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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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次 式 Ｉ の 化 合 物 又 は 薬 剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 を 含 む 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 治 療 又 は
予 防 す る た め の 医 薬 組 成 物 ：



【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 又 は は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
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　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 、 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ６ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 ７ 】
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〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ８ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　

【 化 １ ０ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 １ １ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
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　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
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　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環 で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル
、 ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ
ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ
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ル 、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　

又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル

(11) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
　
【 請 求 項 ３ 】
　 β ア ミ ロ イ ド 変 換 酵 素 の 活 性 を 調 節 す る こ と に よ っ て ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 治 療 す る

【 請 求 項 ４ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 す る 化 合 物

【 請 求 項 ５ 】
　 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 治 療 す る た め 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 発 生 の 防 止 又 は 遅 延 を 助 長 す る
た め 、 軽 度 認 知 障 害 （ Ｍ Ｃ Ｉ ） の 対 象 を 治 療 し 、 Ｍ Ｃ Ｉ か ら Ａ Ｄ へ と 進 行 す る 恐 れ の あ る
者 に お い て ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 発 生 を 防 止 又 は 遅 延 す る た め 、 ダ ウ ン 症 候 群 を 治 療 す る た
め 、 オ ラ ン ダ 型 遺 伝 性 ア ミ ロ イ ド 性 脳 出 血 に 罹 患 し た ヒ ト を 治 療 す る た め 、 脳 ア ミ ロ イ ド
血 管 障 害 を 治 療 し て 、 起 こ り 得 る 潜 在 的 な 障 害 、 す な わ ち 単 発 性 及 び 再 発 性 皮 質 下 出 血 を
予 防 す る た め 、 血 管 性 変 性 混 合 型 痴 呆 を 含 む 他 の 変 性 痴 呆 、 パ ー キ ン ソ ン 病 に 随 伴 す る 痴
呆 、 パ ー キ ン ソ ン 症 状 を 伴 う 前 頭 側 頭 部 の 痴 呆 （ Ｆ Ｔ Ｄ Ｐ ） 、 進 行 性 核 上 麻 痺 に 随 伴 す る
痴 呆 、 皮 質 基 底 核 変 性 症 に 随 伴 す る 痴 呆 、 及 び び ま ん 性 レ ビ ー 小 体 型 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を
治 療 す る た め 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 疾 患 若 し く は 症 状 を 有 す る 対 象 を 治 療 し 、 又 は
対 象 が そ の よ う な 疾 患 若 し く は 症 状 に 罹 る の を 予 防 す る た め 次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 又 は
薬 剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 ：
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
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ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 治 療 す る た め の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

た め
の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

又 は 薬 剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 と 、 Ｐ － ｇ ｐ 阻 害 剤 又 は 薬
剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 と を 組 み 合 わ せ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

の 、
を 含 む 、 医 薬 組 成 物



　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ３ ４ 】
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【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、

(17) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル
、 ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ
ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
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【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
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【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 。 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
　

又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
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で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 記 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 が 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル
－ ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３ － （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド
） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル （
４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ －
（ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ
ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （
４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ
ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ
ノ リ ン ） － イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ
ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ
ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
（ ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル
オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン
ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － ピ リ ジ ル メ チ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ
ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ
シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ
シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （
４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
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４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） －
Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル
カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’
－ （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ －
ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ
ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ
ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ
ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ
ノ リ ン ） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ）
－ ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ リ ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ）
－ ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） －
ピ ペ ラ ジ ニ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４
－ カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ピ ペ ラ ジ ニ ル
） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ
’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’
－ ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ
ド 、
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　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ
’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア
ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ）
－ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン
） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） ２ － （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ
ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ ベ ン ゾ イ ル ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン
タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） － ピ ペ
ラ ジ ニ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ
ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ）
） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ）
－ ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル －
４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル －
４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ －
ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） ペ ン タ
ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ
ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン
タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル
プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ペ ン タ
ン ア ミ ド 、 及 び
　 （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） － ２ －
（ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ －
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２ － （ Ｓ ） Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 １ か ら ５ の 何 れ か に 記 載 の
【 請 求 項 ７ 】
　 １ 種 又 は 複 数 の 薬 剤 と し て 許 容 さ れ る 担 体 と 、 次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 又 は 薬 剤 と し て 許 容
さ れ る そ の 塩 と を 含 む 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 治 療 又 は 予 防 す る ：
【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
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　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 ５ ７ 】
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〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ５ ９ 】
　
　
　
　

