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　 下 記 式 Ｉ の 化 合 物 あ る い は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 。
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ［ 式 中 、
　 Ｒ １ は 、
　 （ ａ ） － Ｘ － ア リ ー ル － Ｙ － Ｚ 、 お よ び
　 （ ｂ ） － Ｘ － ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｙ － Ｚ
か ら 選 択 さ れ 、
　 ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は 未 置 換 で あ る か 独 立 に Ａ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基
で 置 換 さ れ て お り ；
　 ア リ ー ル は 、 フ ェ ニ ル ま た は ナ フ チ ル で あ り ；
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 独 立 に Ｎ 、 Ｏ お よ び Ｓ （ Ｏ ） ｎ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ４ 個 の ヘ テ ロ 原
子 を 有 す る 単 環 式 ま た は 縮 合 二 環 式 芳 香 環 構 造 で あ り ； 前 記 単 環 式 の 環 ま た は 前 記 二 環 式
環 構 造 の 各 環 は ５ ～ ６ 員 環 で あ り ；
　 Ｘ は 、 結 合 、 Ｃ Ｈ ２ 、 Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） 、 Ｃ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ お よ び Ｃ ３ ～ Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ
リ デ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｙ は 、 － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ － 、 － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － 、 － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － 、 Ｓ Ｃ Ｒ ７

Ｒ ８ － お よ び － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ５ Ｒ ６ － か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｈ お よ び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ａ は 、 Ｃ １ － ４ ア ル キ ル 、 Ｃ １ － ４ ア ル ケ ニ ル 、 － Ｏ Ｃ １ － ４ ア ル キ ル お よ び ハ ロ ゲ ン
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル お よ び － Ｏ ア ル キ ル は そ れ ぞ れ １ ～ ５ 個
の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、
－ Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ５ ア ル ケ ニ ル 、 － Ｏ Ｃ ２ ～ Ｃ ５ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ３ － ６

シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル お よ び － Ｃ Ｏ ２ Ｈ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ
ル 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ５ ア ル ケ ニ ル 、 － Ｏ Ｃ ２ ～ Ｃ ５ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ３

－ ６ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル は １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ
れ て い て も 良 く 、 Ｃ ３ － ６ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル は さ ら に 独 立 に Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル
キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 に よ っ て 場 合 に よ っ て は
置 換 さ れ て い て も 良 く 、 前 記 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル は １ ～ ３
個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 あ る い は Ｒ ７ と Ｒ ８ が 一 体 と な っ て 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 形 成 し て い て も 良
く 、 前 記 Ｃ ３ ～ Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 基 は １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て
い て も 良 く ；
　 あ る い は 、 Ｒ １ が － Ｘ － フ ェ ニ ル － Ｙ － Ｚ で あ り 、 Ｙ が － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ で あ り 、 Ｒ ７ が
Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ － ５ ア ル キ ル 、 － Ｏ
Ｃ ２ － ５ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ － ６ シ ク ロ ア ル キ ル お よ び フ ェ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 場
合 、 Ｒ ８ は 場 合 に よ っ て は Ｙ に 対 し て オ ル ト 位 で フ ェ ニ ル 環 に 連 結 さ れ た １ ～ ２ 炭 素 架 橋
で あ っ て も 良 く 、 そ れ に よ っ て 前 記 フ ェ ニ ル 環 に 縮 合 し た ５ ま た は ６ 員 複 素 環 が 形 成 さ れ
；
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　 Ｒ ２ は 、 １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い Ｃ １ ～ Ｃ ４ ア ル キ
ル で あ り ；
　 Ｒ ３ は 、
　 （ ａ ） ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、
　 （ ｂ ） ベ ン ゾ イ ソ チ ア ゾ リ ル 、
　 （ ｃ ） ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、
　 （ ｄ ） ア リ ー ル 、
　 （ ｅ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） ア リ ー ル 、
　 （ ｆ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
　 （ ｇ ） － Ｏ ア リ ー ル 、
　 （ ｈ ） － Ｏ ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
　 （ ｉ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｎ ア リ ー ル 、 お よ び
　 （ ｊ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｎ ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ３ は 独 立 に ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ － ３ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｃ １ － ３ ア ル キ ル お よ び － Ｓ Ｃ １ － ３

ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く 、 Ｃ １

－ ３ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｃ １ － ３ ア ル キ ル お よ び － Ｓ Ｃ １ － ３ ア ル キ ル は １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン
に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 各 Ｒ ４ は 、 Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル か ら 場 合
に よ っ て は 選 択 さ れ て も 良 く 、 Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル は １ ～
５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 ｎ は ０ ～ ２ の 整 数 で あ り ；
　 ｐ は １ ～ ３ の 整 数 で あ る 。 ］
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ ３ が ３ － ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 － Ｏ － フ ェ ニ ル お よ び － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ ３ が 独 立 に ハ ロ ゲ ン 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ３ ア
ル キ ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く 、 前 記 －
Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル が １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ
て は 置 換 さ れ て い て も 良 い 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ １ が － Ｘ － フ ェ ニ ル － Ｙ － Ｚ で あ り 、 フ ェ ニ ル が 未 置 換 で あ る か 独 立 に Ａ か ら 選 択 さ
れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｘ が 結 合 で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｙ が － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － で あ り 、 Ｒ ７ が Ｈ お よ び Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ 、 Ｒ ８ が Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ が １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て
場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｙ が － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － で あ り 、 Ｒ ７ が Ｈ お よ び Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ 、 Ｒ ８ が Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｙ が － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｈ Ｒ ６ － で あ り 、 Ｒ ６ が Ｃ １ － ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ － ３ ア ル キ ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ れ ら は １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ
て い て も 良 い 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ａ が Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 １ ０ 】
　 Ｒ ２ が Ｃ １ － ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ Ｆ ３ か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｒ ３ が － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル で あ り 、 Ｒ ３ が 独 立 に － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ お よ び ハ ロ
ゲ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い
請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 ｐ が １ で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 Ｚ が － Ｃ Ｏ ２ Ｈ で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 Ｒ １ が
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ り 、
　 Ｘ が 、 結 合 、 Ｃ Ｈ ２ 、 Ｃ Ｈ （ Ｃ Ｈ ３ ） 、 Ｃ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ お よ び Ｃ ３ ～ Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ
リ デ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｙ が 、 － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － お よ び Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ５ Ｒ ６ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｚ が 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｈ お よ び テ ト ラ ゾ ー ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ａ が 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ が そ れ ぞ れ 独 立 に 、 Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び －
Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ ８ が ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お
よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ の Ｃ

１ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル が そ れ ぞ れ １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て
場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 ｑ が ０ ～ ３ の 整 数 で あ り ；
　 ｐ が １ で あ り ；
　 Ｒ ２ が 、 Ｃ Ｆ ３ お よ び Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ３ が 、
　 （ ａ ） ３ － ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、
　 （ ｂ ） ３ － ベ ン ゾ イ ソ チ ア ゾ リ ル 、
　 （ ｃ ） ３ － ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、
　 （ ｄ ） ア リ ー ル 、
　 （ ｅ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル 、
　 （ ｆ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
　 （ ｇ ） － Ｏ フ ェ ニ ル 、
　 （ ｈ ） － Ｏ ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
　 （ ｉ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｎ フ ェ ニ ル お よ び
　 （ ｊ ） － Ｓ （ Ｏ ） ｎ ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル が ピ リ ジ ル お よ び キ ノ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 ｎ が ０ ～ ２ の 整 数 で あ り 、
　 Ｒ ３ が 、 独 立 に ハ ロ ゲ ン 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル か ら 選 択 さ

