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【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
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【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 ［ 1］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Zは -NH-C(=X)-N(R 1 )-ま た は -N=C(R 2 )-N(R 1 )-で あ り ；
　 R 1 は 水 素 ；
(C1～ C5)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
(C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ お よ び (C3～ C7)シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 お よ び ア リ ー ル （ た だ し
ア リ ー ル 環 は ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ
お よ び ジ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換
さ れ て い て も よ い ） か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も
よ い (C1～ C10)ア ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 水 素 ； ア ミ ノ ； (C1～ C5)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 (C3～ C7)シ



ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア リ ー ル （ た だ し ア リ ー ル 環 は ヒ ド ロ キ シ 、 (C1～ C5)ア ル コ
キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ か ら な る 群
よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） か ら な る 群 よ り 独 立 に 選
択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い (C1～ C5)ア ル キ ル 、 (C1～ C5)ア ル コ キ シ
、 (C1～ C5)ア ル キ ル チ オ 、 モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ で あ
り ；
　 R 3 お よ び R 4 は 独 立 に 水 素 、 ハ ロ ゲ ン ま た は (C1～ C5)ア ル キ ル で あ り ；
　 Xは 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ る ）
の 六 環 式 化 合 物 お よ び そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 式 ［ 1］ の 化 合 物 の 9位 の 立 体 化 学 が S立 体 配 置 で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 式 ［ 1A］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Xは 酸 素 で あ り 、 か つ R 1 、 R 3 お よ び R 4 は 請 求 項 1に 定 義 の と お り で あ る ） で 表 さ れ
る 、 請 求 項 1ま た は 2記 載 の 化 合 物 お よ び そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 R 1 が 水 素 ； ま た は
(C1～ C3)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C3)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
(C1～ C3)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 (C3～ C7)シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 お よ び ア リ ー ル （ た だ し ア リ
ー ル 環 は ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か
ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1も し く は 3個 の
部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い (C1～ C8)ア ル キ ル で あ り ； か つ
　 R 3 お よ び R 4 は 水 素 で あ る 、 請 求 項 3記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 R 1 が (C1～ C8)ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル -(C1～ C8)ア ル キ ル 、 複 素 環 -(C1～ C8)ア ル キ ル 、 ア ル
コ キ シ フ ェ ニ ル (C1～ C8)ア ル キ ル ま た は ハ ロ ゲ ン フ ェ ニ ル (C1～ C8)ア ル キ ル で あ る 、 請 求
項 4記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 1 が メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-プ ロ ピ ル 、 1-メ チ ル エ チ ル 、 n-ブ チ ル 、 1,1-ジ メ チ ル エ チ ル 、
2-メ チ ル プ ロ ピ ル 、 2,2-ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 、 n-ペ ン チ ル 、 3-メ チ ル ブ チ ル 、 2-n-ヘ キ シ ル
、 3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル 、 n-ヘ プ チ ル 、 n-オ ク チ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ネ チ ル 、 2-(ジ メ チ ル
ア ミ ノ )エ チ ル 、 2-(4-モ ル ホ リ ノ )エ チ ル 、 3-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )プ ロ ピ ル 、 2-(ピ リ ジ ン -2
-イ ル )エ チ ル 、 2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル )エ チ ル 、 2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ チ ル 、 2-(4-ク ロ
ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル 、 2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ま た は 3-フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル で あ る 、
請 求 項 5記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 3～ 6の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物
　 a） (9S)-1-ブ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ
ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 b） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(4-モ ル ホ リ ノ )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4''
:6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ
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オ ン 塩 酸 塩 ；
　 c） (9S)-1-[3-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )プ ロ ピ ル ]-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3''
,4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-
ト リ オ ン 塩 酸 塩 ；
　 d） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド
リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 e） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(ピ リ ジ ン -2-イ ル )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',
4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-
ト リ オ ン 塩 酸 塩 ；
　 f） (9S)-9-エ チ ル -1-ヘ プ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 g） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-プ ロ ピ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 h） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',
4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-
ト リ オ ン 塩 酸 塩 ；
　 i） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン
；
　 j） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 k） (9S)-9-エ チ ル -1-ヘ キ シ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 l） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 m） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H
)-ト リ オ ン ；
　 n） (9S)-1-ベ ン ジ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 o） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 p） (9S)-1,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',
2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 q） (9S)-1-[2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3''
,4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-
ト リ オ ン ；
　 r） (9S)-9-エ チ ル -1-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H
)-ト リ オ ン ；
　 s） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(1-メ チ ル エ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
お よ び
　 t） (9S)-1-(3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン
。
【 請 求 項 ８ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 7記 載 の 化 合 物
　 a） (9S)-1-ブ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ
ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
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　 b） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド
リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 c） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 d） (9S)-9-エ チ ル -1-ヘ キ シ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 e） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 f） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン ；
　 g） (9S)-1-[2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3''
,4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-
ト リ オ ン ；
　 h） (9S)-9-エ チ ル -1-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H
)-ト リ オ ン ； お よ び
　 i） (9S)-1-(3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2,10,13(3H,9H,15H)-ト リ オ ン
。
【 請 求 項 ９ 】
　 式 ［ 1A］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Xは 硫 黄 で あ り 、 か つ R 1 、 R 3 お よ び R 4 は 請 求 項 1の 定 義 と 同 じ で あ る ） の 請 求 項 1
ま た は 2記 載 の 化 合 物 お よ び そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 R 1 が 水 素 ； (C1～ C3)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C3)ア ル キ
ル ア ミ ノ 、 ジ (C1～ C3)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 (C3～ C7)シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア リ ー ル
（ た だ し ア リ ー ル 環 は ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ ま た は ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択
さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3
個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い (C1～ C8)ア ル キ ル で あ り ； か つ
　 R 3 お よ び R 4 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 9記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 1 が フ ェ ニ ル ま た は (C1～ C8)ア ル キ ル で あ る
、 請 求 項 10記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 1 が 、 3-メ チ ル ブ チ ル ま た は n-ペ ン チ ル で あ る 、 請 求 項 11記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 9～ 12の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物
　 a） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2(3H)-チ オ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 b） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド
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１ 個 の を 置 換 基 に 有 す る (C1～ C8)ア ル キ ル