【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 ６ １ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
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　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若 し
く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る も の
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
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　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 ６ ３ 】
　
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル
、 ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ
ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ６ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ） で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 ６ ６ 】
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　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 ６ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
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　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ７ １ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ７ ２ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ７ ４ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ７ ５ 】
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又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 ８ 】
　 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 軽 度 認 知 障 害 （ Ｍ Ｃ Ｉ ） 、 ダ ウ ン 症 候 群 、 オ ラ ン ダ 型 遺 伝 性 ア ミ ロ
イ ド 性 脳 出 血 、 脳 ア ミ ロ イ ド 血 管 障 害 ； 血 管 性 変 性 混 合 型 痴 呆 を 含 む 変 性 痴 呆 、 パ ー キ ン
ソ ン 病 に 随 伴 す る 痴 呆 、 パ ー キ ン ソ ン 症 状 を 伴 う 前 頭 側 頭 部 の 痴 呆 （ Ｆ Ｔ Ｄ Ｐ ） 、 進 行 性
核 上 麻 痺 に 随 伴 す る 痴 呆 、 皮 質 基 底 核 変 性 症 に 随 伴 す る 痴 呆 、 及 び び ま ん 性 レ ビ ー 小 体 型
ア ル ツ ハ イ マ ー 病 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 症 状 を 治 療 又 は 予 防 す る 医 薬 を 製 造 す る た め
の 次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 の 使 用 ：
【 化 ７ ６ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ７ ７ 】
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に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
【 化 ７ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ７ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
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ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ８ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ８ １ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
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【 化 ８ ２ 】
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ８ ３ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ８ ４ 】
　
　
　
　

【 化 ８ ５ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 ８ ６ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
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は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ８ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
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　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 ８ ８ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ８ ９ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ ［ Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
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　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 ９ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
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【 化 ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 ９ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
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複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ９ ６ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ９ ７ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ９ ８ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ９ ９ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、
－ Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ０ ０ 】
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又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 ９ 】
　 β セ ク レ タ ー ゼ 活 性 を 阻 害 す る 方 法 で あ っ て 、 次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 接 触 さ せ る こ と を
含 む 方 法 ：
【 化 １ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 １ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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【 化 １ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
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く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 １ ０ ６ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 １ ０ ７ 】
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〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ０ ８ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 １ ０ ９ 】
　
　
　

【 化 １ １ ０ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 １ １ １ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４
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で あ り ；
　 　 　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル
、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １
個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ ［ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
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は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 １ １ ３ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環 で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ １ ４ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ） で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
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【 化 １ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 １ １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
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【 化 １ １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 １ １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 １ １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 １ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 １ ２ １ 】
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ２ ２ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 １ ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 １ ２ ４ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ２ ５ 】
　
　
　
　

又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
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で あ る ］ 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 ア ミ ロ イ ド 前 駆 体 タ ン パ ク 質 （ Ａ Ｐ Ｐ ） ア イ ソ タ イ プ が 、 前 記 Ａ Ｐ Ｐ ア イ ソ タ イ プ 中 の
切 断 を 受 け や す い 部 位 で 切 断 さ れ る の を 阻 害 す る 方 法 で あ っ て 、 前 記 Ａ Ｐ Ｐ ア イ ソ タ イ プ
と 、 次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 と を 接 触 さ せ る こ と を 含 む 方 法 ：
【 化 １ ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 １ ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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【 化 １ ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 又 は は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
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く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 １ ３ １ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 １ ３ ２ 】
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〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ３ ３ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 １ ３ ４ 】
　
　
　
　

【 化 １ ３ ５ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 １ ３ ６ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
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　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル
、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １
個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
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　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 １ ３ ８ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ） で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 １ ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 １ ４ １ 】
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　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 １ ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 １ ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 １ ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 １ ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 １ ４ ６ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ４ ７ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 １ ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 １ ４ ９ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ５ ０ 】
　
　
　
　