(5) JP 2006-500384 A5 2007.1.18



れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く 、 前 記 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル
お よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル が １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も
良 い 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ｘ が 、 結 合 お よ び Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｙ が 、 － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － ま た は － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ５ Ｒ ６ － か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｚ が 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｈ で あ り ；
　 Ａ が 、 Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ ；
　 Ｒ ５ が Ｈ で あ り ；
　 Ｒ ６ が 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル が １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場
合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 Ｒ ７ が 、 Ｈ お よ び Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ８ が 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ ２ が 、 Ｃ Ｈ ３ で あ り ；
　 Ｒ ３ が 、
　 （ ａ ） ３ － ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、
　 （ ｂ ） ア リ ー ル 、
　 （ ｃ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル 、
　 （ ｄ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） ピ リ ジ ル 、 お よ び
　 （ ｅ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） キ ノ リ ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ３ が 独 立 に ハ ロ ゲ ン 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ
る １ ～ ３ 個 の 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く 、 前 記 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お
よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル が １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良
く ；
　 ｑ が ０ ～ ３ の 整 数 で あ る 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 ｑ が ０ ま た は １ で あ り ； Ｘ お よ び Ｙ Ｚ は 互 い に 対 し て メ タ ま た は パ ラ 位 で あ る 請 求 項 １
５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 下 記 式 Ｉ Ａ を 有 す る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 。
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ［ 式 中 、
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　 Ｘ は 、 結 合 お よ び Ｃ Ｈ ２ か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｙ は 、 － Ｏ Ｃ Ｒ ７ Ｒ ８ － お よ び － Ｃ Ｈ ２ Ｃ Ｒ ５ Ｒ ６ － か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｚ は 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｈ で あ り ；
　 Ａ は 、 Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ お よ び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ ；
　 ｑ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
　 Ｒ ４ は 、 Ｃ １ － ３ ア ル キ ル 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ お よ び － Ｏ Ｃ Ｆ ３ か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ ；
　 ｐ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 Ｒ ５ は 、 Ｈ お よ び Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル は
１ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 Ｒ ６ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル は １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に
よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く ；
　 Ｒ ７ は 、 Ｈ お よ び １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い Ｃ １ ～ Ｃ

３ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ８ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル で あ り 、 そ れ は １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換
さ れ て い て も 良 く ；
　 Ｒ ２ は 、 Ｃ Ｈ ３ で あ り ；
　 Ｒ ３ は 、
　 （ ａ ） ３ － ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、
　 （ ｂ ） － Ｏ － フ ェ ニ ル 、 お よ び
　 （ ｃ ） － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 Ｒ ３ は 独 立 に ハ ロ ゲ ン 、 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ
る １ ～ ３ 個 の 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 く 、 前 記 － Ｏ Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル お
よ び Ｃ １ － ３ ア ル キ ル は １ ～ ５ 個 の ハ ロ ゲ ン に よ っ て 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良
い 。 ］
【 請 求 項 １ ８ 】
　 Ｘ が 結 合 で あ り ；
　 Ｙ が 、 － Ｏ Ｃ ＊ Ｒ ７ Ｒ ８ － で あ り ；
　 Ｒ ４ が Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ お よ び － Ｏ Ｃ Ｆ ３ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ７ が Ｈ で あ り ；
　 Ｒ ８ が 、 １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ
ル で あ る 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 前 記 の 基 Ｙ の 炭 素 原 子 Ｃ ＊ が Ｒ 立 体 化 学 配 置 を 有 す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 前 記 の 基 Ｙ の 炭 素 原 子 Ｃ ＊ が Ｓ 立 体 化 学 配 置 を 有 す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 Ｒ ３ が － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル で あ り 、 そ れ が 独 立 に Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３

お よ び － Ｏ Ｃ Ｆ ３ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ
て い て も 良 い 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ で あ り ；
　 Ｙ が － Ｏ Ｃ ＊ Ｒ ７ Ｒ ８ － で あ り ；
　 Ｒ ４ が Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ お よ び － Ｏ Ｃ Ｆ ３ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ ７ が Ｈ で あ り ；
　 Ｒ ８ が １ ～ ３ 個 の ハ ロ ゲ ン で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ て い て も 良 い Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル
で あ る 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 ２ ３ 】
　 前 記 の 基 Ｙ の 炭 素 原 子 Ｃ ＊ が Ｒ 立 体 化 学 配 置 を 有 す る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 前 記 の 基 Ｙ の 炭 素 原 子 Ｃ ＊ が Ｓ 立 体 化 学 配 置 を 有 す る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 Ｒ ３ が － Ｃ （ ＝ Ｏ ） フ ェ ニ ル で あ り 、 そ れ が 独 立 に Ｃ ｌ 、 Ｃ Ｈ ３ 、 Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３

お よ び － Ｏ Ｃ Ｆ ３ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ
て い て も 良 い 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 下 記 の 名 称 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 。

