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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 15年 5月 1日 (2003.5.1)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル
：
【 化 １ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 ：
Ｒ 1 は 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル
カ プ ト 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル ま た は C 2 - 6 ア ル キ ニ ル で あ り ；
ｐ は ０ ～ ４ で あ り ； Ｒ 1 の 意 義 は 同 一 で も 異 な っ て も よ く ；
Ｒ 2 は 、 ス ル フ ァ モ イ ル ま た は 基 Ｒ a － Ｒ b － で あ り ；
ｑ は ０ ～ ２ で あ り ； Ｒ 2 の 意 義 は 同 一 で も 異 な っ て も よ く ； ｐ ＋ ｑ ＝ ０ ～ ５ で あ り ；
Ｒ 3 は 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 3 ア ル キ ル 、
C 2 - 3 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 3 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 3 ア ル カ ノ イ ル 、 N－ (C 1 - 3 ア ル キ
ル )ア ミ ノ 、 N,N－ (C 1 - 3 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 3 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 N－ (C 1 - 3 ア ル キ ル )
カ ル バ モ イ ル 、 N,N－ (C 1 - 3 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 C 1 - 3 ア ル キ ル S(O) a （ ａ は ０ ～ ２ で
あ る ） 、 N－ (C 1 - 3 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル ま た は N,N－ (C 1 - 3 ア ル キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル
で あ り ； Ｒ 3 は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ c で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
ｎ は ０ ～ ２ で あ り ； Ｒ 3 の 意 義 は 同 一 で も 異 な っ て も よ く ；
Ｒ 4 は 、 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、
フ ェ ニ ル ま た は 炭 素 結 合 複 素 環 式 基 で あ り ； Ｒ 4 は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ d で 置 換 さ れ
て い て も よ く ； 複 素 環 式 基 が － Ｎ Ｈ － 部 分 を 含 む 場 合 、 そ の 窒 素 は Ｒ n か ら 選 択 さ れ る 基
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 、 独 立 し て 水 素 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル
、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ
イ ル オ キ シ 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ
ル ア ミ ノ 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 C 1 - 6
ア ル キ ル S(O) a （ ａ は ０ ～ ２ で あ る ） 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル )ス
ル フ ァ モ イ ル 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、
C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ４ ～ ７ 員 飽 和 複 素 環 式 基 か ら 選 択 さ れ ； Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 互 い に
独 立 し て 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ e で 置 換 さ れ て い て も よ く ； ４ ～ ７ 員 飽 和 複 素 環 式 基
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が － Ｎ Ｈ － 部 分 を 含 む 場 合 、 そ の 窒 素 は Ｒ f か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ a は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ
ク ロ ア ル キ ル C 1 - 6 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 複 素 環 式 基 、 フ ェ ニ ル C 1 - 6 ア ル キ ル ま た は （ 複 素
環 式 基 ） C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ； Ｒ a は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ g で 置 換 さ れ て い て
も よ く ； 複 素 環 式 基 が － Ｎ Ｈ － 部 分 を 含 む 場 合 、 そ の 窒 素 は Ｒ h か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換
さ れ て い て も よ く ；
Ｒ b は 、 － C(O)－ 、 － N(R m )C(O)－ 、 － C(O)N(R m )－ 、 － S(O) r － 、 － OC(O)N(R m )SO 2 － 、 － S
O 2 N(R

m )－ ま た は － N(R m )SO 2 － で あ り ； こ れ ら に お い て Ｒ m は 水 素 、 ま た は １ 個 以 上 の Ｒ i

で 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り 、 ｒ は １ ～ ２ で あ り ；
Ｒ d 、 Ｒ g お よ び Ｒ i は 、 独 立 し て ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ
シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6
ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ C 1 - 6 ア ル
コ キ シ C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル
)ア ミ ノ 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル )カ
ル バ モ イ ル 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル S(O) a （ ａ は ０ ～ ２ で あ
る ） 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N－ (C 1 - 6 ア ル
キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル
、 複 素 環 式 基 、 フ ェ ニ ル C 1 - 6 ア ル キ ル － R o － 、 （ 複 素 環 式 基 ） C 1 - 6 ア ル キ ル － R o － 、 フ ェ
ニ ル － R o － ま た は （ 複 素 環 式 基 ） － R o － か ら 選 択 さ れ ； Ｒ d 、 Ｒ g お よ び Ｒ i は 互 い に 独 立
し て 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ j で 置 換 さ れ て い て も よ く ； 複 素 環 式 基 が － Ｎ Ｈ － 部 分 を
