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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 10月 17日 (2007.10.17)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
ア ン ド ロ ゲ ン 受 容 体 の 活 性 障 害 に よ っ て 引 き 起 こ さ れ る 疾 患 の 治 療 用 薬 剤 の 製 造 に お け る
式 Ｉ に よ る 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 使 用 で あ っ て 、 式 Ｉ は 、
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
と し て 定 義 さ れ 、
式 中 ；
Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 置 換 ア
ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0

ア ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル
チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン
、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス
ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1

～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル
ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル 、 Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て
選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基 で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も
よ く ；  又 は Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 体 と な っ て Ｃ 3 ～ Ｃ 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 2 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 ～ Ｃ 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア
ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル チ オ 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ
キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、
Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 5 ア リ ー ル 、

Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基
で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も よ く ； 又 は Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 一 体 と な っ て ケ ト 基
を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 5 は 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｎ 、 － Ｃ Ｏ Ｍ ｅ － Ｓ Ｏ 2 Ｃ Ｈ ら な る 群 か ら 選 択
さ れ ；
Ｒ 6 は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ Ｃ Ｆ

3 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ Ｃ Ｆ 3 か ら な る 群 か ら

選 択 さ れ ；
Ｘ は 、 － Ｎ Ｈ － ；
Ｙ は ド ロ キ シ － Ｎ Ｈ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
Ｚ は 、 選 択 さ れ ；

Ｒ a は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 － Ｃ Ｎ 、 Ｏ Ｈ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｏ 、 Ｎ Ｏ 2 、 － Ｎ Ｈ 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ

1 ～ Ｃ 4 ） ； Ｎ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ） 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 、 － Ｎ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 2 、 － Ｎ Ｈ （
Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 及 び － Ｎ （ Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 2 か ら 選 択 さ れ る 基
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及 び

及 び

及 び 3 か

及 び
；

Ｒ 8 及 び

で あ り 、
、 ヒ 及 び か ら 選 択 さ れ

Ｃ Ｒ 7 及 び Ｎ か ら
Ｒ 7 は Ｈ 又 は Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル で あ り ；



を 表 す 、 前 記 使 用 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ 1 又 は ／ 及 び Ｒ 2 は 、 Ｈ 、 （ Ｓ ） － メ チ ル 、 メ チ ル 、 （ Ｒ ） － エ チ ル 、 （ Ｓ ） － エ チ ル 、
エ チ ル 、 （ Ｒ ） － プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － プ ロ ピ ル 、 プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － ブ チ ル 、 （ Ｓ ） － １
－ メ チ ル － プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － プ ロ ピ ル 、 （ Ｒ ） － イ ソ プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） －
イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 Ｓ Ｍ ｅ 、 （ Ｒ ） － Ｃ Ｈ 2 Ｓ
Ｃ Ｈ 2 Ｐ ｈ 、 （ Ｓ ） － ベ ン ジ ル 、 ４ － ク ロ ロ － ベ ン ジ ル 、 （ Ｓ ） － ３ － メ チ ル － １ － Ｈ －
イ ン ド ー ル 又 は （ Ｓ ） － フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ 】
Ｒ 3 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ヒ ド ロ キ シ フ
ェ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る か 、 又 は Ｒ 4 と 一 体 と な っ て ケ ト 基 を 形 成 す る 、 前 記 い
ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ 】
Ｒ 4 は 、 Ｈ 、 メ チ ル で あ る か 、 又 は Ｒ 3 と 一 体 と な っ て ケ ト 基 を 形 成 す る 、 前 記 い ず れ か の
請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ５ 】
Ｒ 5 は 、 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｎ で あ る 、 前 記 い ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ６ 】
Ｒ 6 は 、 Ｍ ｅ 又 は Ｃ Ｆ 3 で あ る 、 前 記 い ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ７ 】
Ｒ 7 は 、 Ｈ 又 は Ｍ ｅ で あ る 、 前 記 い ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ８ 】
Ｒ 8 は 、 Ｈ 又 は メ チ ル で あ る 、 前 記 い ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】

【 請 求 項 １ ０ 】
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又 は Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｎ

Ｙ は 、 － Ｏ Ｈ で あ る 、 前 記 い ず れ か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。

