
(57)【要約】

　本発明は、式（Ｉ）

【化１】

　

　

　

　

　

　

　

［式中、Ｒ１ 、Ｒ２ 、Ｒ３ 、Ｒ４ 、Ｒ５ 、Ｒ６ およびＲ
７ は、明細書中に記載のとおりである］

で示される化合物に関し、特に、例えば尿失禁における

医薬としてのそれらの使用に関する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Ｒ １ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る 水 素 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ る か ； ま た は 、 ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は
１ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま
た は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る ］
で 示 さ れ る 、 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 化 合 物 の 有 効 量 を 対 象 に 投 与 す る
こ と を 含 む 、 処 置 の 必 要 な 対 象 に お け る 尿 失 禁 を 処 置 す る 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式 Ｉ Ａ
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は 、 Ｒ 配 置 を 示 し 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 、 請 求
項 １ に 記 載 の と お り で あ る ］
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式 Ｉ Ｂ

10

20

30

40

(2) JP 2007-509184 A 2007.4.12



【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は 、 Ｓ 配 置 を 示 し 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 、 請 求
項 １ に 記 載 の と お り で あ る ］
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ １ が 、 フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ま た は ３ ， ４ ， ５ － ト
リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ジ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ト リ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ
チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ －
イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 Ｃ ５ － Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た
は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 １ か ら ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ
ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ ロ － ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４
， ５ － ト リ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ －
メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 １ か ら ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、
１ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 １ か ら ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 前 記 尿 失 禁 が 、 急 迫 性 尿 失 禁 、 緊 張 性 尿 失 禁 、 混 合 型 急 迫 性 ／ 緊 張 性 尿 失 禁 ま た は 神 経
性 尿 失 禁 で あ る 、 請 求 項 １ か ら ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 尿 失 禁 の 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 を 目 的 と し た 、 式 Ｉ
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 、 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 化 合 物 の 使 用 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 式 Ｉ の 化 合 物 に 関 し 、 特 に 、 例 え ば 尿 失 禁 に お け る 医 薬 と し て の そ れ ら の 使
用 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 １ つ の 局 面 に て 、 本 発 明 は 、 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Ｒ １ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る 水 素 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
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ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ る か ； ま た は 、 ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は
１ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま
た は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る ］
で 示 さ れ る 、 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 化 合 物 の 有 効 量 を 対 象 に 投 与 す る
こ と を 含 む 、 処 置 の 必 要 な 対 象 に お け る 尿 失 禁 を 処 置 す る 方 法 を 提 供 す る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 も う １ つ の 局 面 に て 、 本 発 明 は 、 尿 失 禁 の 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 を 目 的 と し た 、 遊 離
型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 上 記 式 Ｉ の 化 合 物 の 使 用 を 提 供 す る 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 本 発 明 に よ る 尿 失 禁 の 処 置 に は 、 対 症 療 法 、 す な わ ち 確 立 さ れ た 症 状 の 処 置 、 な ら び に
予 防 的 （ 防 止 的 ） 処 置 が 含 ま れ る 。
　 本 発 明 に よ り 処 置 さ れ る 尿 失 禁 は 、 例 え ば 、 急 迫 性 尿 失 禁 、 緊 張 性 尿 失 禁 、 混 合 型 急 迫
性 ／ 緊 張 性 尿 失 禁 、 ま た は 神 経 性 尿 失 禁 （ 排 尿 筋 不 安 定 （ unstable detrusor） お よ び 排
尿 筋 過 反 射 、 膀 胱 コ ン プ ラ イ ア ン ス の 低 下 、 切 迫 感 (sensory urgency)、 膀 胱 に 関 連 し た
内 臓 痛 ） で あ り 得 る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 本 明 細 書 中 に 用 い る 用 語 は 、 下 記 の 意 味 を 有 す る ：
　 本 明 細 書 中 に 用 い る “ Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル ” は 、 １ か ら １ ７ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直
鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 例 え ば メ チ ル 、 エ チ ル 、 ｎ － プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ｎ － ブ
チ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 、 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル 、 ｎ － ペ ン チ ル 、 ネ オ ペ ン チ ル 、
ｎ － ヘ キ シ ル ま た は ｎ － ヘ プ チ ル を 示 す 。 好 ま し く は 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル は 、 Ｃ １ －
Ｃ ４ － ア ル キ ル 、 と り わ け メ チ ル ま た は エ チ ル で あ り 、 よ り と り わ け メ チ ル で あ る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 本 明 細 書 中 に 用 い る “ ハ ロ ” ま た は “ ハ ロ ゲ ン ” は 、 元 素 周 期 表 の 第 １ ７ 族 （ 以 前 は Ｖ
Ｉ Ｉ 族 ） に 属 す る 元 素 を 示 し 、 例 え ば 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 ま た は ヨ ウ 素 で あ り 得 る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 本 明 細 書 中 に 用 い る “ ハ ロ フ ェ ニ ル ” は 、 ハ ロ に よ り 一 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 、 例 え ば （
フ ル オ ロ － 、 ク ロ ロ － 、 ブ ロ モ － ま た は ヨ ー ド － ） フ ェ ニ ル 、 好 ま し く は フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル ま た は ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 と り わ け ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ま た は ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 よ
り と り わ け ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル を 示 す 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 本 明 細 書 中 に 用 い る “ ジ ハ ロ フ ェ ニ ル ” は 、 ハ ロ に よ り 二 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 、 例 え ば
ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ま た は ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 好 ま し く は ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル ま た は ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 と り わ け ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル ま た は ３ ，
４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 よ り と り わ け ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル を 示 す 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 本 明 細 書 中 に 用 い る “ ト リ ハ ロ フ ェ ニ ル ” は 、 ハ ロ に よ り 三 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 、 例 え
ば ト リ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ま た は ト リ ク ロ ロ フ ェ ニ ル を 示 す 。
　 １ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル は 、 例 え ば １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル
－ ３ － イ ル で あ る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 Ｃ ３ － Ｃ ８ － シ ク ロ ア ル キ ル － 、 お よ び 同 様 に Ｃ ５ － Ｃ ７ － シ ク ロ ア ル キ ル － は 、 そ れ
ぞ れ の 場 合 に 、 示 し た 数 の 環 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ラ ジ カ ル で あ る 。 故 に 、 Ｃ