含 む 場 合 、 そ の 窒 素 は Ｒ k か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ o は 、 － O－ 、 － N(R p )－ 、 － C(O)－ 、 － N(R p )C(O)－ 、 － C(O)N(R p )－ 、 － S(O) s － 、 － SO

2 N(R
p )－ ま た は － N(R p )SO 2 － で あ り ； こ れ ら に お い て Ｒ p は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ

り 、 ｓ は ０ ～ ２ で あ り ；
Ｒ f 、 Ｒ h 、 Ｒ k お よ び Ｒ n は 、 独 立 し て C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 N－ (C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル
、 N,N－ (C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ
ル お よ び フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル か ら 選 択 さ れ ； Ｒ f 、 Ｒ h 、 Ｒ k お よ び Ｒ n は 互 い に 独 立 し て 炭
素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ l で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ c 、 Ｒ e 、 Ｒ l お よ び Ｒ j は 、 独 立 し て ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ
メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル
フ ァ モ イ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア セ チ ル 、 ア セ ト キ シ 、 メ チ ル ア ミ
ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 、 N－ メ チ ル － N－ エ チ ル ア ミ ノ 、 ア
セ チ ル ア ミ ノ 、 N－ メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 N－ エ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 N,N－ ジ メ チ ル カ ル バ
モ イ ル 、 N,N－ ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 N－ メ チ ル － N－ エ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 メ チ ル チ オ
、 エ チ ル チ オ 、 メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 エ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 メ シ ル 、 エ チ ル ス ル ホ ニ ル 、
メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N－ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ エ チ ル ス ル フ
ァ モ イ ル 、 N,N－ ジ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N－ ジ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル ま た は N－ メ チ
ル － N－ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル か ら 選 択 さ れ る ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ 1 が ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ま た は C 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 （
Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ３ 】
ｐ が ０ ～ ２ で あ り ； Ｒ 1 の 意 義 が 同 一 で も 異 な っ て も よ い 、 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 式
（ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ４ 】
Ｒ 2 が ス ル フ ァ モ イ ル ま た は 基 Ｒ a － Ｒ b － で あ り ； こ こ で
Ｒ a は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ま た は 複 素 環 式 基 か ら 選 択 さ れ ； Ｒ a は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ g で 置 換 さ れ て い て も
よ く ；
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Ｒ b は 、 － N(R m )C(O)－ 、 － C(O)N(R m )－ 、 － S(O) r － 、 － OC(O)N(R m )SO 2 － 、 － SO 2 N(R
m )－

ま た は － N(R m )SO 2 － で あ り ； こ れ ら に お い て Ｒ m は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り 、 ｒ は
２ で あ り ；
Ｒ g は 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ C 1 - 6 ア ル コ キ シ C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、
N,N－ (C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル S(O) a （ ａ は ２ で あ る ） 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 複 素 環 式 基 、 フ ェ ニ ル C 1 - 6 ア ル キ ル － R o － ま た は （ 複 素 環 式 基 ） － R o － か
ら 選 択 さ れ ； Ｒ g は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ j で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ o は － Ｏ － で あ り ；
Ｒ j は 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ チ ル ま た は メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 、
請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ５ 】
ｑ が ０ ま た は １ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ
の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ６ 】
ｑ が １ で あ り 、 Ｒ 2 が 式 （ Ｉ ） の ア ニ リ ン の － Ｎ Ｈ － に 対 し て パ ラ に あ る 、 請 求 項 １ ～ ５
の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン
ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ７ 】
Ｒ 3 が ハ ロ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医
薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ８ 】
ｎ が ０ ま た は １ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ
の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 ９ 】
Ｒ 4 が 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ま た は C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル で あ り ； Ｒ 4 は 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ
d で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ d は 、 ハ ロ 、 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ま た は 複 素 環 式 基 か ら 選 択 さ れ る 、
請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ０ 】
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 が 独 立 し て 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ； Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 互 い に 独
立 し て 炭 素 に お い て １ 個 以 上 の Ｒ e で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Ｒ e は 、 ハ ロ ま た は メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ る 、
請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ １ 】
式 （ Ｉ ） （ 請 求 項 １ に 記 載 ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ
加 水 分 解 性 エ ス テ ル
［ 式 中 ：
Ｒ 1 は 、 ク ロ ロ 、 ア ミ ノ 、 メ チ ル ま た は メ ト キ シ で あ り ；
ｐ は ０ ～ ２ で あ り ； Ｒ 1 の 意 義 は 同 一 で も 異 な っ て も よ く ；
Ｒ 2 は 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (テ ト ラ ヒ ド ロ フ ル － 2－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (
シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (フ ル － 2－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－
(2,2－ ジ メ チ ル － 1,3－ ジ オ キ ソ ラ ン － 4－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (シ ア ノ メ チ
ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (カ ル バ モ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ
ル 、 N－ (4－ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (ピ リ ジ ン － 2－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ
モ イ ル 、 N－ (ピ リ ジ ン － 3－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (4－ メ チ ル チ ア ゾ ー ル － 2－
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イ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ メ チ ル イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － 5－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル
、 N－ (テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － 2－ イ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ メ チ ル ピ ラ ジ ン － 5
－ イ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [2－ (2－ ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ )エ チ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (
2－ ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2,2,2－ ト リ フ ル オ ロ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル
、 N－ (2－ メ ト キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ メ シ ル エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (
2－ ベ ン ジ ル オ キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2,2－ ジ メ ト キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル
、 N－ [2－ (N,N－ ジ メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ ピ ペ リ ジ ン － 1－ イ ル
エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [2－ (メ ト キ シ メ ト キ シ )エ チ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ エ チ ル
ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [2－ (2－ メ ト キ シ エ ト キ シ )エ チ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [2－ [2－ (2
－ メ ト キ シ エ ト キ シ )エ ト キ シ ]エ チ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ [2－ [2－ (2－ メ ト キ シ エ
ト キ シ )エ ト キ シ ]エ ト キ シ ]エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ ピ リ ジ ン － 2－ イ ル エ チ ル )
ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ ピ リ ジ ン － 4－ イ ル エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ イ ソ オ キ サ
ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ イ ソ チ ア ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ
エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ 1,2－ 5－ チ ア ジ ア ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ エ チ ル )ス ル フ
ァ モ イ ル 、 N－ メ チ ル － N－ (2－ メ ト キ シ エ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [3－ (2－ オ キ ソ ピ ロ
リ ジ ン － 1－ イ ル )プ ロ ピ ル ]ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ メ ト キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル
、 N－ プ ロ ピ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2,3－ ジ ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3
－ モ ル ホ リ ノ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ [3－ (N,N－ ジ メ チ ル ア ミ ノ )プ ロ ピ ル ]ス ル フ
ァ モ イ ル 、 N－ (3,3,3－ ト リ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2,2－ ジ メ チ ル － 3－
ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－
(3－ エ ト キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N
－ (3－ イ ソ プ ロ ポ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ イ ソ プ ロ ポ キ シ － 2－ ヒ ド ロ キ
シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ
ァ モ イ ル 、 N－ (3－ イ ソ チ ア ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (3－ 1,
2－ 5－ チ ア ジ ア ゾ ー ル － 3－ イ ル オ キ シ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (1,1－ ジ メ チ ル プ
ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ メ チ ル － N－ (3－ モ ル ホ リ ノ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－
ブ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ t－ ブ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (2－ ヒ ド ロ キ シ ブ チ ル )ス ル フ
ァ モ イ ル 、 N－ メ チ ル － N－ t－ ブ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ ペ ン チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (
5－ ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (4,5－ ジ メ チ ル オ キ サ ゾ ー ル － 2－ イ ル )ス
ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (シ ク ロ プ ロ ピ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ (シ ク ロ ブ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル
、 N－ (3－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ ア リ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－
(2－ プ ロ ピ ニ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N－ メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 ア セ ト ア ミ ド 、 メ シ ル ア ミ ノ
ま た は メ シ ル で あ り ；
ｑ は ０ ま た は １ で あ り ；
Ｒ 3 は 、 ブ ロ モ ま た は ク ロ ロ で あ り ；
ｎ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
Ｒ 4 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ３ － ブ テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ２ － フ タ ル イ
ミ ド エ チ ル 、 ２ － ア ミ ノ エ チ ル 、 ２ － メ ト キ シ エ チ ル 、 ２ － ア セ ト ア ミ ド エ チ ル 、 ２ － メ
シ ル ア ミ ノ エ チ ル ま た は ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ ル で あ り ；
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 、 独 立 し て 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ま
た は メ ト キ シ メ チ ル か ら 選 択 さ れ る ］ 。
【 請 求 項 １ ２ 】
下 記 か ら 選 択 さ れ る 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ：
2－ [4－ [N－ (シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]－ 4－ (1,2－ ジ メ チ ル イ ミ
ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1－ エ チ ル － 2－ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ [N－ (2－ メ ト キ シ エ チ ル )ス
ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1－ エ チ ル － 2－ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ [N－ (3－ メ ト キ シ プ ロ ピ ル )
ス ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1－ エ チ ル － 2－ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ [N－ (シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル
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)ス ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1－ エ チ ル － 2－ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ (N－ シ ク ロ プ ロ ピ ル ス ル フ
ァ モ イ ル )ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1－ メ チ ル － 2－ イ ソ プ ロ ピ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ [N－ (シ ク ロ プ ロ ピ ル
メ チ ル )ス ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1,2－ ジ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ (N－ シ ク ロ プ ロ ピ ル ス ル フ ァ モ イ ル
)ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1,2－ ジ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ (N－ シ ク ロ ブ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル )
ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
4－ (1,2－ ジ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ [N－ (2,2,2－ ト リ フ ル オ ロ エ チ ル )
ス ル フ ァ モ イ ル ]ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;お よ び
4－ (1－ イ ソ プ ロ ピ ル － 2－ メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル － 5－ イ ル )－ 2－ [4－ (N－ シ ク ロ ブ チ ル ス
ル フ ァ モ イ ル )ア ニ リ ノ ]ピ リ ミ ジ ン ;
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る
塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 、 な ら び に 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ
リ ヤ ー を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま
た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 。
【 請 求 項 １ ５ 】
ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 細 胞 周 期 阻 害 （ 抗 細 胞 増 殖 ） 作 用 を 生 じ さ せ る 際 に 使 用 す る