前 記 化 合 物 は 、
２ － メ チ ル － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン
－ １ － オ ー ル ；
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ －
メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル
－ プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ －
オ ー ル ；
２ － メ チ ル － ２ － （ ３ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ
ー ル ；
［ １ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル ；
２ － メ チ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン －
１ － オ ー ル ；
［ １ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） ２ － フ ェ ニ ル － エ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル －
プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ
ー ル ；
（ Ｄ Ｌ ） － ３ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン －



【 化 ２ 】
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２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ ピ オ ン 酸 ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル ；
２ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル
；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル －
ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｒ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｒ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ３ － メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ
ル ；
６ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ニ コ チ ノ ニ ト
リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ ,３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ；
及 び 以 下 の 式 ：

を 有 す る 化 合 物 （ 式 中 、 Ｒ 9 、 Ｒ 6 、 及 び Ｚ は 、 以 下 の 表 ：
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【 表 ６ 】
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【 表 ７ 】
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で 定 義 さ れ る ） ；
２ － メ チ ル － Ｎ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン －
２ － オ ー ル ；
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
－ ベ ン ゾ ニ ト リ ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ３ － フ ラ ン － ２ － イ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア
ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ヘ プ タ ン － １ － オ ー ル
３ － シ ク ロ ペ ン チ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ
ロ パ ン － １ － オ ー ル
［ １ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ３ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ
パ ン － １ － オ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － ベ ン ジ ル ス ル フ ァ ニ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２
－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル メ
タ ン ス ル フ ィ ニ ル － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － フ ェ ニ ル メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ
） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ ー ル
［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ４ － メ チ ル － ペ ン タ ン － １
－ オ ー ル
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か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 又 は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 該 群 の 塩 か ら 選 択 さ れ る 、 前 記 い ず れ
か の 請 求 項 に 記 載 の 使 用 。

Ｒ 1 又 は Ｒ 2 は 、 ア リ ー ル 置 換 硫 黄 含 有 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル 基 を 含 む Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル チ オ
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。

Ｒ 1 又 は Ｒ 2 に お い て 、 前 記 硫 黄 含 有 ア ル キ ル 基 は Ｃ 6 ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求
項 １ に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。

前 記 い ず れ か の 請 求 項 の 式 Ｉ に 定 義 さ れ る 化 合 物 を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。

疾 患 が ア ン ド ロ ゲ ン 受 容 体 活 性 の 増 加 に よ っ て 引 き 起 こ さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ
か に 記 載 の 使 用 。

前 記 疾 患 が 、 前 立 腺 癌 、 脂 質 異 常 、 心 疾 患 及 び 精 神 障 害 、 男 性 型 禿 頭 症 （ 脱 毛 症 ） 、 良 性
前 立 腺 過 形 成 （ Ｂ Ｐ Ｈ ） 及 び 座 瘡 、 多 毛 、 無 月 経 、 性 腺 機 能 低 下 症 、 貧 血 症 、 糖 尿 病 、 造
精 機 能 障 害 、 悪 液 質 、 骨 粗 鬆 症 、 骨 減 少 症 、 並 び に 筋 萎 縮 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請
求 項 １ ～ １ ２ 又 は １ ４ の い ず れ か に 記 載 の 使 用 。

式 Ｉ に よ っ て 定 義 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ っ て ：

式 中 ；
Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 置 換 ア
ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0

ア ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル
チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン
、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス
ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1

～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル
ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル 、 及 び Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て
選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基 で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も
よ く ； 又 は Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 体 と な っ て Ｃ 3 ～ Ｃ 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 2 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 ～ Ｃ 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア
ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル チ オ 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ
キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、
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Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 5 ア リ ー ル 、
及 び Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基
で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も よ く ； 又 は Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 一 体 と な っ て ケ ト 基
を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 5 は 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｎ 、 － Ｃ Ｏ Ｍ ｅ 及 び － Ｓ Ｏ 2 Ｃ Ｈ 3 か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ ；
Ｒ 6 は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ 及 び Ｃ Ｆ

