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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 （ Ｉ ） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 ：
　 Ａ は 、 フ ラ ン 、 ジ オ キ ソ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ロ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ
ラ ン 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ ー
ル 、 オ キ サ ゾ リ ン 、 オ キ サ ゾ リ ジ ン 、 チ ア ゾ ー ル 、 イ ソ チ ア ゾ ー ル 、 チ ア ジ ア ゾ ー ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ン 、 イ ン ド ー ル 、 イ ソ イ ン ド ー ル 、 イ ン ダ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ン 、 キ ナ ゾ リ
ン 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル ま た は ト リ ア ゾ ー ル で あ り ；
　 Ｘ は 、 Ｎ ま た は Ｃ Ｈ で あ り ；
　 Ｒ １ は 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、
シ ア ノ 、 ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ
６ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｏ Ｒ ７ 、 － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ
６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５

Ｒ ６ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７ － Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｒ ７ で あ り ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ ま た は ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル
で あ り ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 ま た は ハ ロ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 、 ハ ロ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ で あ り ；
こ こ に 、
　 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 独 立 し て 、 ； あ る い は 、 Ｒ ５

お よ び Ｒ ６ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｎ 、 Ｓ ま た は Ｏ か ら 選 択
さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 し て い て も よ い 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ ま た は ７
員 の 飽 和 ま た は 不 飽 和 環 を 形 成 し 、 該 環 は 、 ハ ロ （ 例 え ば 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ ）
、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ６ ア ル コ
キ シ か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 に よ り さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ ７ は 、 水 素 お よ び Ｃ １ － ６ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
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ま た は 　

　

水 素 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル で あ る か



　 ｎ は １ ～ ４ で あ る ：
た だ し ：
　 ａ ） Ａ が チ ア ゾ ー ル （ こ こ に 、 チ ア ゾ ー ル 硫 黄 は 、 ４ － ピ リ ジ ル 基 と 同 じ 側 に あ る ） で
あ り ； Ｘ が Ｎ で あ り ； Ｒ １ が 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア
ノ 、 ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ で あ り ； Ｒ ２

が 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ ま た は ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ ３ が 水 素 ま た は ハ ロ で あ る 場 合 ； Ｒ ４ は Ｎ Ｈ ２ 以 外 で あ り ；
　 ｂ ） Ｘ が Ｎ で あ り 、 Ａ が ピ ラ ゾ ー ル （ こ こ に 、 Ｘ を 含 有 す る 環 は 、 ピ ラ ゾ ー ル 環 窒 素 に
隣 接 す る 炭 素 原 子 で ピ ラ ゾ ー ル 環 に 結 合 し て い る ） で あ り 、

］
で 示 さ れ る 化 合 物 、 そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 ま た は 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ａ が 、 １ 個 の Ｒ ４ 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い イ ミ ダ ゾ ー ル で あ る 、 前 記 請 求 項
い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｘ が Ｎ で あ る 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ １ が 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ －

６ ア ル コ キ シ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｏ Ｒ ７ 、
－ Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７

－ Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｒ ７ で あ る 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ ２ が 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は フ ル オ ロ で あ る 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ ３ が 水 素 で あ る 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ ４ が 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は ハ ロ で あ る 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 独 立 し て 、 ； あ る い は 、 Ｒ ５

お よ び Ｒ ６ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ
ロ リ ジ ン ま た は ピ ペ ラ ジ ン 環 を 形 成 し 、 そ れ ら は 各 々 、 ハ ロ （ 例 え ば 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ
、 ブ ロ モ ） 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま た は Ｃ １

－ ４ ア ル コ キ シ に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 、 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ａ が イ ミ ダ ゾ ー ル で あ り ；
　 Ｘ が Ｎ で あ り ；
　 Ｒ １ が 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル コ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ －

６ ア ル コ キ シ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｏ Ｒ ７ 、 －
Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ Ｒ ６ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７ 、 － Ｎ Ｒ ５ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ７

－ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｒ ７ で あ り ；
　 Ｒ ２ が 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は フ ル オ ロ で あ り ；
　 Ｒ ３ が 水 素 ま た は ハ ロ で あ り ；
　 Ｒ ４ が 、 水 素 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル ま た は ハ ロ で あ り ；
　 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ が 、 独 立 し て 、 水 素 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か ； あ る
い は 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ ペ
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ｉ ） Ｒ ２ が 水 素 で あ る 場 合 、
Ｒ ４ は 水 素 ま た は Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 以 外 で あ り 、 あ る い は ｉ ｉ ） Ｒ ２ が Ｃ １ － ６ ア ル キ ル
、 ハ ロ 、 シ ア ノ ま た は ペ ル フ ル オ ロ Ｃ １ － ６ ア ル キ ル で あ る 場 合 、 Ｒ ３ は 水 素 以 外 で あ る

　
ま

た は 　

　