又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
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で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 細 胞 中 で ア ミ ロ イ ド β ペ プ チ ド （ Ａ β ） の 産 生 を 抑 制 す る 方 法 で あ っ て 、 前 記 細 胞
式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 ：
【 化 １ ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 １ ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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【 化 １ ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
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　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 １ ５ ６ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
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【 化 １ ５ ７ 】
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ５ ８ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 １ ５ ９ 】
　
　
　
　

【 化 １ ６ ０ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 １ ６ １ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
 
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 １ ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
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し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る も の 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 １ ６ ３ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル
、 ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ
ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ６ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
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　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 １ ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
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【 化 １ ６ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 １ ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 １ ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 １ ６ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 １ ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 １ ７ １ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ７ ２ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 １ ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 １ ７ ４ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ７ ５ 】
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又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 前 記 細 胞 が 動 物 細 胞 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 前 記 動 物 細 胞 が 哺 乳 動 物 細 胞 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 前 記 哺 乳 動 物 細 胞 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 次 式 Ｉ の 化 合 物 と の 複 合 体 に し た β セ ク レ タ ー ゼ を 含 む 組 成 物 ：
【 化 １ ７ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
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細 胞 １ ３



【 化 １ ７ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
【 化 １ ７ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、

(77) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



【 化 １ ７ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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【 化 １ ８ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 １ ８ １ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 １ ８ ２ 】
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ８ ３ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 １ ８ ４ 】
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【 化 １ ８ ５ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 １ ８ ６ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
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【 化 １ ８ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
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【 化 １ ８ ８ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 １ ８ ９ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
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【 化 １ ９ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
【 化 １ ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
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【 化 １ ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 １ ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 １ ９ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 １ ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
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　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 １ ９ ６ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 １ ９ ７ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 １ ９ ８ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 １ ９ ９ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ０ ０ 】
　
　
　
　

又 は
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 請 求 項 の 組 成 物 を 含 む β セ ク レ タ ー ゼ 複 合 体 の 作 製 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　
【 化 ２ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ２ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
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１ ５

次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 含 む 、 β ア ミ ロ イ ド 斑 の 生 成 を 抑 制 す る た め の 医 薬 組 成 物 ：



【 化 ２ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は

(88) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ２ ０ ６ 】
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
【 化 ２ ０ ７ 】
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〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ２ ０ ８ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ２ ０ ９ 】
　
　
　
　

【 化 ２ １ ０ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 ２ １ １ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
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　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若
し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環
で あ り ；
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　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 ２ １ ３ 】
　
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ２ １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 ２ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
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【 化 ２ １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 ２ １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 〕 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 ２ １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 ２ １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ２ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、

(95) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ２ ２ １ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ２ ２ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ２ ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ２ ２ ４ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ２ ５ 】
　
　
　
　
　

又 は
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　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　

【 化 ２ ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
　 　 Ｘ は 、 － Ｏ Ｈ 又 は － Ｎ Ｈ ２ で あ り ；
　 　 Ｚ は 、 － Ｏ 、 － Ｓ 、 又 は － Ｎ Ｈ で あ り ；
　 　 Ｒ は 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア
ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し く は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル
　 　 　 　 　 　 ｅ ） － Ｗ － ア リ ー ル 又 は － Ｗ － ベ ン ジ ル （ Ｗ は 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ
Ｈ － で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｇ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、
Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル ；
【 化 ２ ２ ７ 】
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ヒ ト に 投 与 す る た め の 、 １ ７ 医 薬 組 成 物

次 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 又 は 薬 剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 を 含 む 、 脳 上 又 は 脳 中 の β ア ミ ロ
イ ド 沈 着 を 特 徴 と す る 疾 患 を 治 療 又 は 予 防 す る た め の 医 薬 組 成 物 ：