３ － Ｃ ８ － シ ク ロ ア ル キ ル は 、 例 え ば 、 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 ま た は シ ク ロ オ ク チ ル 、 好 ま し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル で
あ る 。
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【 ０ ０ １ １ 】
　 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル は 、 ３ 位 に て （ ア ミ ノ － ） 置 換 さ れ た Ｄ
（ ＋ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム ［ ≒ Ｄ － ３ － ア ミ ノ － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム
＝ （ Ｒ ） － ３ － ア ミ ノ － ヘ キ サ ヒ ド ロ － ２ － ア ゼ ピ ノ ン ］ か ら 誘 導 さ れ る 以 下 の 基
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
に 相 当 す る 。 同 様 に 、 Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル は 、 ３ 位 に て （ ア ミ
ノ － ） 置 換 さ れ た Ｌ （ － ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム ［ ≒ Ｌ － ３ － ア ミ ノ － イ プ シ ロ
ン － カ プ ロ ラ ク タ ム ＝ （ Ｓ ） － ３ － ア ミ ノ － ヘ キ サ ヒ ド ロ － ２ － ア ゼ ピ ノ ン ］ か ら 誘 導 さ
れ る 基
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
に 相 当 す る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 式 Ｉ Ａ
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は Ｒ 配 置 を 示 す ］
ま た は 式 Ｉ Ｂ
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は Ｓ 配 置 を 示 し 、 こ こ で Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 上
記 の と お り で あ る ］
で 示 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ １ ３ 】
　 式 Ｉ Ａ の 化 合 物 は 通 常 、 本 発 明 に よ る 使 用 に 好 ま し い 。
　 塩 基 性 基 を 有 す る 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 例 え ば 好 適 な 無 機 酸 、 例 え ば ハ ロ ゲ ン 化 水 素 酸 、 硫
酸 ま た は リ ン 酸 と の 酸 付 加 塩 、 例 え ば 塩 酸 塩 、 臭 化 水 素 酸 塩 、 硫 酸 塩 、 硫 酸 水 素 塩 ま た は
リ ン 酸 塩 を 形 成 し 得 る 。 酸 性 基 を 含 む 式 Ｉ の 化 合 物 、 塩 基 と の 対 応 す る 塩 は ま た 、 例 え ば
、 対 応 す る ア ル カ リ 金 属 ま た は ア ル カ リ 土 類 金 属 塩 、 例 え ば ナ ト リ ウ ム 、 カ リ ウ ム あ る い

