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【 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 】
式 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｚ は 、 オ キ ソ 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｓ Ｏ ２ Ｒ ｆ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ｇ Ｒ ｈ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ ６ － １ ２

ア ラ ル キ ル 、 Ｃ ６ － １ ２ ア リ ー ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ (Ｏ )Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、
Ｃ ３ － １ ０ 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｎ Ｒ ｇ Ｒ ｈ 、 Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ｆ も し く は シ ア ノ か ら 独 立 し
て 選 ば れ る 、 一 つ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ り ；
そ れ ぞ れ の 場 合 に お け る Ｒ ｆ 、 Ｒ ｇ お よ び Ｒ ｈ は 、 独 立 し て 、 Ｈ も し く は Ｃ １ － ６ ア ル キ
ル で あ り ；
Ｙ は 、 未 置 換 フ ェ ニ ル で あ る か 、 ま た は ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｒ ｆ 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ
ル 、 Ｃ １ － ６ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ (Ｏ )Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 Ｃ (Ｏ )Ｏ Ｒ ｆ 、 シ ア ノ 、 お よ び
ア ジ ド か ら 独 立 し て 選 ば れ る 、 一 つ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ
ル で あ り ；
Ｘ は 、 未 置 換 で あ る か 、 ま た は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ ２ － ６ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２

－ ６ ア ル キ ニ ル も し く は Ｃ １ － ６ ア ル キ ル オ キ シ か ら 独 立 し て 選 ば れ る 一 つ ま た は そ れ 以
上 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ り ；
ｍ は ０ で あ る ]
の 化 合 物 も し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｘ が ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル も し く は ２ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
Ｙ が フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
当 該 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 が ナ ト リ ウ ム 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ 項 に 定 義 さ
れ た 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
宿 主 に お け る フ ラ ビ ウ イ ル ス 科 の ウ イ ル ス 感 染 を 処 置 す る か も し く は 予 防 す る た め の

請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 定 義 さ れ た 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
ウ イ ル ス セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 、 ウ イ ル ス ポ リ メ ラ ー ゼ 阻 害 剤 、 ウ イ ル ス ヘ リ カ ー ゼ
阻 害 剤 、 免 疫 調 節 剤 、 抗 酸 化 剤 、 抗 菌 剤 、 治 療 用 ワ ク チ ン 、 肝 臓 保 護 剤 も し く は ア ン チ セ
ン ス 剤 か ら 選 ば れ る 少 な く と も 一 つ の さ ら な る 薬 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項
５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ 】
イ ン タ ー フ ェ ロ ン α 、 リ バ ビ リ ン 、 マ リ ア ア ザ ミ 、 イ ン タ ー ロ イ キ ン － １ ２ 、 ア マ ン タ ジ
ン 、 リ ボ ザ イ ム 、 チ モ シ ン 、 Ｎ － ア セ チ ル シ ス テ イ ン も し く は シ ク ロ ス ポ リ ン か ら 選 ば れ
る 少 な く と も 一 つ の さ ら な る 薬 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 。
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【 請 求 項 ８ 】
当 該 フ ラ ビ ウ イ ル ス 科 の ウ イ ル ス 感 染 が Ｈ Ｃ Ｖ で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ９ 】
宿 主 に お け る フ ラ ビ ウ イ ル ス 科 の ウ イ ル ス ポ リ メ ラ ー ゼ の 活 性 を 阻 害 す る か も し く は 減 少
す る た め の 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 定 義 さ れ た 化 合 物 の 使
用 。
【 請 求 項 １ ０ 】
当 該 ポ リ メ ラ ー ゼ が Ｒ Ｎ Ａ － 依 存 性 の Ｒ Ｎ Ａ － ポ リ メ ラ ー ゼ で あ る 、 請 求 項 ９ に 定 義 さ れ
た 。
【 請 求 項 １ １ 】
当 該 ポ リ メ ラ ー ゼ が Ｈ Ｃ Ｖ ポ リ メ ラ ー ゼ で あ る 、 請 求 項 ９ に 定 義 さ れ た 。
【 請 求 項 １ ２ 】
請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 定 義 さ れ た 少 な く と も 一 つ の 化 合 物 お よ び 少 な く と も 一 つ
の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 賦 形 剤 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
ウ イ ル ス セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 、 ウ イ ル ス ポ リ メ ラ ー ゼ 阻 害 剤 、 ウ イ ル ス ヘ リ カ ー ゼ
阻 害 剤 、 免 疫 調 節 剤 、 抗 酸 化 剤 、 抗 菌 剤 、 治 療 用 ワ ク チ ン 、 肝 臓 保 護 剤 も し く は ア ン チ セ
ン ス 剤 か ら 選 ば れ る 少 な く と も 一 つ の さ ら な る 薬 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項
１ ２ に 定 義 さ れ た 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
イ ン タ ー フ ェ ロ ン α 、 リ バ ビ リ ン 、 マ リ ア ア ザ ミ 、 イ ン タ ー ロ イ キ ン － １ ２ 、 ア マ ン タ ジ
ン 、 リ ボ ザ イ ム 、 チ モ シ ン 、 Ｎ － ア セ チ ル シ ス テ イ ン も し く は シ ク ロ ス ポ リ ン か ら 選 ば れ
る 少 な く と も 一 つ の さ ら な る 薬 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項 １ ３ に 定 義 さ れ た
医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
Ｚ が 、 オ キ ソ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ ク
ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ
－ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
Ｙ が 、 フ ェ ニ ル 、 Ｆ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 Ｃ ｌ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル
、 メ ト キ シ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 シ ア ノ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 Ｆ に
よ り 二 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 ま た は ア セ チ ル に よ り 一 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ て い る
フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
Ｘ が 、 メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は フ ル オ ロ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る 、 請 求
項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
Ｙ が 、 フ ェ ニ ル 、 Ｆ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 Ｃ ｌ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル
、 メ ト キ シ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 シ ア ノ に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 Ｆ に
よ り 二 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル 、 ま た は ア セ チ ル に よ り 一 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ て い る
フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
Ｘ が 、 メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は フ ル オ ロ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る 、 請 求
項 １ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
Ｘ が 、 メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は フ ル オ ロ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る 、 請 求
項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
Ｚ が 、 ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ イ ミ
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ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は
ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
Ｙ が 、 フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル 、 ４ － ク ロ ロ － フ ェ
ニ ル 、 ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル 、 ４ － シ ア ノ － フ ェ ニ ル 、 ３ ,４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル
、 ま た は ４ － ア セ チ ル － フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ６ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
Ｘ が 、 ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ま た は １ － フ ル オ ロ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル
で あ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
該 化 合 物 が 、
３ － [(４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (４ － オ キ ソ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ ア ミ
ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－
ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ
ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － メ ト キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル
)－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア
ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル
－ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (３ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル
－ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル シ
ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－
ア ミ ノ ]－ ５ － (４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル )－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (４ － シ ア ノ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル －
シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － カ ル ボ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－
ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (３ ,４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ －
メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
５ － (４ － ア セ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル
－ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(３ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－
ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ； お よ び
そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩
か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (４ － オ キ ソ － シ ク ロ ヘ キ
シ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許
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容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】