3 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
Ｒ 8 は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ 及 び Ｃ Ｆ 3 か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ ；
Ｘ は 、 － Ｎ Ｈ － で あ り ；
Ｙ は 、 ヒ ド ロ キ シ 及 び － Ｎ Ｈ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） か ら 選 択 さ れ ；
Ｚ は 、 Ｃ Ｒ 7 及 び Ｎ か ら 選 択 さ れ ；
Ｒ 7 は Ｈ 又 は Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ a は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 － Ｃ Ｎ 、 Ｏ Ｈ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｏ 、 Ｎ Ｏ 2 、 － Ｎ Ｈ 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ

1 ～ Ｃ 4 ） ； Ｎ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ） 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 、 － Ｎ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 2 、 － Ｎ Ｈ （
Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 及 び － Ｎ （ Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 2 か ら 選 択 さ れ る 基
を 表 し ；
た だ し 、 上 記 化 合 物 は 、

で あ っ て Ａ は － Ｃ Ｎ 又 は － Ｎ Ｏ 2 、 そ し て Ｂ は － Ｃ Ｎ 、 － Ｎ Ｏ 2 又 は － Ｓ Ｏ 2 Ｃ Ｈ 3 で あ る も
の 、 の う ち の １ つ で は な い 、 前 記 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。

Ｒ 1 又 は ／ 及 び Ｒ 2 は 、 Ｈ 、 （ Ｓ ） － メ チ ル 、 メ チ ル 、 （ Ｒ ） － エ チ ル 、 （ Ｓ ） － エ チ ル 、
エ チ ル 、 （ Ｒ ） － プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － プ ロ ピ ル 、 プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － ブ チ ル 、 （ Ｓ ） － １
－ メ チ ル － プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － プ ロ ピ ル 、 （ Ｒ ） － イ ソ プ ロ ピ ル 、 （ Ｓ ） －
イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 Ｓ Ｍ ｅ 、 （ Ｒ ） － Ｃ Ｈ 2

Ｓ Ｃ Ｈ 2 Ｐ ｈ 、 （ Ｓ ） － ベ ン ジ ル 、 ４ － ク ロ ロ － ベ ン ジ ル 、 （ Ｓ ） － ３ － メ チ ル － １ － Ｈ
－ イ ン ド ー ル 又 は （ Ｓ ） － フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ６ に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 3 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ヒ ド ロ キ シ フ
ェ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る か 、 又 は Ｒ 4 と 一 体 と な っ て ケ ト 基 を 形 成 す る 、 請 求 項
１ ６ 又 は １ ７ い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 4 は 、 Ｈ 、 メ チ ル で あ る か 、 又 は Ｒ 3 と 一 体 と な っ て ケ ト 基 を 形 成 す る 、 請 求 項 １ ６ か ら
１ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
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Ｒ 5 は 、 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｎ 又 は Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｎ で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら １ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の
化 合 物 。

Ｒ 6 は 、 Ｍ ｅ 又 は Ｃ Ｆ 3 で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 7 は 、 Ｈ 又 は Ｍ ｅ で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 8 は 、 Ｈ 又 は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

Ｙ は 、 － Ｏ Ｈ で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

前 記 化 合 物 は 、
２ － メ チ ル － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン
－ １ － オ ー ル ；
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ －
メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル
－ プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ －
オ ー ル ；
２ － メ チ ル － ２ － （ ３ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ
ー ル ；
［ １ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル ；
［ １ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） ２ － フ ェ ニ ル － エ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル －
プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ
ー ル ；
（ Ｄ Ｌ ） － ３ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン －
２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ ピ オ ン 酸 ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル ；
２ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル
；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル －
ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｒ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
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ゾ ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｒ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ３ － メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ
ル ；
６ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ニ コ チ ノ ニ ト
リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ ,３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ；
及 び 以 下 の 式 ：

を 有 す る 化 合 物 （ 式 中 、 Ｒ 9 、 Ｒ 6 、 及 び Ｚ は 、 以 下 の 表 ：
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で 定 義 さ れ る ） ；
２ － メ チ ル － Ｎ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン －
２ － オ ー ル ；
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
－ ベ ン ゾ ニ ト リ ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ３ － フ ラ ン － ２ － イ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア



【 請 求 項 ２ ６ 】

【 請 求 項 ２ ７ 】

【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ３ 】
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
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ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ヘ プ タ ン － １ － オ ー ル
３ － シ ク ロ ペ ン チ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ
ロ パ ン － １ － オ ー ル
［ １ － （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ３ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ
パ ン － １ － オ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － ベ ン ジ ル ス ル フ ァ ニ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２
－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル メ
タ ン ス ル フ ィ ニ ル － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － フ ェ ニ ル メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ
） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ ー ル
［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ４ － メ チ ル － ペ ン タ ン － １
－ オ ー ル 、 又 は 、 そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 1 又 は Ｒ 2 は 、 ア リ ー ル 置 換 硫 黄 含 有 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル 基 を 含 む Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル チ オ
で あ る 、 請 求 項 １ ６ か ら ２ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

Ｒ 1 又 は Ｒ 2 に お い て 、 前 記 硫 黄 含 有 ア ル キ ル 基 は Ｃ 6 ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て い る 、 請 求
項 １ ６ か ら ２ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。



【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
と し て 定 義 さ れ 、
式 中 ；
Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 置 換 ア
ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0

ア ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル
チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン
、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス
ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1

～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル
ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル 、 Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て
選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基 で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も
よ く ； 又 は Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 体 と な っ て Ｃ 3 ～ Ｃ 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 同 一 又 は 異 な り 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 2 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 ～ Ｃ 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア
ル ケ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ノ キ シ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル ケ ニ ル チ オ 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ア ル キ ニ ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ ン 、
Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ス ル ホ
キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ニ ル ス ル ホ キ サ イ ド 、
Ｃ 6 ～ Ｃ 1 0 ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル チ オ 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ
ル ア リ ー ル ス ル ホ ン 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ア ル キ ル ア リ ー ル ス ル ホ キ サ イ ド 、 Ｃ 6 ～ Ｃ 1 5 ア リ ー ル 、

Ｃ 5 ～ Ｃ 2 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 任 意 に ０ 、 １ 、 ２ 又 は ３ 個 の Ｒ a 基
で 置 換 さ れ 、 Ｒ a は 同 一 で も 異 な っ て い て も よ く ； 又 は Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 一 体 と な っ て ケ ト 基
を 形 成 し て も よ く ；
Ｒ 5 は 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｎ 、 － Ｃ Ｏ Ｍ ｅ － Ｓ Ｏ 2 Ｃ な る 群 か ら 選 択
さ れ ；
Ｒ 6 は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ Ｃ Ｆ

3 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
は 、 水 素 、 Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｆ Ｃ Ｆ 3 か ら な る 群 か ら

選 択 さ れ ；
Ｘ は 、 － Ｎ Ｈ － ；
Ｙ は 、 Ｈ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー 選 択 さ
Ｚ は 、 選 択 さ れ ；

Ｒ a は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 － Ｃ Ｎ 、 Ｏ Ｈ 、 Ｃ Ｏ 2 Ｈ 、 Ｃ Ｈ Ｏ 、 Ｎ Ｏ 2 、 － Ｎ Ｈ 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ

1 ～ Ｃ 4 ） ； Ｎ （ Ｃ 1 ～ Ｃ 4 ） 2 、 － Ｎ Ｈ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 、 － Ｎ （ Ｃ 6 ア リ ー ル ） 2 、 － Ｎ Ｈ （
Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 及 び － Ｎ （ Ｃ 5 ～ Ｃ 1 0 ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 2 か ら 選 択 さ れ る 基
を 表 す 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ８ 】
よ り 好 ま し い の は 、 式 Ｉ に よ る 化 合 物 で あ り 、 Ｒ 5 は 、 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｎ Ｃ Ｈ 2 Ｃ
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及 び