10

20

30

40

50

(6) JP 2007-509184 A 2007.4.12



は マ グ ネ シ ウ ム 塩 、 ま た は ア ン モ ニ ア あ る い は 有 機 ア ミ ン と の 塩 、 例 え ば ア ン モ ニ ウ ム 塩
で あ り 得 る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 本 発 明 は 、 好 ま し く は 、
Ｒ １ が 、 フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ま た は ３ ， ４ ， ５ － ト リ
メ ト キ シ フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ジ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ト リ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ
チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ －
イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 Ｃ ５ － Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た
は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
式 Ｉ の 化 合 物 の 使 用 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ５ 】
　 本 発 明 は 、 と り わ け 、
Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ
ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ ロ － ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４
， ５ － ト リ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ －
メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
式 Ｉ の 化 合 物 の 使 用 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ６ 】
　 本 発 明 は 、 よ り と り わ け 、
Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、
１ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
式 Ｉ の 化 合 物 の 使 用 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 群 が 以 下 の 下 位 群 の そ れ ぞ れ か ら 作 製 さ れ る べ き で あ る こ と を 特 記 す る ：
（ １ ） Ｒ ７ が 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 ； （ ２
） Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 水 素 で あ る 式 Ｉ の 化 合 物 ； （ ３ ） Ｒ １ が 、 フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ビ ス ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ま た は ３ ， ４ ， ５ － ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル で あ る 式 Ｉ の 化 合
物 ； お よ び （ ４ ） 遊 離 型 、 す な わ ち 塩 形 態 で は な い 式 Ｉ の 化 合 物 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 特 定 の 例 に は 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
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ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （
Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （
Ｓ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク
ロ ヘ キ シ ル － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン
酸  Ｎ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン
酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン
酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － （ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － ベ ン ゾ イ ル － ア ミ ノ ） － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー
ル － ３ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ
ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン
－ カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － （ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） －
ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド
、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ）
－ イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ４ ， ５ － ト リ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ
］ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ
シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ）
－ イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ナ フ サ － ２ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ ヘ
キ シ ル － ア ミ ド 、
【 ０ ０ １ ９ 】
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （
Ｓ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン
－ カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） － イ プ シ ロ ン
－ カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － ア ミ
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ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ ヘ キ シ ル
－ ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ ヘ キ シ
ル － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ
ヘ キ シ ル ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － ２ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ
） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ２ － メ チ ル － ブ ト － ２ － エ ン 酸  ［ （ Ｓ ） － イ
プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － エ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） － イ プ シ ロ
ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
【 ０ ０ ２ ０ 】
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ５ － （ ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － ３ － メ チ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － シ ク ロ