に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 、 複 素 環 、
【 化 ２ ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｊ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｋ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｌ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｍ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｒ （ ｍ は ２ ～ ５ で あ り 、 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ 、 又 は
３ で あ る ）
で 置 換 さ れ て い る 、 － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 又 は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル
コ キ シ で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル ； 或 い は
　 　 　 　 ４ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ハ ロ 、 ア ミ
ノ 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ １ ～ ４ ア ル キ
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ル 、 若 し く は Ｂ ｏ ｃ で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 ； 或 い は
　 　 　 　 ５ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 若 し
く は Ｃ １ ～ ４ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い る 炭 素 環
で あ り ；
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は
　 　 　 　 １ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 ｄ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る 、 ５ ～ ７ 員 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 　 　 　 　 　 ｆ ） 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｇ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ７ ） 複 素 環 、
　 　 　 　 ８ ） － Ｗ － ア リ ー ル 、 又 は
【 化 ２ ３ １ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ）
で 置 換 さ れ て お り ； 或 い は 、
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と 、 １ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 と 、
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【 化 ２ ３ ２ 】
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｖ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ２ ３ ３ 】
　
　
　
　

で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ
、 Ｑ は 、 存 在 し な い か 、 又 は － Ｏ － 、 － Ｎ Ｒ － ； 若 し く は － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任
意 選 択 で 置 換 さ れ て い る 複 素 環 で あ る 〕 、
【 化 ２ ３ ４ 】
　
　
　
　

【 化 ２ ３ ５ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
【 化 ２ ３ ６ 】
　
　
　
　

（ 非 置 換 で あ る か 、 又 は ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い る ）
　 　 　 　 ５ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｐ － （ ｐ は 、 ０ 、 １ 、 又 は ２ で あ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｏ －
か ら 選 択 さ れ た １ 個 若 し く は 複 数 の 非 置 換 若 し く は 置 換 さ れ た ヘ テ ロ 原 子 と か ら な り ； 或
い は
　 　 Ｒ １ 及 び Ｒ ２ は 、 Ｒ １ が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 ３ ～ １ ０ 員 の 単 環 式 若 し
く は 二 環 式 の 飽 和 環 系 を 形 成 す る よ う に 結 合 す る こ と が で き 、 こ の 系 は 、 Ｒ １ が 結 合 し て
い る 窒 素 と ２ ～ ９ 個 の 炭 素 原 子 と か ら な り 、 前 記 飽 和 環 系 は 、 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し 、 前 記
フ ェ ニ ル 環 は 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 １ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ４ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ５ ） － Ｎ Ｈ Ｒ １ （ Ｒ １ は 、 Ｒ １ が Ｒ ２ か ら 独 立 し て Ｒ ２ と 結 合 し て い な い と き に
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は 上 記 の よ う に 定 義 さ れ る ） 、 又 は
　 　 　 　 ６ ） － Ｎ Ｈ － 複 素 環
で 置 換 さ れ て お り ；
　 　 Ｒ ３ は 、
　 　 　 　 １ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｒ － Ｒ ４ （ ｒ は ０ か ら ５ で あ る ）
　 　 　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル － Ｒ ４ 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ニ ル － Ｒ ４

で あ り ；
　 　 Ｒ ４ は 、
　 　 １ ） 水 素 、
　 　 ２ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 ３ ） ヒ ド ロ キ シ に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る Ｃ ５ ～ Ｃ １ ０ シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 　 ４ ） Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
　 　 　 　 ｂ ） ヒ ド ロ キ シ 、
　 　 　 　 ｃ ） － Ｎ Ｏ ２ 若 し く は － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 ｄ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 ｅ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の － Ｏ Ｈ 若 し く は Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ
シ で 置 換 さ れ た Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
【 化 ２ ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 ｍ ） ア リ ー ル Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 ｎ ） ア リ ー ル 、
　 　 　 　 ｏ ） － Ｎ Ｒ Ｓ Ｏ ２ Ｒ 、
　 　 　 　 ｐ ） － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
　 　 　 　 ｑ ） 以 下 で 規 定 す る － Ｒ ５