フ ェ ネ チ ル



リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2(3H)-チ オ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
お よ び
　 c） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -2(3H)-チ オ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 式 ［ 1B］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 は 請 求 項 1に 定 義 の と お り で あ る ） の 請 求 項 1ま た は 2記 載 の
化 合 物 お よ び そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 R 1 が 水 素 ；
(C1～ C3)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C3)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
(C1～ C3)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 (C3～ C7)シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 お よ び ア リ ー ル （ た だ し ア リ
ー ル 環 は ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3
個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い ） か ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置
換 さ れ て い て も よ い (C1～ C8)ア ル キ ル で あ り ；
　 R 2 が 水 素 ；
ア ミ ノ ；
(C1～ C5)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
(C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ 、 (C3～ C7)シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 お よ び ア リ ー ル か ら な る 群 よ
り 独 立 に 選 択 さ れ る 1か ら 3個 の 部 分 で 置 換 さ れ て い て も よ い (C1～ C5)ア ル キ ル ； (C1～ C5)
ア ル キ ル チ オ ； (C1～ C5)ア ル コ キ シ ； モ ノ (C1～ C5)ア ル キ ル ア ミ ノ ； お よ び ジ (C1～ C5)ア
ル キ ル ア ミ ノ で あ り ；
　 R 3 が 水 素 ま た は (C1～ C3)ア ル キ ル で あ り ； か つ
　 R 4 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 14記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 R 1 が メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-プ ロ ピ ル 、 1-メ チ ル エ チ ル 、 n-ブ チ ル 、 1,1-ジ メ チ ル エ チ ル 、
2-メ チ ル プ ロ ピ ル 、 2,2-ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 、 n-ペ ン チ ル 、 3-メ チ ル ブ チ ル 、 2-n-ヘ キ シ ル
、 3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル 、 n-ヘ プ チ ル 、 n-オ ク チ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ネ チ ル 、 2-(ジ メ チ ル
ア ミ ノ )エ チ ル 、 2-(4-モ ル ホ リ ノ )エ チ ル 、 3-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )プ ロ ピ ル 、 2-(ピ リ ジ ン -2
-イ ル )エ チ ル 、 2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル )エ チ ル 、 2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ チ ル 、 2-(4-ク ロ
ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ま た は 2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル 、 3-フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル で あ り ；
　 R 2 が 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 (メ チ ル ア
ミ ノ )メ チ ル 、 (ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
、 2-ピ リ ジ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 ブ チ ル ア
ミ ノ ま た は ジ メ チ ル ア ミ ノ で あ り ；
　 R 3 が 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ； か つ
　 R 4 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 15記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 14～ 16の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物
　 a） (9S)-1-ブ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ
ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
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　 b） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(4-モ ル ホ リ ノ )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4''
:6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン 塩
酸 塩 ；
　 c） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-プ ロ ピ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 d） (9S)-1-ベ ン ジ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 e） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド
リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 f） (9S)-2,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ
ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 g） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 h） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 i） (9S)-2,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 j） (9S)-2,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6
',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 k） (9S)-9-エ チ ル -1-ヘ プ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 l） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-メ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ
ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 m） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 n） (9S)-9-エ チ ル -1-ヘ キ シ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 o） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 p） (9S)-1,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',
2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 q） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-[2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 r） (9S)-1-[2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3''
,4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ
ン ；
　 s） (9S)-9-エ チ ル -1-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 t） (9S)-9-エ チ ル -1-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-ヒ ド ロ キ シ -2-メ チ ル -1H,12H
-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H
,15H)-ジ オ ン ；
　 u） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(1-メ チ ル エ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 v） (9S)-1-(3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 w） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-メ ト キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',
4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン
；