ヘ キ シ ル － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ３ － メ チ ル － ブ ト － ２ － エ ン 酸  ［ （ Ｒ ） － イ
プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン
－ カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） －
イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ － フ ル オ ロ － ４ － ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２
－ エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン
酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸
 Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ ， ５ － ト リ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２
－ エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ４ － （ ４ － フ ル オ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ
－ ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － お よ び （ ４ Ｓ ） － ［ Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ Ｎ ’ － メ チ ル － ア ミ ノ ］ － ５ ， ５ － ジ フ ェ ニ ル － ペ ン ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） －
イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
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（ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ）
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ
シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、
（ ４ Ｒ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ）
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） － イ プ
シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、 な ら び に
（ ４ Ｓ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ）
ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２ － エ ン 酸  Ｎ － ［ （ Ｓ ） － イ プ
シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド
が 含 ま れ る 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 本 発 明 は 、 最 も 重 要 な こ と に （ ４ Ｒ ） － ４ － ［ Ｎ ’ － メ チ ル － Ｎ ’ － （ ３ ， ５ － ビ ス ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ） ア ミ ノ ］ － ４ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル ） － ブ ト － ２
－ エ ン 酸 Ｎ － ［ （ Ｒ ） － イ プ シ ロ ン － カ プ ロ ラ ク タ ム － ３ － イ ル ］ － ア ミ ド 、 す な わ ち 式
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 の 使 用 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 国 際 特 許 出 願 Ｗ Ｏ ９ ８ ／ ０
７ ６ ９ ４ に 記 載 の と お り に 製 造 さ れ 得 る 。 そ こ に 記 載 の よ う に 、 そ れ ら は そ の 水 和 物 の 形
態 で あ り 得 、 お よ び ／ ま た は 他 の 溶 媒 、 例 え ば 固 体 の 化 合 物 の 結 晶 化 に 用 い ら れ 得 る 溶 媒
を 含 み 得 る 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 可 変 基 の 性 質 お よ び 不 斉 中 心 の 対 応 す る 数 、 お よ び ま た 選 択 し た 出 発 物 質 お よ び 方 法 に
よ り 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 を 、 立 体 異 性 体 の 混 合 物 の 形 態 、 例 え ば ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合
物 ま た は エ ナ ン チ オ マ ー の 混 合 物 、 例 え ば ラ セ ミ 体 な ど で 得 る こ と が で き 、 可 能 で あ れ ば
、 純 粋 な 立 体 異 性 体 の 形 態 で 得 る こ と も で き る 。 前 記 方 法 ま た は い く つ か の 他 の 方 法 に よ
り 得 ら れ る ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 を 、 例 え ば 分 別 結 晶 化 、 蒸 留 お よ び ／ ま た は ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー に よ る 既 知 の 方 法 で 構 成 要 素 間 の 物 理 化 学 的 相 違 に 基 づ き 、 慣 習 的 な 方 法 で
エ ナ ン チ オ マ ー の 混 合 物 、 例 え ば ラ セ ミ 体 、 ま た は 個 々 の ジ ア ス テ レ オ マ ー に 分 け る こ と
が で き る 。 有 利 に は 、 よ り 活 性 な 異 性 体 が 分 離 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 前 記 方 法 ま た は い く つ か の 他 の 方 法 に よ り 得 ら れ る エ ナ ン チ オ マ ー の 混 合 物 、 と り わ け
ラ セ ミ 体 を 既 知 の 方 法 、 例 え ば 、 微 生 物 の 助 け を 借 り た 光 学 活 性 溶 媒 か ら の 再 結 晶 化 に よ
り 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 、 お よ び ／ ま た は 光 学 活 性 補 助 物 質 、 例 え ば 塩 基 、 酸 ま た
は ア ル コ ー ル と の 反 応 に よ り 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 塩 ま た は 官 能 性 誘 導 体 、 例 え ば エ ス テ ル
の 混 合 物 を 形 成 さ せ 、 そ れ ら を 分 け 、 そ し て 所 望 の エ ナ ン チ オ マ ー の 遊 離 さ せ る こ と に よ
り 、 個 々 の エ ナ ン チ オ マ ー に 分 離 で き る 。 有 利 に は 、 よ り 活 性 な エ ナ ン チ オ マ ー が 分 離 さ
れ る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 尿 失 禁 の 処 置 に て 、 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 何 ら か
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の 適 し た 経 路 、 例 え ば 、 錠 剤 ま た は カ プ セ ル の 形 態 で 経 口 的 に 、 例 え ば 注 射 可 能 な 溶 液 ま
た は 懸 濁 液 の 形 態 で 非 経 腸 的 に 、 例 え ば 注 入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 で 膀 胱 内 に 、 例 え ば
皮 膚 パ ッ チ の 形 態 で 経 皮 的 に 、 ま た は 例 え ば 適 当 な 経 鼻 送 達 装 置 、 例 え ば 当 技 術 分 野 で 公
知 の よ う な 経 鼻 ス プ レ ー を 用 い る エ ア ロ ゾ ル 形 態 ま た は 他 の 噴 霧 化 可 能 剤 形 で 経 鼻 的 に 投