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ ６ ～ Ｃ １ ０ ア リ ー ル 、 或 い は
　 　 ５ ） 単 環 式 若 し く は 二 環 式 複 素 環 で あ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ 、 及 び Ｓ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た １ ～ ３ 個 の へ テ ロ 原 子 を 含 み 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は Ｒ ５ 、 さ ら に 任 意 選 択 で １ 個 若 し
く は 複 数 の
　 　 　 　 ａ ） ハ ロ 、
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　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 ｃ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ
に よ っ て 置 換 さ れ て い る も の
で あ り ；
　 　 Ｒ Ｘ は 、 Ｈ 又 は ア リ ー ル で あ り ；
　 　 Ｒ ５ は 、
　 　 　 　 １ ） － Ｗ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 〔 式 中 、 Ｗ は 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、 ｍ
は ２ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ３ ア ル コ キ シ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｈ 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 ｃ ） 同 じ 若 し く は 異 な る も の で あ り 、 一 緒 に な っ て 、
【 化 ２ ３ ８ 】
　
　
　
　

か ら 選 択 さ れ た 、 最 高 で ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 モ ル ホ リ ノ な ど の ５ ～ ７ 員 複 素
環 を 形 成 し 、 前 記 複 素 環 が 、 Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル に よ っ て 任 意 選 択 で 置 換 さ れ て い る も の 、
又 は
　 　 　 　 　 　 ｄ ） 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 若 し く は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ ２

で 置 換 さ れ て い る 、 芳 香 族 複 素 環
で あ る 〕 、
　 　 　 　 ２ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｑ － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ （ 式 中 、 ｑ は １ ～ ５ で あ り 、 Ｒ ６ 及 び Ｒ ７ は 、
Ｒ ６ 又 は Ｒ ７ が Ｈ 又 は 非 置 換 の Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で は な い こ と を 除 き 、 上 で 定 義 し た 通 り
で あ る ） 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） 非 置 換 又 は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ベ ン ゾ フ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、
ア ザ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ザ ビ シ ク ロ Ｃ ７ ～ １ １ シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は ベ ン ゾ ピ ペ リ ジ ニ ル
で あ り ；
　 　 Ｂ は 、 存 在 し な い か 、 又 は
【 化 ２ ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ ８ は 、 １ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、
　 　 　 　 ２ ） － Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） （ Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ ３ ） 、 又 は
　 　 　 　 ３ ） － フ ェ ニ ル で あ る ）
で あ り ；
　 　 Ｊ １ 及 び Ｊ ２ は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、
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　 　 　 　 １ ） － Ｙ Ｒ ９ 〔 Ｙ は 、 － Ｏ － 又 は － Ｎ Ｈ － で あ り 、 Ｒ ９ は 、
　 　 　 　 　 　 ａ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ｂ ） Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ） － Ｎ Ｒ ２ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ） － Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｉ ｖ ） Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ ア リ ー ル 又 は － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ （ ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア リ ー
ル ） 、
【 化 ２ ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ ３ は 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ａ ） － Ｈ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｂ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｃ ） － ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｄ ） － 複 素 環 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｅ ） － Ｎ Ｈ － 、 － Ｏ － 、 若 し く は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － （ ｎ は ０ 、 １ 、
２ 、 若 し く は ３ で あ る ） で あ っ て 、
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ ） 非 置 換 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の ア リ ー ル 若 し く は 複 素 環 で
置 換 さ れ た － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 Ｉ Ｉ ） 非 置 換 又 は 複 素 環 で 置 換 さ れ た ア リ ー ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ） － Ｎ Ｒ ３

＋ Ａ － （ Ａ － は 、 対 イ オ ン で あ る ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 同 じ 又 は 異 な る Ｃ １

～ ５ ア ル キ ル で あ り 、 直 接 結 合 し 合 っ て 、 － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 又 は － Ｎ Ｒ － か ら 選 択 さ れ た
１ 個 ま で の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ７ 員 複 素 環 を 形 成 し て い る 。 ） 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｘ ｉ ｉ ｉ ） ア リ ー ル 、
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【 化 ２ ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 若 し く は － Ｏ － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ － Ｒ 、 若 し く は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、
【 化 ２ ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 又 は
　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｃ Ｈ ３ 又 は － （ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｏ ） ｎ Ｈ （ ｍ 及 び
ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） で あ る 。 ］ 、 或 い は
　 　 　 　 ２ ） － Ｎ （ Ｒ ９ ） Ｘ 、 或 い は
　 　 　 　 ３ ） － Ｎ Ｒ １ ０ Ｒ １ １ （ Ｒ １ ０ 及 び Ｒ １ １ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ る ） 、 或 い
は
【 化 ２ ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、 Ｙ 、 Ｒ ９ 、 及 び ｎ は 、 上 で 定 義 し た 通 り で あ り 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、
　 　 　 　 　 　 １ ） 水 素 、
　 　 　 　 　 　 ２ ） ア リ ー ル で あ っ て 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） Ｒ １ ４ （ Ｒ １ ４ は 、
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【 化 ２ ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る ） 、
【 化 ２ ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２