及 び

及 び Ｈ 3 か ら

及 び
れ ；

Ｒ 8 及 び

で あ り
ヒ ド ロ キ シ 及 び － Ｎ ル ） か ら れ ；
Ｃ Ｒ 7 及 び Ｎ か ら

Ｒ 7 は 、 Ｈ 又 は Ｃ 1 ～ Ｃ 5 ア ル キ ル で あ り ；

又 は Ｎ で あ る
。



【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ２
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ３ 】
よ り 好 ま し い の は 、 式 Ｉ に よ る 化 合 物 で あ り 、 Ｙ は 、 で あ る 。
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ４
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ５ 】
さ ら に よ り 好 ま し い の は 、 式 Ｉ に よ る 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る で あ り 、
２ － メ チ ル － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン
－ １ － オ ー ル ；
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ －
メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル
－ プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － ３ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ －
オ ー ル ；

［ １ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル

１ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） ２ － フ ェ ニ ル － エ
タ ノ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル －
プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ
ー ル ；
（ Ｄ Ｌ ） － ３ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン －
２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ ピ オ ン 酸 ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル ；
２ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － プ ロ パ ン － １ －
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－ Ｏ Ｈ

塩

２ － メ チ ル － ２ － （ ３ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ
ー ル ；

；
［

－ ピ



オ ー ル ；
（ Ｓ ） － ２ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ブ タ ン － １ － オ ー ル
；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル －
ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｒ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
（ Ｓ ） － ４ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン
ゾ ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｒ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － フ
ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
［ ４ － （ （ Ｓ ） － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ３ － メ チ ル － ブ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル － フ ェ ニ ル ］ － ア セ ト ニ ト リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ
ル ；
６ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － メ チ ル － ニ コ チ ノ ニ ト
リ ル ；
４ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ ， １ － ジ メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ ,３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ；
及 び 以 下 の 表 に 示 し た （ 置 換 基 、 Ｒ 9 、 Ｒ 6 、 及 び Ｚ は 、 表 に 示 さ れ 、 且 つ 以 下 の 式 Ｉ Ｉ に
お け る す べ て の 置 換 基 で あ る 。 式 Ｉ Ｉ に お い て 、 Ｎ Ｏ 2 基 は 式 Ｉ の 置 換 基 Ｒ 5 と 一 致 し 、 且
つ Ｒ 9 は 上 記 で 定 義 さ れ る 式 Ｉ の 部 分 Ｘ Ｒ 1 Ｒ 2 Ｙ Ｒ 3 Ｒ 4 ） ：
【 手 続 補 正 ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ７ 】

(27) JP 2007-509116 A5 2007.12.6

か ら な る



【 表 １ 】
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【 表 ２ 】
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【 表 ３ 】
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【 表 ４ 】
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【 表 ５ 】
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【 表 ６ 】
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【 表 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 １ ０ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ８ 】

メ チ ル － Ｎ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン －
２ － オ ー ル ；
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
－ ベ ン ゾ ニ ト リ ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２ － ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ３ － フ ラ ン － ２ － イ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア
ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ヘ プ タ ン － １ － オ ー ル
３ － シ ク ロ ペ ン チ ル － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ
ロ パ ン － １ － オ

－ （ ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ３ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ
タ ノ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ
パ ン － １ － オ ー ル
２ ， ２ － ジ メ チ ル － ３ － （ ３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － プ ロ パ ン － １ －
オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － １ － ベ ン ジ ル ス ル フ ァ ニ ル メ チ ル － ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ア ミ ノ ） － ２
－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
（ Ｒ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － ３ － フ ェ ニ ル メ
タ ン ス ル フ ィ ニ ル － プ ロ パ ン － １ － オ ー ル
４ － （ （ Ｒ ） － ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － フ ェ ニ ル メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル メ チ ル － エ チ ル ア ミ ノ
） － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
［ １ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － シ ク ロ ペ ン チ ル ］ － メ タ ノ ー ル
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２ －

ー ル
［ １



（ Ｓ ） － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ
－ （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ）

（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ペ ン タ ン － １ － オ ー ル
（ Ｓ ） － ２ － （ ２ － ブ ロ モ － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ ） － ４ － メ チ ル － ペ ン タ ン － １
－ オ ー ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 。
【 手 続 補 正 １ １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ ０ 】
本 発 明 の 別 の 態 様 に よ れ ば 、 式 Ｉ で 定 義 さ れ た 化 合 物 が 提
供 さ れ る が 、 た だ し こ の 化 合 物 は 以 下 の 式 に よ る 化 合 物 で は な い 。
【 手 続 補 正 １ ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ １ 】
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 １ ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ ２ 】
上 記 の 具 体 的 化 合 物 は 、 異 な る 技 術 分 野 、 す な わ ち 染 料 工 業 の 中 で 使 用 さ れ る 化 合 物 の 製
造 に お け る 中 間 体 化 合 物 と し て