与 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 遊 離 型 ま た は 塩 形 態 の 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 希 釈 剤 ま た は 担 体 と 共 に 医
薬 組 成 物 で 投 与 さ れ 得 る 。 か か る 組 成 物 は 、 国 際 特 許 出 願 Ｗ Ｏ ９ ８ ／ ０ ７ ６ ９ ４ に 記 載 の
と お り 、 例 え ば Ｗ Ｏ ９ ８ ／ ０ ７ ６ ９ ４ の 実 施 例 Ａ か ら Ｅ に 記 載 の と お り の 錠 剤 、 カ プ セ ル
、 注 射 溶 液 、 注 入 溶 液 、 あ る い は 吸 入 懸 濁 液 、 ま た は 皮 膚 パ ッ チ で あ り 得 、 ま た は 他 の 製
剤 成 分 お よ び 当 技 術 分 野 で 公 知 の 技 術 を 用 い て 製 造 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 遊 離 型 ま た は 塩 形 態 の 式 Ｉ の 化 合 物 の 用 量 は 、 様 々 な 因 子 、 例 え ば 活 性 成 分 の 作 用 の 活
性 お よ び 持 続 時 間 、 処 置 さ れ る 状 態 の 重 症 度 、 投 与 の 方 法 、 対 象 の 種 、 性 別 、 年 齢 お よ び
体 重 お よ び ／ ま た は そ の 個 体 の 状 態 に 依 存 し て 変 化 し 得 る 。 通 常 の 場 合 に は 、 ヒ ト を 含 む
動 物 へ の 投 与 、 例 え ば 経 口 投 与 に つ い て の 日 用 量 は 、 体 重 約 ７ ５ ｋ ｇ で は 、 約 ０ ． １ ｍ ｇ
か ら 約 １ ０ ０ ０ ｍ ｇ 、 と り わ け 約 ５ ｍ ｇ か ら 約 ２ ０ ０ ｍ ｇ と 概 算 さ れ る 。 そ の 用 量 は 、 例
え ば 、 単 一 用 量 で 、 ま た は 例 え ば ５ か ら １ ０ ０ ｍ ｇ の い く つ か の 分 割 用 量 で 投 与 さ れ 得 る
。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 尿 失 禁 の 処 置 に て 、 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 塩 は 、 他 の 薬 剤 物 質 と 組 み 合 わ せ て 共 治 療
薬 と し て 、 例 え ば 他 の 薬 剤 の 治 療 活 性 の 増 強 剤 と し て 、 ま た は か か る 薬 剤 の 必 要 投 与 量 も
し く は 副 作 用 の 可 能 性 を 減 ず る 手 段 と し て 用 い る こ と が で き る 。 該 薬 剤 は 同 じ 組 成 物 中 に
一 緒 に 存 在 す る こ と が で き 、 ま た は 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 、 他 の 薬 物 の 前 、 同 時 ま
た は 後 に 別 々 の 形 態 で 投 与 す る こ と が で き る 。 他 の 薬 剤 は 、 例 え ば オ キ シ ブ チ ニ ン 、 ト ル
テ ロ ジ ン 、 プ ロ パ ン テ リ ン 、 ダ リ フ ェ ナ シ ン お よ び ジ シ ク ロ ミ ン な ど の 抗 コ リ ン 作 用 薬 ；
例 え ば プ ロ ピ ベ リ ン な ど の 抗 コ リ ン 作 用 薬 ／ カ ル シ ウ ム チ ャ ネ ル ア ン タ ゴ ニ ス ト 、 例 え ば
プ ラ ゾ シ ン お よ び ド キ サ ゾ シ ン な ど の ア ル フ ァ － ア ド レ ナ リ ン ア ン タ ゴ ニ ス ト ； 例 え ば ク
レ ン ブ テ ロ ー ル 、 選 択 的 ベ ー タ ３ ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト な ど の ベ ー タ － ア ド レ ナ リ ン ア
ゴ ニ ス ト ； 例 え ば ベ ン ラ フ ァ キ シ ン お よ び デ ュ ロ キ セ チ ン な ど の 選 択 的 ノ ル エ ピ ネ フ リ ン
お よ び セ ロ ト ニ ン 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 例 え ば レ ボ キ セ チ ン な ど の 選 択 的 ノ ル エ ピ ネ フ リ ン
取 り 込 み 阻 害 剤 ； 例 え ば フ ル オ キ セ チ ン 、 パ ロ キ セ チ ン お よ び セ ル ト ラ リ ン な ど の 選 択 的
セ ロ ト ニ ン 再 取 り 込 み 阻 害 剤 ； 例 え ば イ ミ プ ラ ミ ン 、 デ シ プ ラ ミ ン お よ び ア ミ ト リ プ チ リ
ン な ど の 非 選 択 的 モ ノ ア ミ ン 再 吸 収 阻 害 剤 ； 例 え ば フ ル ル ビ プ ロ フ ェ ン 、 イ ブ プ ロ デ ン お
よ び Ｃ Ｏ Ｘ － ２ 阻 害 剤 な ど の プ ロ ス タ グ ラ ン ジ ン 合 成 阻 害 剤 ； 例 え ば デ ス モ プ レ シ ン な ど
の バ ソ プ レ シ ン 類 似 体 ； 例 え ば ピ ナ シ ジ ル お よ び ク ロ ム カ リ ム （ cromkalim） な ど の カ リ
ウ ム チ ャ ネ ル ア ゴ ニ ス ト ； カ ル シ ウ ム チ ャ ネ ル ア ン タ ゴ ニ ス ト ； 例 え ば バ ク ロ フ ェ ン な ど
の Ｇ Ａ Ｂ Ａ － Ｂ ア ゴ ニ ス ト ； Ｃ Ｇ Ｒ Ｐ ア ン タ ゴ ニ ス ト ； ニ ュ ー ロ キ ニ ン 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ
ス ト ； Ｐ ２ Ｘ ア ン タ ゴ ニ ス ト ； 例 え ば ニ ト ロ フ ル ル ビ プ ロ フ ェ ン な ど の Ｎ Ｏ 供 与 体 ； 例 え
ば カ プ サ イ シ ン お よ び レ シ ニ フ ェ ラ ト キ シ ン な ど の タ キ キ ニ ン ア ゴ ニ ス ト ； バ ニ ロ イ ド Ｖ
Ｒ １ ア ン タ ゴ ニ ス ト ； カ ン ナ ビ ノ イ ド ア ゴ ニ ス ト ； 例 え ば ビ ン ポ セ チ ン な ど の ホ ス ホ ジ エ
ス テ ラ ー ゼ － １ 阻 害 剤 ； お よ び 、 例 え ば エ ス ト ラ ジ オ ー ル な ど の エ ス ト ロ ゲ ン か ら 選 択 さ
れ 得 る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 尿 失 禁 の 処 置 に て 式 Ｉ の 化 合 物 ま た は 上 記 の 組 合 せ の 有 効 性 を 、 （ ａ ） 上 記 の 用 量 、 好
ま し く は １ 日 あ た り ２ ０ ０ ｍ ｇ を 、 一 定 の 期 間 、 例 え ば ２ 週 間 、 対 象 へ 経 口 的 に 投 与 す る
こ と 、 （ ｂ ） 例 え ば 既 知 の 方 法 に よ り 、 例 え ば Bristow SE and Hilton P, Bailliere's C
lin. Obstet. Gynecol. 2000, 14:227-249に 記 載 の と お り に 、 尿 意 発 生 時 に 膀 胱 を 満 た す
量 （ 膀 胱 容 量 ） を 測 定 す る こ と に よ り 処 置 期 間 前 お よ び 処 置 期 間 中 に 膀 胱 の 測 定 を 行 う こ
と 、 お よ び ／ ま た は （ ｃ ） １ 日 に 失 禁 が 起 こ る 回 数 、 夜 間 頻 尿 お よ び 排 尿 回 数 を 記 録 す る
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こ と （ Bristow and Hilton, op. cit.を 参 照 の こ と ） 、 そ し て （ ｄ ） 同 じ 期 間 に プ ラ ゼ ボ
の 投 与 に よ り 得 ら れ る 結 果 を 比 較 す る こ と に よ り 証 明 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 上 記 の 障 害 の 処 置 に お け る 式 Ｉ の 化 合 物 の 有 用 性 は 、 例 え ば 実 施 例 １ に 後 記 の よ う な 刺
激 を 受 け た 排 尿 の イ ン ビ ボ モ デ ル 、 ま た は 例 え ば 実 施 例 ２ に 後 記 の よ う な 単 離 さ れ た 排 尿
筋 収 縮 モ デ ル に て 証 明 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 図 １ ： 意 識 の あ る モ ル モ ッ ト で の ５ － Ｈ Ｔ Ｐ － 刺 激 を 受 け た 過 剰 膀 胱 反 応 に お け る Ｄ Ｎ
Ｋ ３ ３ ３ の 阻 害 効 果 。
　 図 ２ ： モ ル モ ッ ト 膀 胱 由 来 の 縦 走 筋 － 神 経 調 製 物 で の サ ブ ス タ ン ス Ｐ － 刺 激 を 受 け た 排
尿 筋 収 縮 性 に お け る Ｄ Ｎ Ｋ ３ ３ ３ の 阻 害 効 果 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 本 発 明 は 、 以 下 の 実 施 例 に よ り 説 明 さ れ る 。
実 施 例 ：