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　 x） (9S)-2,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 y） (9RS)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -4-メ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 z） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 aa） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )-2-メ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 bb） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-メ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 cc） (9S)-2,9-ジ エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン
ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 dd） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -2-プ ロ ピ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 ee） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3''
,4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ
ン ；
　 ff） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-
ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,
15H)-ジ オ ン ；
　 gg） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ
ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15
H)-ジ オ ン ；
　 hh） (9S)-2-ク ロ ロ メ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ
[3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-
ジ オ ン ；
　 ii） (9S)-2-ア ミ ノ メ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4''
:6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 jj） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -2-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 kk） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-2-メ チ ル チ オ -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 ll） (9S)-9-エ チ ル -2-エ チ ル チ オ -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 mm） (9S)-2-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-
ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,
15H)-ジ オ ン 塩 酸 塩 ； お よ び
　 nn） (9S)-2-(ブ チ ル ア ミ ノ )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ
ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)
-ジ オ ン 塩 酸 塩 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 下 記 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 17記 載 の 化 合 物
　 a） (9S)-1-ブ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ
ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 b） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド
リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
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　 c） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(3-メ チ ル ブ チ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 d） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7'
]イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 e） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']イ ン ド リ
ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 f） (9S)-9-エ チ ル -1-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3
'',4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ
オ ン ；
　 g） (9S)-1-(3,3-ジ メ チ ル ブ チ ル )-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',
7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 h） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-メ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':6',7']
イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン ；
　 i） (9S)-9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',
4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン
； お よ び
　 j） (9S)-2-ア ミ ノ メ チ ル -9-エ チ ル -9-ヒ ド ロ キ シ -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',4'':
6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 活 性 成 分 と し て 請 求 項 1～ 18の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体
と を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 経 口 ま た は 非 経 口 投 与 に 適 し た 、 請 求 項 19記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 医 薬 品 調 製 の た め の 、 請 求 項 1～ 18の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 細 胞 増 殖 性 障 害 治 療 用 の 医 薬 品 を 調 製 す る た め の 、 請 求 項 1～ 18の い ず れ か 一 項 記 載 の
化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 癌 治 療 用 の 医 薬 品 を 調 製 す る た め の 、 請 求 項 1～ 18の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物 の 使 用
。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 細 胞 増 殖 性 障 害 の 治 療 法 で あ っ て 、 そ れ を 必 要 と す る 患 者 に 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 1～ 1
8の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階 を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 細 胞 増 殖 性 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 24記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 癌 が 固 形 腫 瘍 で あ る 、 請 求 項 25記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 癌 が 結 腸 直 腸 癌 、 肺 癌 、 乳 癌 、 胃 癌 、 子 宮 頸 癌 お よ び 膀 胱 癌 で あ る 、 請 求 項 24～ 25の い
ず れ か 一 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 式 ［ 2］
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（ 式 中 、 R 1 、 R 3 、 R 4 お よ び Xは 請 求 項 1に 定 義 の と お り で あ り 、 か つ R 5 は (C1～ C5)ア ル カ ノ
イ ル で あ る ） の 化 合 物 の 製 造 法 で あ っ て 、
式 ［ 3］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 、 R 3 、 R 4 お よ び R 5 は 上 記 定 義 と 同 じ で あ る ） の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 、 式 ［ 4
］
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Xは 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ り 、 か つ L 1 お よ び L 2 は 脱 離 基 で あ る ） の 化 合 物 と 塩 基 存
在 下 で 反 応 さ せ る 段 階 を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 式 ［ 5］
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 は 請 求 項 1の 定 義 と 同 じ で あ り 、 か つ R 5 は (C1～ C5)ア ル カ ノ
イ ル で あ る ） の 化 合 物 の 製 造 法 で あ っ て 、
式 ［ 3］