で 置 換 さ れ て い る 、 ア リ ー ル 、
　 　 　 　 　 　 ３ ） イ ソ ク ロ マ ン 、 ク ロ マ ン 、 イ ソ チ オ ク ロ マ ン 、 チ オ ク ロ マ ン 、 ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ
ラ ニ ル ス ル ホ ン 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ス ル ホ キ シ ド な ど の 複 素 環 で あ っ て 、 １ 個 若 し く は
複 数 の 前 記 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、

(105) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｏ Ｃ １ ～ ４ ア ル ケ ニ ル 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） フ ェ ニ ル － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル 、
【 化 ２ ４ ６ 】
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ て い る ア ル
キ ル 、 又 は － Ｏ Ｐ （ Ｏ ） （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ４ ７ 】
　
　
　
　

で 置 換 さ れ て い る も の 、 或 い は
　 　 　 　 　 　 ４ ） シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 イ ン ダ ン 、 ノ ル ボ ル ナ ン 、 ナ フ タ レ
ン 、 チ オ ピ ラ ン 、 イ ソ チ オ ピ ラ ン 、 ベ ン ゾ ピ ラ ン な ど の ５ ～ ７ 員 炭 素 環 又 は ７ ～ １ ０ 員 二
環 式 炭 素 環 で あ っ て 、 前 記 炭 素 環 が 、 非 置 換 で あ る か 、 又 は １ 個 若 し く は 複 数 の
　 　 　 　 　 　 　 　 ａ ） 上 で 定 義 し た Ｒ １ ４ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｂ ） － Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｒ 、
　 　 　 　 　 　 　 　 ｃ ） － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ ５ ～ Ｃ １ ６ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ン 、
【 化 ２ ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 　 Ｒ で 置 換 さ れ た キ ヌ ク リ ジ ニ ウ ミ ル （ ｑ ｕ ｉ ｎ ｕ ｃ ｌ ｉ ｄ ｉ ｎ ｉ ｕ ｍ ｙ
ｌ ） 、 １ 個 若 し く は 複 数 の Ｒ で 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ン － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、 又
は モ ル ホ リ ノ － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － ベ ン ジ ル 、
【 化 ２ ４ ９ 】
　
　
　
　
　