【 請 求 項 ２ ８ 】

【 請 求 項 ２ ９ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ
サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学
的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － メ ト キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ
ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的
に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル
ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容
さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
該 化 合 物 が 、 ５ － (４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )
－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま
た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
該 化 合 物 が 、 ５ － (３ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )
－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま
た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
該 化 合 物 が 、 ５ － (４ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４
－ メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ
の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － (４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル )－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た
は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
該 化 合 物 が 、 ５ － (４ － シ ア ノ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (
４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は
そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － カ ル ボ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許
容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
該 化 合 物 が 、 ５ － (３ ,４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ
シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン
酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
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該 化 合 物 が 、 ３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ －
メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ
ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 化 合 物 。

該 化 合 物 が 、 ３ － [(ｃ ｉ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４
－ ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 化 合 物 。



該 化 合 物 が 、 ５ － (４ － ア セ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )
－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま
た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク
ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ
の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
該 化 合 物 が 、 ３ － [(３ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ま た は そ の 薬 学 的 に 許
容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る 一 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 し 、 か つ ア ミ ノ に 結 合 し
て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 の 一 個 の 置 換 基 が 該 ア ミ ノ に 対 し て 位 で あ る 、 請 求 項
２ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る 、 ３ 位 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 ま た は ４ 位 置 換 シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 を 有 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 す る 、 請 求 項

に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る 一 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 し 、 か つ ア ミ ノ に 結 合 し
て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 の 一 個 の 置 換 基 が 該 ア ミ ノ に 対 し て ｃ ｉ ｓ 位 で あ る 、 請 求 項 ２ ４
に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る 、 ３ 位 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 ま た は ４ 位 置 換 シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 を 有 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
該 化 合 物 が 、 ア ミ ノ に 結 合 し て い る ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 す る 、 請 求 項

