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【 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 】 　 一 般 式 Ｉ で 示 さ れ 合 物 。
　 【 化 １ 】

る 化



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 置 換 基 は 以 下 に 説 明 さ れ る 意 味 を 有 す る ：
　 Ａ ） R 1 お よ び R２ は 同 一 で あ る か ま た は 異 な っ て お り 、 か つ
　 Ａ a)水 素 、 F、 Cl、 Br、 I、 CN、 NC、 OH、 SH、 NO 2 、 SO 3 H、 PO 3 H、 NH 2 、 CF 3 、 OSO 2 (CH 2 ) n C
F 3 （ こ こ で 、 nは 0、 1も し く は 2で あ る ） 、 -OSO 2 -ア リ ー ル 、 - ま た は ；
　 Ａ b)所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 6 )ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、
ア ラ ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は シ ク ロ ア ル コ キ シ 基 ；
　 Ａ c)所 望 に よ り 、 1個 ま た は 2個 の 同 一 も し く は 異 な る 、 所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ い
低 級 (C 1 -C 6 )ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 も し く は ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル カ ル ボ ニ
ル も し く は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ラ ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 で 、 ま た は ピ ロ リ ジ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン も し く は ホ モ ピ ペ ラ ジ ン ラ ジ カ ル か
ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ 基 ；
　 Ａ d)-COOH、 -COOア ル キ ル 、 -COOア ラ ル キ ル 、 所 望 に よ り Ａ c)で 示 さ れ る よ う に 置 換 さ
れ て い て も よ い CO-ア ミ ノ 基 、 ま た は COHア ル キ ル 基 、 も し く は COHア ラ ル キ ル 基 ；
　 Ａ e)-(CH 2 ) n X（ こ こ で 、 X=Br、 Cl、 Fも し く は Iで あ る ） 、 -(CH 2 ) n OH、 -(CH 2 ) n CHO、 -(C
H 2 ) n COOH、 -(CH 2 ) n CN、 -(CH 2 ) n NC、 -(CH 2 ) n COア ル キ ル ま た は -(CH 2 ) n COア リ ー ル 基 （ こ こ
で 、 nは 1-4で あ る ） ；
　 Ａ f)-(CH 2 ) n ビ ニ ル 、 -(CH 2 )  n エ チ ニ ル ま た は -(CH 2 ) n シ ク ロ ア ル キ ル 基 （ こ こ で 、 nは 0
、 1ま た は 2で あ り 、 シ ク ロ ア ル キ ル は 3個 な い し ７ 個 の C原 子 を 含 む 脂 肪 族 環 で あ る ） ；
　 Ａ g)C 3 -C 6 置 換 ア ル ケ ニ ル 基 （ 所 望 に よ り H、 F、 Br、 Cl、 CN、 CO 2 ア ル キ ル 、 COア ル キ ル
、 COア リ ー ル で 置 換 さ れ て い て も よ い ） ；
　 Ａ h)C 3 -C 6 置 換 ア ル キ ニ ル 基 （ 所 望 に よ り H、 F、 Br、 Cl、 CN、 CO 2 ア ル キ ル 、 COア ル キ ル
、 COア リ ー ル で 置 換 さ れ て い て も よ い ） を 意 味 す る か ； あ る い は
　 Ａ i)R 1 お よ び R 2 は と も に -CH=CH-CH=CH-、 -O(CH 2 ) n  -（ n=1な い し 3） 、 -CH=CHA 1 -（ A 1
は NH、 Oま た は Sで あ る ） 、 ま た は -CH 2 CH 2 A 1 -（ A 1 は NH、 Oま た は Sで あ る ） を 意 味 し ；
　 Ｂ ） R 3 は R 1 と 同 義 で あ り 、 特 に 、 OHお よ び OCH 3 で あ る か 、 あ る い は
　 Ｃ ） R 2 お よ び R 3 は と も に -A 2 (CH 2 ) n A 2 -（ こ こ で 、 ｎ は 1な い し 3で あ り 、 置 換 基 A 2 は 同 一
で あ る か も し く は 異 な っ て お り 、 か つ 、 NH、 Oも し く は Sを 意 味 す る ） を 意 味 し ；
　 Ｄ ） R 4 お よ び R 5 は
　 Ｄ a) 双 方 と も 水 素
あ る い は
　 Ｄ b) R 4 お よ び R 5 の 一 方 が 水 素 、 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、
ア ル キ ニ ル 、 も し く は ア ラ ル キ ニ ル 基 で あ り 、 か つ 、 R 4 お よ び R 5 の 他 方 が
　 Ｄ bi) OR 6 （ こ こ で 、 R 6 は 水 素 、 所 望 に よ り 分 て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 1 0 )ア ル キ ル
基 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 C 3 -C 1 0 置 換 シ リ ル 基 （ 例 え ば 、 ト リ エ チ ル シ リ ル 、 ト リ メ チ
ル シ リ ル 、 t-ブ チ ル ジ メ チ ル シ リ ル も し く は ジ メ チ ル フ ェ ニ ル シ リ ル ） 、 C 2 -C 1 0 -α -ア ル
コ キ シ ア ル キ ル 基 、 例 え ば 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 メ ト キ シ メ
チ ル 、 エ ト キ シ メ チ ル 、 2-メ ト キ シ プ ロ ピ ル 、 エ ト キ シ エ チ ル 、 フ ェ ノ キ シ メ チ ル も し く
は 1-フ ェ ノ キ シ エ チ ル を 意 味 す る ） ；
　 Ｄ bii) O-CS-NHR 6 （ チ オ ウ レ タ ン ） （ こ こ で 、 R 6 は 上 記 Ｄ bi)で 示 さ れ る 意 味 を 有 す る
） ；
　 　 Ｄ biii) O-CO-NHR’ 7 （
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ビ ニ ル - -エ チ ニ ル

