま た は Ｒ ６ 置 換 の 二 環 式 基 ま た は 三 環 式 基 で あ り 、 こ こ で
Ｒ ６ が ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 １
～ ４ Ｃ ア ル キ ル 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル コ キ シ 、 １ ～ ４ Ｃ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ ま た は １ ～ ４
Ｃ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 、
お よ び こ れ ら 化 合 物 の 塩 、 Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 Ｒ １ が メ ト キ シ で あ り 、
Ｒ ２ が メ ト キ シ で あ り 、
Ｒ ３ 、 Ｒ ３ １ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ が 水 素 で あ り 、
Ａ ｒ が ７ － ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ － ２ － イ ソ プ ロ ピ ル － ベ ン ゾ フ ラ ン － ４ － イ ル 、 ナ フ タ レ
ン － ２ － イ ル 、 キ ノ リ ン － ６ － イ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ２ － メ チ ル
ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド
ロ ベ ン ゾ ［ １ ， ４ ］ ジ オ キ シ ン － ６ － イ ル 、 ベ ン ゾ ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ ー ル － ５ － イ ル 、
１ ０ ， １ ０ － ジ オ キ ソ チ オ キ サ ン テ ン － ９ － オ ン － ３ － イ ル 、 フ ル オ レ ン － ９ － オ ン － ２
－ イ ル お よ び ア ン ト ラ キ ノ ン － ２ － イ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 基 で あ る 、 請 求 項 １ に
記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 、
お よ び こ れ ら 化 合 物 の 塩 、 Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 Ｒ １ が メ ト キ シ で あ り 、
Ｒ ２ が メ ト キ シ で あ り 、
Ｒ ３ 、 Ｒ ３ １ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ５ １ が 水 素 で あ り 、
Ａ ｒ が ナ フ タ レ ン － ２ － イ ル 、 キ ノ リ ン － ６ － イ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ
ル 、 ２ － メ チ ル ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル － ５ － イ ル 、 １ Ｈ － ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル 、
２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ［ １ ， ４ ］ ジ オ キ シ ン － ６ － イ ル 、 ベ ン ゾ ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ オ
ー ル － ５ － イ ル 、 １ ０ ， １ ０ － ジ オ キ ソ チ オ キ サ ン テ ン － ９ － オ ン － ３ － イ ル 、 フ ル オ レ
ン － ９ － オ ン － ２ － イ ル お よ び ア ン ト ラ キ ノ ン － ２ － イ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 基 で
あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 、
ま た は こ の 化 合 物 の 塩 、 Ｎ － オ キ シ ド お よ び Ｎ － オ キ シ ド の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 出 発 物 質 と し て 使 用 す る こ と の で き る 、 旋 光 ［ α ］ ２ ０

Ｄ =－ ５ ８ ．
５ ゜ （ ｃ ＝ １ 、 エ タ ノ ー ル ） を 有 す る 化 合 物 （ － ） － シ ス － １ ， ２ － ジ メ ト キ シ － ４ － （
２ － ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ シ ル ） ベ ン ゼ ン と 位 置 ４ ａ お よ び １ ０ ｂ で 同 じ 絶 対 配 置 を 有 す る 、
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請 求 項 １ か ら ６ ま で の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 】 　 製 薬 的 付 形 剤 お よ び ／ ま た は ビ ヒ ク ル と 一 緒 に 請 求 項 １

に 記 載 の 式 Ｉ の 少 な く と も １ 種 の 化 合 物 を 包 含 す る
薬 剤 。
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８ か ら ７ ま で の
い ず れ か １ 項 、 気 道 障 害 を 治 療 す る た
め の


	header
	written-amendment