　 意 識 の あ る モ ル モ ッ ト に お い て 、 実 験 パ ラ ダ イ ム を 適 用 し て 、 ５ － ヒ ド ロ キ シ ト リ プ ト
フ ァ ン （ ５ － Ｈ Ｔ Ｐ 、 １ ０ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ） の 皮 下 投 与 を 介 し て 排 尿 を 刺 激 す る 。 排 尿 頻 度 お
よ び 排 尿 量 の 両 方 の 測 定 を 、 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 の 効 果 を 定 量 化 す る た め に 用 い る （ Belis, e
t al 1996） 。 ビ ヒ ク ル ま た は 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 （ １ お よ び ３ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ ） を 、 ５ － Ｈ Ｔ Ｐ
で 刺 激 す る １ 時 間 前 に 経 口 投 与 す る 。 ビ ヒ ク ル お よ び 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 の 効 果 を 、 ４ か ら ８
匹 の 動 物 で １ ７ 時 間 か け て 評 価 す る 。 ５ － Ｈ Ｔ Ｐ は 、 対 照 動 物 と 比 較 し て 、 排 尿 頻 度 （ ２
． ７ 倍 ） お よ び 排 尿 量 （ ４ ． ５ 倍 ） を 著 し く 増 加 さ せ る 。 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 は 、 ５ － Ｈ Ｔ Ｐ
の 刺 激 に よ る 過 剰 膀 胱 反 応 を 軽 減 す る 。 １ お よ び ３ ｍ ｇ ／ ｋ ｇ の 経 口 投 与 に て 、 排 尿 頻 度
が ４ ５ ． ４ ％ ± ７ ． １ ％ お よ び ２ ６ ． ２ ％ ± ７ ． １ ％ 、 そ し て 排 尿 量 が ３ ２ ． ９ ％ ± ４ ．
５ ％ お よ び ３ ６ ． ６ ％ ± ６ ． ２ ％ 、 そ れ ぞ れ 減 少 す る （ 平 均 ± Ｓ Ｅ Ｍ ） 。 そ の 効 果 は 、 両
投 与 検 定 （ ｐ ＜ ０ ． ０ ５ ； Ｒ Ｍ 　 Ａ Ｎ Ｏ Ｖ Ａ 、 事 後 Tukey検 定 （ post-hoc Tukey test） ）
で 統 計 的 に 有 意 で あ る 。 図 １ も 参 照 の こ と 。
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【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ３ 】