水 素 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル で あ る か

　
ま た

は 　

　
　



リ ジ ン 、 ピ ロ リ ジ ン ま た は ピ ペ ラ ジ ン 環 を 形 成 し 、 そ れ ら は 各 々 ハ ロ （ 例 え ば 、 フ ル オ ロ
、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ ） 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル ま
た は Ｃ １ － ４ ア ル コ キ シ に よ り 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ ７ が 、 水 素 お よ び Ｃ １ － ６ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；

　 ｎ が １ ～ ４ で あ る 、
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 化 合 物 が ：
　 ４ － ｛ ２ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル － ５ － ［ ６ － メ チ ル ］ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル － １ Ｈ － イ ミ
ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ｝ － ２ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － フ ェ ニ ル ） － ピ リ ジ ン （ 実 施 例 ８
４ ） ；
　 ４ － ｛ ４ － ［ ４ － （ ２ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル － ５ － ｛ ６ － メ チ ル ｝ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル
－ １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ］ － フ ェ ニ ル ｝ － モ ル ホ リ ン （
実 施 例 ８ ６ ） ；

　 ４ － ｛ ４ － ［ ４ － （ ２ － イ ソ プ ロ ピ ル － ５ － ｛ ６ － メ チ ル ｝ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル － １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ］ － フ ェ ニ ル ｝ － モ ル ホ リ ン （ 実 施
例 ９ ７ ） ；
　 ４ － （ ４ － ｛ ４ － ［ ２ － イ ソ プ ロ ピ ル － ５ － （ ６ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ） － １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ］ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ － ベ ン ジ ル ） － ジ メ チ ル － ア ミ ン
（ 実 施 例 １ ０ ５ ） ；
　 ４ － （ ４ － ｛ ４ － ［ ２ － イ ソ プ ロ ピ ル － ５ － （ ６ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ） － １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ］ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ － ベ ン ジ ル ） － モ ル ホ リ ン （ 実 施
例 １ ０ ４ ） ；

　 （ ４ － ｛ ４ － ［ ２ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル － ５ － （ ６ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ） － １
Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ］ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ － ベ ン ジ ル ） － ピ ロ リ ジ ン （ 実 施
例 １ ０ ３ ） ；
　 ４ － （ ２ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル － ５ － ｛ ６ － メ チ ル ｝ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル － １ Ｈ － イ ミ
ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ２ － ［ ４ － （ ２ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル － エ ト キ シ ） － フ ェ ニ ル
］ － ピ リ ジ ン （ 実 施 例 １ ０ ８ ） ； お よ び
　 ４ － ｛ ４ － ［ ４ － （ ２ － メ チ ル － ５ － ｛ ６ － メ チ ル ｝ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル － １ Ｈ － イ
ミ ダ ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ］ － フ ェ ニ ル ｝ － モ ル ホ リ ン （ 実 施 例 ９ ８
） ；
ま た は そ の 医 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 前 記 請 求 項 い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 お よ び 医 薬 上 許 容 さ れ る 担 体 ま た は 希 釈 剤 を 含
有 す る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 哺 乳 類 に お け る 、 Ａ Ｌ Ｋ ５ 受 容 体 に よ り 介 在 さ れ る 障 害 の 治 療 ま た は 予 防 用 の 医 薬 の 製
造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ０ い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 疾 患 が 、 慢 性 腎 疾 患 、 急 性 腎 疾 患 、 創 傷 治 癒 、 関 節 炎 、 骨 粗 鬆 症 、 腎 疾 患 、 鬱 血 性 心 不
全 、 胃 潰 瘍 、 目 の 障 害 、 角 膜 創 、 糖 尿 病 性 ネ フ ロ パ シ ー 、 神 経 機 能 障 害 、 ア ル ツ ハ イ マ ー
病 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 腹 膜 癒 着 お よ び 皮 下 癒 着 、 限 定 す る も の で は な い が 、 肺 線
維 症 、 腎 臓 線 維 症 、 肝 臓 線 維 症 ［ 例 え ば 、 Ｂ 型 肝 炎 ウ イ ル ス （ Ｈ Ｂ Ｖ ） 、 Ｃ 型 肝 炎 ウ イ ル
ス （ Ｈ Ｃ Ｖ ） ］ 、 ア ル コ ー ル 性 肝 炎 、 後 腹 膜 線 維 症 、 腸 間 膜 線 維 症 、 ヘ モ ク ロ マ ト ー シ ス
お よ び 原 発 性 胆 汁 性 肝 硬 変 、 子 宮 内 膜 症 、 ケ ロ イ ド お よ び 再 狭 窄 を 含 む 線 維 症 が 主 要 要 因

(4) JP 2005-539000 A5 2006.9.14

　

　

　



で あ る 、 請 求 項 １ ２ 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ４ 】
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　 医 薬 と し て 用 い る た め の 請 求 項 １ ～ １ ０ い ず れ か １ 項 記 載 の 化 合 物 。
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