医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ
の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ ６ 】
請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る
塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 、 な ら び に 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ
リ ヤ ー を 含 む 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 細 胞 周 期 阻 害 （ 抗 細 胞 増 殖 ） 作 用 を 生 じ る 際
に 使 用 す る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
請 求 項 １ に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加
水 分 解 性 エ ス テ ル を 製 造 す る た め の 、 下 記 を 含 む 方 法 （ Ｒ 1 、 Ｒ 2 、 Ｒ 3 、 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、
ｎ 、 ｐ お よ び ｑ は 、 別 途 明 記 し な い 限 り 請 求 項 １ に 定 め た も の で あ る ） ：
方 法 ａ ） 　 式 （ Ｉ Ｉ ） の ピ リ ミ ジ ン ：
【 化 １ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｌ は 置 換 可 能 な 基 で あ る ） と 式 （ Ｉ Ｉ Ｉ ） の ア ニ リ ン ：
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【 化 １ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
を 反 応 さ せ る ； ま た は
方 法 ｂ ） 　 式 （ Ｉ Ｖ ） の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
と 式 （ Ｖ ） の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｔ は Ｏ ま た は Ｓ で あ り ； Ｒ x は 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択
さ れ る ） を 反 応 さ せ る ； ま た は
方 法 ｃ ） 　 式 （ Ｉ ） に お い て Ｒ 2 が ス ル フ ァ モ イ ル ま た は 基 Ｒ a － Ｒ b － で あ り 、 Ｒ b が － Ｎ
Ｈ Ｓ Ｏ 2 － で あ る 化 合 物 に つ い て は 、 式 （ Ｖ Ｉ ） の ピ リ ミ ジ ン ：
【 化 １ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｘ は 置 換 可 能 な 基 で あ る ） と 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） の ア ミ ン ：
Ｒ a － Ｎ Ｈ 2

(VII)
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を 反 応 さ せ る ； ま た は
方 法 ｄ ） 　 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 に つ い て 、 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ ） の ピ リ ミ ジ ン ：
【 化 １ ０ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
と 式 （ Ｉ Ｘ ） の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ ８ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 の Ｙ は 置 換 可 能 な 基 で あ る ） を 反 応 さ せ る ；
次 い で 必 要 な ら ば ；
ｉ ） 　 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 他 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 に 変 換 す る ；
ｉ ｉ ） 　 保 護 基 を 除 去 す る ；
ｉ ｉ ｉ ） 　 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル を 形 成 す る 。
【 請 求 項 １ ８ 】
白 血 病 、 乳 癌 、 肺 癌 、 結 腸 癌 、 直 腸 癌 、 胃 癌 、 前 立 腺 癌 、 膀 胱 癌 、 膵 癌 ま た は 卵 巣 癌 の 処
置 に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合
物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 １ ９ 】
白 血 病 、 リ ン パ 系 悪 性 腫 瘍 、 あ る い は 肝 臓 、 腎 臓 、 前 立 腺 ま た は 膵 臓 な ど の 組 織 に お け る
癌 や 肉 腫 な ど の 充 実 性 腫 瘍 の 処 置 に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ
か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水
分 解 性 エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
結 腸 、 乳 部 、 前 立 腺 、 肺 ま た は 皮 膚 の 原 発 性 も し く は 再 発 性 充 実 性 腫 瘍 の 増 殖 を 遅 延 さ せ
る た め に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の
化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル の 使 用 。
【 請 求 項 ２ １ 】
結 腸 、 乳 部 、 前 立 腺 、 肺 、 外 陰 部 ま た は 皮 膚 な ど の 原 発 性 も し く は 再 発 性 充 実 性 腫 瘍 の 増
殖 を 阻 害 す る た め に 用 い る 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の
式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル
の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る
塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 、 な ら び に 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ
リ ヤ ー を 含 む 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 、 癌 （ 充 実 性 腫 瘍 、 白 血 病 ） 、 線 維 増 殖 性 障
害 、 分 化 障 害 、 乾 癬 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 カ ポ ジ 肉 腫 、 血 管 腫 、 急 性 も し く は 慢 性 腎 障 害
、 ア テ ロ ー ム 、 ア テ ロ ー ム 硬 化 症 、 動 脈 再 狭 窄 、 自 己 免 疫 疾 患 、 急 性 も し く は 慢 性 炎 症 、
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骨 疾 患 、 ま た は 網 膜 血 管 増 殖 を 伴 う 眼 疾 患 を 処 置 す る 際 に 使 用 す る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 で き る
塩 も し く は イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル 、 な ら び に 医 薬 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は キ ャ
リ ヤ ー を 含 む 、 ヒ ト な ど の 温 血 動 物 に お い て 癌 を 処 置 す る 際 に 使 用 す る 医 薬 組 成 物 。
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