　 　 　 　 　 　 　 、 １ 個 若 し く は 複 数 の ア ミ ン 若 し く は 第 ４ 級 ア ミ ン で 置 換 さ れ た ア ル キ ル
、 － Ｏ Ｐ （ Ｏ Ｒ Ｘ ） ２ 、 又 は
【 化 ２ ５ ０ 】
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又 は
　 　 　 　 　 　 　 　 ｆ ） － Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル － フ ェ ニ ル
で 置 換 さ れ て い る も の で あ る 〕
で あ る ］ 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 抗 酸 化 薬 、 抗 炎 症 薬 、 γ
セ ク レ タ ー ゼ 阻 害 薬 、 神 経 栄 養 剤 、 ア セ チ ル コ リ ン エ ス テ ラ ー ゼ 阻 害 薬 、 ス タ チ ン 、 Ｐ －
ｇ ｐ 阻 害 薬 、 Ａ β ペ プ チ ド 、 及 び 抗 Ａ β ペ プ チ ド か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ 種 又 は 複 数
の 治 療 剤 と を 組 み 合 わ せ る 、 請 求 項 １ か ら ５ の 何 れ か に 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 軽 度 認 知 障 害 （ Ｍ Ｃ Ｉ ） 、 ダ ウ ン 症 候 群 、 オ ラ ン ダ 型 遺 伝 性 ア ミ ロ
イ ド 性 脳 出 血 、 脳 ア ミ ロ イ ド 血 管 障 害 ； 血 管 性 変 性 混 合 型 痴 呆 を 含 む 変 性 痴 呆 、 パ ー キ ン
ソ ン 病 に 随 伴 す る 痴 呆 、 パ ー キ ン ソ ン 症 状 を 伴 う 前 頭 側 頭 部 の 痴 呆 （ Ｆ Ｔ Ｄ Ｐ ） 、 進 行 性
核 上 麻 痺 に 随 伴 す る 痴 呆 、 皮 質 基 底 核 変 性 症 に 随 伴 す る 痴 呆 、 及 び び ま ん 性 レ ビ ー 小 体 型
ア ル ツ ハ イ マ ー 病 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 症 状 を 治 療 又 は 予 防 す る 医 薬 を 製 造 す る た め
の 前 記 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 の 使 用 で あ っ て 、
　 前 記 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 が 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル
－ ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３ － （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド
） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル （
４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ －
（ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ
ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （
４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ
ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ
ノ リ ン ） － イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ
ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ
ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
（ ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル
オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン
ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － ピ リ ジ ル メ チ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ （ ｔ
－ ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
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請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 又 は 薬 剤 と し て 許 容 さ れ る そ の 塩 と 、

医 薬 組 成 物



　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ
ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ
シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ
シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （
４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） －
Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル
カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’
－ （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル －
４ － （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ －
ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ
ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ
ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ
ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ
ノ リ ン ） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ）
－ ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ リ ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
（ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ）
－ ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ －
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（ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） －
ピ ペ ラ ジ ニ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ ２ － （
４ － モ ル ホ リ ニ ル ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４
－ カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ピ ペ ラ ジ ニ ル
） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ
’ － （ ｔ － ブ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’
－ ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ
ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ
’ － ｔ － ブ チ ル － ４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア
ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ）
－ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン
） イ ル ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ オ ニ ル ） ２ － （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ
ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ ベ ン ゾ イ ル ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン
タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４
－ （ ３ － フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） － ピ ペ
ラ ジ ニ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ２ （ Ｒ ） － ヒ ド ロ キ シ － １ （ Ｓ ） － イ ン ダ ニ ル ） － ２ （ Ｒ ） － （ （ ４ － （ （ ２ －
ヒ ド ロ キ シ ） － エ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ） メ チ ル ） － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ
ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ）
） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル ）
－ ４ （ Ｓ ） － フ ェ ノ キ シ プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル －
４ （ Ｓ ） － ２ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ Ｎ ’ － ｔ － ブ チ ル －
４ （ Ｓ ） － １ － ナ フ チ ル オ キ シ － プ ロ リ ン ア ミ ド ） イ ル ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ ２ － （ ３ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ －
ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － （ ４ ａ Ｓ ， ８ ａ Ｓ ） － デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン ） イ ル ） ペ ン タ
ン ア ミ ド 、

(109) JP 2005-508940 A5 2006.1.5



　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル プ
ロ ピ オ ニ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） ペ ン
タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － ベ ン ゾ イ ル － ２
（ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド 、
　 Ｎ － （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） －
２ － （ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ヒ ド ロ キ シ － ５ － （ １ － （ ４ － （ ３ － フ ェ ニ ル
プ ロ ピ ル ） － ２ （ Ｓ ） － Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ペ ン タ
ン ア ミ ド 、 及 び
　 （ ４ （ Ｓ ） － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － ２ ， ２ － ジ オ キ ソ ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル ） － ２ －
（ Ｒ ） － フ ェ ニ ル メ チ ル － ４ （ Ｓ ） － ア ミ ノ － ５ － （ １ － （ ４ － カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ －
２ － （ Ｓ ） Ｎ ’ － （ ｔ － ブ チ ル カ ル ボ キ サ ミ ド ） － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） ） － ペ ン タ ン ア ミ ド
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 前 記 使 用 。
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