（ 化 合 物 参 照 ： Specs and BioSpe
cs B.V.; Catalog No.AK-079/11126007

） 。
【 手 続 補 正 １ ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ １ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
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ー ル
［ １ ペ ン タ ン － １ － オ ー ル

又 は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩

、 又 は 除 草 剤 と し て 先 行 技 術 で 知 ら れ て お り 、 又 は そ の 化
合 物 合 成 は 出 願 公 開 を 伴 わ な ず 、 単 に 報 告 さ れ て い る 。

； Ｅ Ｐ ７ ９ ７ ９ ８ ０ 、 Ｕ Ｓ ４ ， ７ ２ ３ ， ９ ８ ６ ；
Ｄ Ｅ ２ ３ ３ １ ９ ０ ０ ； 及 び Ｚ ｏ ｒ ｉ ｎ ａ 他 、 Ｄ ｏ ｋ ｌ ａ ｄ ｙ 　 Ａ ｋ ａ ｄ ｅ ｍ ｉ ｉ 　 Ｎ ａ ｕ
ｋ 　 Ｓ Ｓ Ｓ Ｒ （ １ ９ ８ ９ ） ， ２ ０ ８ （ ５ ） ， １ １ ５ ０ － １ １ ５ ４



【 ０ １ １ ６ 】
（ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ ピ オ ン 酸
６ － ク ロ ロ － ３ － ニ ト ロ － ２ － ピ コ リ ン （ ６ ２ ｍ ｇ 、 ０ ． ３ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） を 、 １ ｍ Ｌ の Ｄ
Ｍ Ｓ Ｏ 中 で 、 Ｌ － ア ラ ニ ン （ ８ ０ ｍ ｇ 、 ０ ． ９ ０ ｍ ｍ ｏ ｌ ） 及 び 酢 酸 ナ ト リ ウ ム （ ７ ８ ｍ
ｇ 、 ０ ． ９ ５ ｍ ｍ ｏ ｌ ） と 結 合 さ せ た 。 反 応 液 を 、 マ イ ク ロ 波 オ ー ブ ン （ パ ラ メ ー タ ： 高
吸 光 度 、 固 定 保 持 時 間 、 前 攪 拌 ２ ５ 秒 ） 中 で 、 １ ４ ０ ℃ で ６ ０ ０ 秒 加 熱 し た 。 粗 混 合 物 を
Ｎ Ｈ 4 Ｃ ｌ の 飽 和 水 溶 液 で 処 理 し た 。 反 応 混 合 物 を ｐ Ｈ ４ に 酸 性 化 し た （ Ｈ Ｃ ｌ 、 １ Ｍ ）
。 粗 反 応 混 合 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 抽 出 し 、 混 合 性 の 有 機 相 を 水 及 び 食 塩 水 で 洗 浄 し た 。 移 動
相 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ｌ 2 － Ｍ ｅ Ｏ Ｈ － Ｈ Ｏ Ａ ｃ を 用 い た シ リ カ 上 で の 精 製 に よ り 、 ６ ０ ｍ ｇ （ ７ ４ ％
） の （ Ｓ ） － ２ － （ ６ － メ チ ル － ５ － ニ ト ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ア ミ ノ ） － プ ロ ピ オ ン
酸 を 黄 色 固 体 と し て 得 た 。 Ｍ ／ Ｚ ＝ ２ ２ ５ 。
【 手 続 補 正 １ ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ５ ３ 】
【 化 ３ ８ 】
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【 表 ８ 】
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【 表 ９ 】
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【 表 １ ０ 】
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【 表 １ １ 】
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【 表 １ ２ 】
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【 表 １ ３ 】
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【 表 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 １ ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ６
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 １ ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ５ ７
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 １ ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ７ ０
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 １ ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ７ １
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ２ ０ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ８ ２
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ２ １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ８ ３
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ２ ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ８ ４
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ２ ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
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【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ８ ５
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
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