　 排 尿 筋 収 縮 性 を 、 モ ル モ ッ ト 膀 胱 由 来 の 縦 走 筋 － 神 経 調 製 物 で 試 験 す る （ Mackenzie an
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d Burnstock 1984） 。 器 官 槽 （ organ bath） 研 究 に て 、 等 尺 性 収 縮 応 答 を サ ブ ス タ ン ス Ｐ
（ ０ ． １ ｎ Ｍ か ら ３ ０ μ Ｍ ま で ） の 累 積 適 用 に よ り 起 こ す 。 サ ブ ス タ ン ス Ｐ は 、 濃 度 依 存
的 方 法 で 収 縮 を 刺 激 す る （ ｐ Ｄ ２ ＝ ６ ． ６ ８ ± ０ ． ２ ３ ； 平 均 ± Ｓ Ｅ Ｍ ； ｎ ＝ ５ 調 製 物 ）
。 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 （ １ ０ ｎ Ｍ 、 １ ０ ０ ｎ Ｍ お よ び １ ０ ０ ０ ｎ Ｍ ） は 、 サ ブ ス タ ン ス Ｐ － 惹
起 収 縮 反 応 を 競 合 的 に 阻 害 す る ； シ ル ド プ ロ ッ ト 分 析 （ 図 ２ を 参 照 ） は 、 ｐ Ａ ２ 値 ７ ． ９
７ を 示 す （ 勾 配 ： － ０ ． ９ ８ ） 。
【 ０ ０ ３ ４ 】