(8) JP 2006-500384 A5 2007.1.18



【 表 １ 】
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【 請 求 項 ２ ７ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 お よ び 製 薬 上 許 容 さ れ る
担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 Ｉ Ｉ 型 糖 尿 病 治 療 用 の 医 薬 品 の 製 造 に お け る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の
製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 を 投 与 す る 段 階
を 有 す る 、
（ １ ） 非 イ ン シ ュ リ ン 依 存 型 糖 尿 病 （ Ｎ Ｉ Ｄ Ｄ Ｍ ） 、 （ ２ ） 高 血 糖 、 （ ３ ） 低 耐 糖 能 、 （
４ ） イ ン シ ュ リ ン 耐 性 、 （ ５ ） 肥 満 、 （ ６ ） 脂 質 障 害 、 （ ７ ） 異 脂 肪 血 症 、 （ ８ ） 高 脂 血
症 、 （ ９ ） 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 （ １ ０ ） 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、 （ １ １ ） 低 Ｈ Ｄ Ｌ レ
ベ ル 、 （ １ ２ ） 高 Ｌ Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 （ １ ３ ） ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 お よ び そ れ の 続 発 症 、 （
１ ４ ） 血 管 再 狭 窄 、 （ １ ５ ） 過 敏 性 腸 症 候 群 、 （ １ ６ ） 炎 症 性 腸 疾 患 、 （ １ ７ ） ク ロ ー ン
病 、 （ １ ８ ） 潰 瘍 性 大 腸 炎 、 （ １ ９ ） 腹 部 肥 満 、 （ ２ ０ ） 網 膜 症 、 （ ２ １ ） 乾 癬 、 （ ２ ２
） 高 血 圧 、 （ ２ ３ ） 代 謝 障 害 、 （ ２ ４ ） 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 多 症 （ 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 ）
、 な ら び に イ ン シ ュ リ ン 耐 性 が 一 つ の 要 素 と な っ て い る 他 の 疾 患 、 障 害 も し く は 状 態 か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ 以 上 の 疾 患 、 障 害 も し く は 状 態 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階
を 有 す る 、 該 患 者 で の 非 イ ン シ ュ リ ン 依 存 型 （ Ｉ Ｉ 型 ） 糖 尿 病 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階
を 有 す る 、 該 患 者 で の 高 血 糖 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段
階 を 有 す る 、 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 、 低 Ｈ Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 高 Ｌ Ｄ Ｌ
レ ベ ル 、 高 脂 血 症 お よ び 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 お よ び 異 脂 肪 血 症 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ る １ 以 上 の 疾 患 ま た は 状 態 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階
を 有 す る 、 該 患 者 で の 肥 満 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階
を 有 す る 、 該 患 者 で の ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 の 治 療 ま た は 発 生 リ ス ク 低 減 方 法 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
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　 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 該 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 、 な ら び に
　 （ １ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ γ 作 働 薬 お よ び 部 分 作 働 薬 ；
　 （ ２ ） ビ グ ア ニ ド 類 ；
　 （ ３ ） 蛋 白 チ ロ シ ン ホ ス フ ァ タ ー ゼ － １ Ｂ （ Ｐ Ｔ Ｐ － １ Ｂ ） 阻 害 薬 ；
　 （ ４ ） ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ （ Ｄ Ｐ － Ｉ Ｖ ） 阻 害 薬 ；
　 （ ５ ） イ ン シ ュ リ ン ま た は イ ン シ ュ リ ン 様 薬 ；
　 （ ６ ） ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 ；
　 （ ７ ） α － グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 薬 ；
　 （ ８ ） （ ａ ） Ｈ Ｍ Ｇ － Ｃ ｏ Ａ レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 薬 、 （ ｂ ） 胆 汁 酸 封 鎖 剤 、 （ ｃ ） ニ コ チ