に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る 一 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 し 、 か つ カ ル ボ ニ ル
に 結 合 し て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 の 一 個 の 置 換 基 が 該 カ ル ボ ニ ル に 対 し て ｔ ｒ ａ ｎ ｓ 位 で
あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ９ 】
該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る 一 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 し 、 か つ カ ル ボ ニ ル
に 結 合 し て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 の 一 個 の 置 換 基 が 該 カ ル ボ ニ ル に 対 し て ｔ ｒ ａ ｎ ｓ 位 で
あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る 一 置 換 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 し 、 か つ カ ル ボ ニ ル
に 結 合 し て い る シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 の 一 個 の 置 換 基 が 該 カ ル ボ ニ ル に 対 し て ｔ ｒ ａ ｎ ｓ 位 で
あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ １ 】
該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ３ 】
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該 化 合 物 が 、 カ ル ボ ニ ル に 結 合 し て い る ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 有 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ４ 】
該 化 合 物 が 、 下 記 ：
【 化 ２ 】
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ５ ５ 】
該 化 合 物 が 、 下 記 ：
【 化 ４ 】
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の 化 合 物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ５ ６ 】
式 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
Ｚ は 、 エ チ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ チ ル － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ ル ミ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 シ ア ノ － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ タ
ン ス ル ホ ニ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ア ミ ノ オ キ サ リ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ チ ル カ ル バ モ イ ル －
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ジ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ ト キ シ ベ ン ジ ル － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ア
ゼ パ ニ ル 、 メ チ ル － ア ゼ パ ニ ル 、 オ キ ソ － ア ゼ パ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、
ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 オ キ ソ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ
ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル 、 １ － オ キ
ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ま た は １ ,１ － ジ オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル で
あ り ；
Ｙ は 、 未 置 換 フ ェ ニ ル で あ り ；
Ｘ は 、 ４ － メ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル で あ り ； そ し て
ｍ は 、 ０ ～ １ で あ る ]
の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ５ ７ 】
該 化 合 物 が 、
４ － [(２ － カ ル ボ キ シ － ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － イ ル )－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ
ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ １ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ニ ウ ム ；
３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (テ ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ
ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
３ － [(１ ,１ － ジ オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ
チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン
酸 ；
３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (１ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド
ロ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ； お
よ び
そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩
か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ５ ６ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ８ 】
Ｚ が 、 イ ソ プ ロ ピ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ チ ル － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ア セ チ ル － ピ ペ リ
ジ ニ ル 、 ホ ル ミ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 シ ア ノ － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ア ミ ノ オ キ サ リ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ チ ル カ ル バ モ イ ル － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ジ ル
－ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 メ ト キ シ ベ ン ジ ル － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ パ ニ ル 、 メ チ ル － ア ゼ
パ ニ ル 、 オ キ ソ － ア ゼ パ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ
ル 、 メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル － シ
ク ロ ヘ キ シ ル 、 オ キ ソ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 メ ト キ シ
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イ ミ ノ － シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル 、 １ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ
ラ ニ ル 、 ま た は １ ,１ － ジ オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ５ ６ に 記 載
の 化 合 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 化 合 物 ４ １ 　 ３ － [(４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ２ 　 ３ － [[１ － (４ － メ ト キ シ － ベ ン ジ ル )－ ２ － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ]－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン －
２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ３ 　 ３ － [(２ － ア ジ ド － １ － メ チ ル － エ チ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン
カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ４ 　 ５ － (３ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(２ － ヒ ド ロ キ シ － ４ － メ チ ル － シ
ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ イ ソ プ ロ ピ ル － ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ５ 　 塩 化  ４ － [(２ － カ ル ボ キ シ － ５ － ｐ － ト リ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － イ ル )－
(４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ １ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ニ ウ ム ；
　 化 合 物 ４ ６ 　 ３ － [(４ － メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ７ 　 ３ － [(４ － － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (４ － － シ ク
ロ ヘ キ シ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；  
　 化 合 物 ４ ８ 　 ３ － [(１ － ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ
サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ９ 　 塩 化  ４ － [(２ － カ ル ボ キ シ － ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － イ ル )－ (
４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ １ － メ チ ル － ア ゼ パ ニ ウ ム ；
　 化 合 物 ５ ０ 　 ５ － (４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ３ － [(４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル
)－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 化 合 物 ４ １ 　 ３ － [(４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ２ 　 ３ － [[１ － (４ － メ ト キ シ － ベ ン ジ ル )－ ２ － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ]－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン －
２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ３ 　 ３ － [(２ － ア ジ ド － １ － メ チ ル － エ チ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン
カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ６ 　 ３ － [(４ － メ ト キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ７ 　 ３ － [(４ － － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (４ － － シ ク
ロ ヘ キ シ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ８ 　 ３ － [(１ － ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ
サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
　 化 合 物 ４ ９ 　 塩 化  ４ － [(２ － カ ル ボ キ シ － ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － イ ル )－ (
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４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ １ － メ チ ル － ア ゼ パ ニ ウ ム ；
　 化 合 物 ５ ２ 　 ３ － [(１ － ベ ン ジ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ
サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 ；
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ５ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ５ ３ 】