Belis JA, Curley RM, Lang CM (1996) Bladder dysfunction in the spontaneously dia
betic male Abyssinian-Hartley guinea-pig. Pharmacology; 53(1):66-70.  
Mackenzie I, Burnstock G (1984) Neuropeptide action on the guinea-pig bladder; a
 comparison with the effects of field stimulation and ATP. Eur J Pharmacol;105(1
-2):85-94.
【 図 面 の 簡 単 な 説 明 】
【 ０ ０ ３ ５ 】
【 図 １ 】 意 識 の あ る モ ル モ ッ ト で の ５ － Ｈ Ｔ Ｐ － 刺 激 を 受 け た 過 剰 膀 胱 反 応 に お け る Ｄ Ｎ
Ｋ ３ ３ ３ の 阻 害 効 果 。
【 図 ２ 】 モ ル モ ッ ト 膀 胱 由 来 の 縦 走 筋 － 神 経 調 製 物 で の サ ブ ス タ ン ス Ｐ － 刺 激 を 受 け た 排
尿 筋 収 縮 性 に お け る Ｄ Ｎ Ｋ ３ ３ ３ の 阻 害 効 果 。
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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 6月 28日 (2006.6.28)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Ｒ １ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ は 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る 水 素 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ は 、 非 置 換 か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ヒ ド
ロ キ シ お よ び Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル コ キ シ の 群 か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ
り 置 換 さ れ る フ ェ ニ ル で あ る か ； ま た は 、 ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は
１ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま
た は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る ］
で 示 さ れ る 、 遊 離 型 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 形 態 の 化 合 物 の 有 効 量 を

。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式 Ｉ Ａ
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は 、 Ｒ 配 置 を 示 し 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 、 請 求
項 １ に 記 載 の と お り で あ る ］
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ 】
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　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式 Ｉ Ｂ
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 ＊ は 、 Ｓ 配 置 を 示 し 、 Ｒ １ 、 Ｒ ２ 、 Ｒ ３ 、 Ｒ ４ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 、 請 求
項 １ に 記 載 の と お り で あ る ］
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ １ が 、 フ ェ ニ ル 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ま た は ３ ， ４ ， ５ － ト
リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ジ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ト リ ハ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ
チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル － イ ン ド ー ル － ３ －
イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ７ － ア ル キ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も 一 方 は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 Ｃ ５ － Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た
は Ｌ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ
ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ ロ － ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４
， ５ － ト リ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、 １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ －
メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 互 い に 他 方 と 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の う ち 少 な く と も １ 個 が 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ が 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ が 、 ３ ， ５ － ビ ス ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ２ が 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ り 、
Ｒ ３ が 、 水 素 ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、
Ｒ ４ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、
１ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル ま た は １ － メ チ ル － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル で あ り 、
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 水 素 で あ り 、 そ し て
Ｒ ７ は 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 Ｄ － ア ザ シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル ま た は Ｌ － ア ザ
シ ク ロ ヘ プ タ ン － ２ － オ ン － ３ － イ ル で あ る 、
請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 式
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
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