ニ ル ア ル コ ー ル 、 ニ コ チ ン 酸 ま た は そ れ ら の 塩 、 （ ｄ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ α 作 働 薬 、 （ ｅ ） コ レ ス
テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 薬 、 （ ｆ ） ア シ ル Ｃ ｏ Ａ ： コ レ ス テ ロ ー ル ア シ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ （
Ａ Ｃ Ａ Ｔ ） 阻 害 薬 、 （ ｇ ） Ｃ Ｅ Ｔ Ｐ 阻 害 薬 お よ び （ ｈ ） フ ェ ノ ー ル 性 抗 酸 化 剤 か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 患 者 の 脂 質 プ ロ フ ァ イ ル を 改 善 す る 薬 剤 ；
　 （ ９ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ α ／ γ 二 重 作 働 薬 ；
　 （ １ ０ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ δ 作 働 薬 ；
　 （ １ １ ） 抗 肥 満 化 合 物 ；
　 （ １ ２ ） 回 腸 胆 汁 酸 搬 送 体 阻 害 薬 ；
　 （ １ ３ ） 抗 炎 症 剤 ；
　 （ １ ４ ） グ ル カ ゴ ン 受 容 体 拮 抗 薬 ；
　 （ １ ５ ） Ｇ Ｌ Ｐ － １ ；
　 （ １ ６ ） Ｇ Ｉ Ｐ － １ ； お よ び
　 （ １ ７ ） Ｇ Ｌ Ｐ － １ 類 縁 体
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 有 効 量 の １ 以 上 の 他 の 化 合 物 を 投 与 す る 段 階 を 有 す る 、
（ １ ） 非 イ ン シ ュ リ ン 依 存 性 Ｉ Ｉ 型 糖 尿 病 （ Ｎ Ｉ Ｄ Ｄ Ｍ ） 、 （ ２ ） 高 血 糖 、 （ ３ ） 低 耐 糖
能 、 （ ４ ） イ ン シ ュ リ ン 耐 性 、 （ ５ ） 肥 満 、 （ ６ ） 脂 質 障 害 、 （ ７ ） 異 脂 肪 血 症 、 （ ８ ）
高 脂 血 症 、 （ ９ ） 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 （ １ ０ ） 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、 （ １ １ ） 低 Ｈ
Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 （ １ ２ ） 高 Ｌ Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 （ １ ３ ） ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 お よ び そ れ の 続 発
症 、 （ １ ４ ） 血 管 再 狭 窄 、 （ １ ５ ） 過 敏 性 腸 症 候 群 、 （ １ ６ ） 炎 症 性 腸 疾 患 、 （ １ ７ ） ク
ロ ー ン 病 、 （ １ ８ ） 潰 瘍 性 大 腸 炎 、 （ １ ９ ） 腹 部 肥 満 、 （ ２ ０ ） 網 膜 症 、 （ ２ １ ） 乾 癬 、
（ ２ ２ ） 高 血 圧 、 （ ２ ３ ） 代 謝 障 害 、 （ ２ ４ ） 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 多 症 （ 多 嚢 胞 性 卵 巣 症
候 群 ） 、 な ら び に イ ン シ ュ リ ン 耐 性 が 一 つ の 要 素 と な っ て い る 他 の 疾 患 、 障 害 も し く は 状
態 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ 以 上 の 疾 患 、 障 害 も し く は 状 態 の 治 療 方 法 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 お よ び Ｈ Ｍ Ｇ
－ Ｃ ｏ Ａ レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 薬 の 組 合 せ 剤 を 投 与 す る 段 階 を 有 す る 、 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症
、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 、 低 Ｈ Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 高 Ｌ Ｄ Ｌ レ ベ ル 、 高 脂 血 症 お よ び 、 高 ト リ グ
リ セ リ ド 血 症 お よ び 異 脂 肪 血 症 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ 以 上 の 疾 患 ま た は 状 態 の 治 療
方 法 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 前 記 Ｈ Ｍ Ｇ － Ｃ ｏ Ａ レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 薬 が 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 プ ラ バ ス
タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 ア ト ル バ ス タ チ ン 、 イ タ バ ス タ チ ン 、 Ｚ Ｄ － ４ ５ ２ ２ 、 リ バ ス
タ チ ン お よ び ロ ス バ ス タ チ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ス タ チ ン で あ る 請 求 項 ３ ６ に 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 対 し て 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 お よ び Ｈ Ｍ Ｇ － Ｃ ｏ Ａ
レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 薬 の 組 合 せ 剤 を 投 与 す る 段 階 を 有 す る 、 該 患 者 で の ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬
化 の 治 療 ま た は 発 生 リ ス ク 低 減 方 法 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 （ １ ） 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、
　 （ ２ ）
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　 　 （ ａ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ γ 作 働 薬 お よ び 部 分 作 働 薬 ；
　 　 （ ｂ ） ビ グ ア ニ ド 類 ；
　 　 （ ｃ ） 蛋 白 チ ロ シ ン ホ ス フ ァ タ ー ゼ － １ Ｂ （ Ｐ Ｔ Ｐ － １ Ｂ ） 阻 害 薬 ；
　 　 （ ｄ ） ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ （ Ｄ Ｐ － Ｉ Ｖ ） 阻 害 薬 ；
　 　 （ ｅ ） イ ン シ ュ リ ン ま た は イ ン シ ュ リ ン 様 薬 ；
　 　 （ ｆ ） ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 ；
　 　 （ ｇ ） α － グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 薬 ；
　 　 （ ｈ ） （ ｉ ） Ｈ Ｍ Ｇ － Ｃ ｏ Ａ レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 薬 、 （ ｉ ｉ ） 胆 汁 酸 封 鎖 剤 、 （ ｉ ｉ ｉ
） ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー ル 、 ニ コ チ ン 酸 ま た は そ れ ら の 塩 、 （ ｉ ｖ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ α 作 働 薬 、 （
ｖ ） コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 薬 、 （ ｈ ） ア シ ル Ｃ ｏ Ａ ： コ レ ス テ ロ ー ル ア シ ル ト ラ ン ス フ
ェ ラ ー ゼ （ Ａ Ｃ Ａ Ｔ ） 阻 害 薬 、 （ ｉ ） Ｃ Ｅ Ｔ Ｐ 阻 害 薬 お よ び （ ｊ ） フ ェ ノ ー ル 性 抗 酸 化 剤
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 患 者 の 脂 質 プ ロ フ ァ イ ル を 改 善 す る 薬 剤 ；
　 　 （ ｉ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ α ／ γ 二 重 作 働 薬 ；
　 　 （ ｊ ） Ｐ Ｐ Ａ Ｒ δ 作 働 薬 ；
　 　 （ ｋ ） 抗 肥 満 化 合 物 ；
　 　 （ ｌ ） 回 腸 胆 汁 酸 搬 送 体 阻 害 薬 ；
　 　 （ ｍ ） 抗 炎 症 剤 ；
　 　 （ ｎ ） グ ル カ ゴ ン 受 容 体 拮 抗 薬 ；
　 　 （ ｏ ） Ｇ Ｌ Ｐ － １ ；
　 　 （ ｐ ） Ｇ Ｉ Ｐ － １ ； お よ び
　 　 （ ｑ ） Ｇ Ｌ Ｐ － １ 類 縁 体
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ 以 上 の 他 の 化 合 物 ； な ら び に
　 （ ３ ） 製 薬 上 許 容 さ れ る 担 体
　 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 (２ Ｒ )－ ２ － ｛ ３ － ［ ３ － （ ４ － メ ト キ シ ベ ン ゾ イ ル ） － ２ － メ チ ル － ６ － （ ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ ） － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － １ － イ ル ］ フ ェ ノ キ シ ｝ ブ タ ン 酸 ま た は そ の 製 薬 上
許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 ２ － （ ｛ ６ － ［ ３ － （ ４ － メ ト キ シ ベ ン ゾ イ ル ） － ２ － メ チ ル － ６ － （ ト リ フ ル オ ロ メ
ト キ シ ） － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － １ － イ ル ］ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ｝ オ キ シ ） － ２ － メ チ ル プ
ロ パ ン 酸 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 (２ Ｒ )－ ２ － ｛ ３ － ［ ［ ３ － （ ４ － ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル ） － ２ － メ チ ル － ６ － （ ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ ） － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － １ － イ ル ］ メ チ ル ］ フ ェ ノ キ シ ｝ 酪 酸 ま た は そ の 製
薬 上 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 (２ Ｒ )－ ２ － （ ４ － ク ロ ロ － ３ － ｛ ［ ３ － （ ６ － メ ト キ シ － １ ， ２ － ベ ン ズ イ ソ キ サ ゾ
ー ル － ３ － イ ル ） － ２ － メ チ ル － ６ － （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － １
－ イ ル ］ メ チ ル ｝ フ ェ ノ キ シ ｝ プ ロ パ ン 酸 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項
１ に 記 載 の 化 合 物 。
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