３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (テ ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ
ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 (化 合 物 ３ ４ )、 ３
－ [(１ ,１ － ジ オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ
ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸
(化 合 物 ３ ７ )、 お よ び 段 階 VII： ３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ
ニ ル )－ (１ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル －
チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 (化 合 物 ６ ８ )
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ５ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ５ ８ 】
段 階 V
　 実 施 例 ２ ５ の 段 階 ７ に 記 載 さ れ た よ う に 、 Ｌ ｉ Ｏ Ｈ に よ る ３ － [(１ ,１ － ジ オ キ ソ － テ
ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ (４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ
ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル  エ ス テ ル (４ ７ mg, ０ .０ ９ ５ mm
ol)の 加 水 分 解 を 行 い 、 ３ － [(１ ,１ － ジ オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )
－ (ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ
オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 (化 合 物 ３ ７ )を 得 た (３ ８ mg, ８ ４ ％ )。
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1 H NMR (CD 3 OD, 400 MHz): 7.697 (d, J=7.17, 2H), 7.426 (t, 2H), 7.35 (t, 1H), 7.2
3 (s, 1H), 4.72 (brt, 1H), 3.4-3.26 (m, 2H), 3.3-2.54 (m, 2H), 2.48-2.14 (m, 4H)
, 1.96-1.2 (m, 8H), 0.76-0.56 (m, 2H), 0.776 (d, J=6.6, 3H).
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ５ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ５ ９ 】
段 階 VI
　 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ (１ .２ ml)中 の 、 段 階 ２ の ３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ル )－ (テ ト ラ ヒ ド ロ － チ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ
ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル (５ ７ mg, ０ .１ ２ ４ mmol)の 溶 液 に 、 撹 拌 し な が ら 、
モ ノ 過 フ タ ル 酸 マ グ ネ シ ウ ム (２ ９ .６ mg, ０ .０ ６ mmol)を 一 度 に 加 え 、 ２ ４ 時 間 撹 拌 し た
。 反 応 混 合 物 を 水 で 希 釈 し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 溶 液 を 塩 水 で 洗 浄 し 、
乾 燥 し 、 濃 縮 し た 。 残 渣 を 分 取 Ｔ Ｌ Ｃ で 、 ５ ％  Ｍ ｅ Ｏ Ｈ － Ｄ Ｃ Ｍ を 用 い て 精 製 し 、 ３ － [
(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (１ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ

オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル  
エ ス テ ル を 得 た (３ ０ mg, ５ １ ％ )。
1 H NMR (CDCl 3 , 400 MHz, 主 な 異 性 体 に つ い て ): 7.66-7.6 (m, 2H), 7.5-7.4 (m, 3H), 
7.09 (s, 1H), 4.84-4.76 (t, 1H), 3.85 (s, 3H), 3.4-1.2 (m), 0.772 (d, J=6.6, 3H)
, 0.74-0.56 (m, 2H).
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ６ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ６ ０ 】
段 階 VII
　 実 施 例 ２ ５ の 段 階 ７ に 記 載 さ れ た よ う に 、 Ｌ ｉ Ｏ Ｈ に よ る ３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ
ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル )－ (１ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )
－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル  エ ス テ ル (３ ０ mg, ０ .０
６ ３ mmol)の 加 水 分 解 を 行 い 、 ３ － [(ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － ４ － メ チ ル － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ
ル )－ (１ － オ キ ソ － テ ト ラ ヒ ド ロ オ ピ ラ ン － ４ － イ ル )－ ア ミ ノ ]－ ５ － フ ェ ニ ル － チ
オ フ ェ ン － ２ － カ ル ボ ン 酸 (化 合 物 ６ ８ )を 得 た (１ ５ mg, ５ １ .８ ％ )。
1 H NMR (CD 3 OD, 400 MHz, 主 な 異 性 体 に つ い て ): 7.76-7.7 (m, 2H), 7.5-7.38 (m, 3H),
 7.39 (s, 1H), 4.74-4.56 (m, 1H), 3.5-1.2 (m), 0.782 (d, J=6.4, 1H), 0.75-0.55 (
m, 2H).
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ３ ０ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ３ ０ ４ 】
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【 表 ９ 】
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