(9) JP 2005-511643 A5 2006.1.5



　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 、 R 3 、 R 4 お よ び R 5 は 上 記 定 義 と 同 じ で あ る ） の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 、 式 ［ 6
］
　
　
　
　
　
（ 式 中
R 2 は 請 求 項 1に 定 義 の と お り で あ り ； R 6 は 酸 素 ； 硫 黄 ； =(OR 7 ) 2 （ た だ し R 7 は (C1～ C3)ア ル
キ ル で あ る ） ； =NR 8 （ た だ し R 8 は 水 素 、 (C1～ C3)ア ル キ ル 、 (C1～ C3)ア ル カ ノ イ ル 、 ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る ） ； =N + R 9 R 1 0 （ た だ し R 9 お よ び R 1 0 は 独 立 に (C1～ C3)ア ル キ ル で
あ る ） ； ま た は ハ ロ ゲ ン で あ り ； か つ L 1 は 脱 離 基 で あ る ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ る 段 階 を 含
む 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 請 求 項 1に 定 義 の と お り の 式 ［ 1］
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Z、 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び R 4 は 請 求 項 1に 定 義 の と お り で あ る ） の 化 合 物 ま た は そ の 薬
学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 製 造 法 で あ っ て 、
式 ［ 1'］
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Z、 R 1 、 R 2 お よ び R 4 は 上 記 定 義 の と お り で あ り ； か つ R 5 は (C1～ C5)ア ル カ ノ イ ル
で あ る ） の 化 合 物 を 、 ヒ ド ラ ジ ン ま た は そ の 誘 導 体 に よ る 脱 ア シ ル 化 に 供 す る 段 階 を 含 む
方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 請 求 項 １ ～ １ ８ 記 載 の 化 合 物

。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
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の い ず れ か に 六 環 式 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 有
効 成 分 と し て 含 有 す る 、 細 胞 増 殖 性 障 害 の 治 療 剤



【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ８ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ８ ０ 】
（ a） (9S)-9-ア セ ト キ シ -2-ア セ ト キ シ メ チ ル -9-エ チ ル -1-ペ ン チ ル -1H,12H-ピ ラ ノ [3'',
4'':6',7']イ ン ド リ ジ ノ [1',2':6,5]ピ リ ド [4,3,2-de]キ ナ ゾ リ ン -10,13(9H,15H)-ジ オ ン
　 参 考 実 施 例 5.14の (20S)-9-ア ミ ノ -7-(ペ ン チ ル ア ミ ノ )カ ン プ ト テ シ ン 20-ア セ テ ー ト 塩
酸 塩 （ 1.61g、 3.07mmol） の 無 水 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 120ml） 溶 液 を 氷 浴 中 で 冷 却 し 、 こ れ に
塩 化 ア セ ト キ シ ア セ チ ル （ 4.3ml） お よ び ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン （ 1.07ml） を 逐 次
加 え た 。 添 加 後 、 混 合 物 を 室 温 ま で 加 温 し 終 夜 撹 拌 し た 。 水 （ 50ml） を 加 え 、 混 合 物 を ジ
ク ロ ロ メ タ ン （ 100ml） で 抽 出 し た 。 ジ ク ロ ロ メ タ ン 層 を 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 MgSO 4 で 乾 燥 し
、 減 圧 濃 縮 し た 。 得 ら れ た 残 渣 を カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ （ 溶 離 剤 ： 酢 酸 エ チ ル /ヘ キ サ
ン =8/1） で 精 製 し て 、 純 粋 な 生 成 物 を 得 た （ 1.72 、 98％ ） 。
1 H NMR (400 MHz) δ (CDCl 3 ) 0.91 (t, J = 7.3 Hz, 3H), 0.97 (t, J = 7.5 Hz, 3H), 1
.31-1.48 (m, 4H), 1.70-1.82 (m, 2H), 2.08-2.30 (m, 2H), 2.22 (s, 3H), 2.25 (s, 3
H), 3.86 (t, J = 7.9 Hz, 2H), 5.04 (s, 2H), 5.26 (s, 2H), 5.39 (d, J = 17.1 Hz, 
1H), 5.66 (d, J = 17.1 Hz, 1H), 7.13 (s, 1H), 7.19 (dd, J = 2.0お よ び 6.6 Hz, 1H)
, 7.63-7.73 (m, 2H); MS (ES) m/z 573(M+ +1)。
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