O

枝 し

置 換 基 が ：



　 【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　

；
　 　 Ｄ biv) O-CO-HR 6 （ こ こ で 、 R 6 は 上 記 Ｄ bi） で 示 さ れ る 意 味 を 有 し 、 特 に 、
　 【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
な ど の ア ミ ノ 酸 の 置 換 パ タ ー ン を 有 す る エ ス テ ル （ 両 鏡 像 異 性 体 ） で あ る ） ；
　 Ｄ bv) NR 7 R 7 （ こ こ で 、 2個 の 置 換 基 R 7 は 同 一 で あ る か ま た は 異 な っ て お り 、 か つ 、 水 素
、 所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 意 味 す る
か 、 ま た は 置 換 基 R 7 は と も に -(CH 2 ) n -（ こ こ で 、 nは 3な い し 5で あ る ） で あ る ） ；
　 Ｄ bvi) NH-COR 6 （ ア ミ ド ） （ こ こ で 、 R 6 は 上 記 i） で 示 さ れ る 意 味 を 有 す る ） ；
　 Ｄ bvii) S-R 6 （ こ こ で 、 R 6 は 上 記 Ｄ bi） で 示 さ れ る 意 味 を 有 す る ） ；
　 Ｄ bviii) SO n R 8 （ こ こ で 、 nは 0、 1も し く は 2で あ り 、 R 8 は 所 望 に よ り 分 枝 も し く は 環 状
で あ っ て も よ く 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い (C 1 -C 1 0 )ア ル キ ル も し く は ア ラ ル キ ル
基 で あ る ） ；
の い ず れ か で あ り ；
　 Ｄ bix) R 4 は 水 素 で あ り 、 R 5 は OH、 CN、 CO 2 － ア ル キ ル 、 CONRaRb（ こ こ で 、 Raは 水 素 、
所 望 に よ り 分 枝 し て い る か 、 も し く は 環 状 の 、 置 換 さ れ て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 6 )ア ル キ
ル 基 で あ り 、 Rbは 水 素 、 所 望 に よ り 分 岐 し て い て も よ く 、 も し く は 置 換 さ れ て い て も よ い
低 級 (C 1 -C 6 )ア ル キ ル 基 で あ り 、 ま た は Ra+Rbで 共 に － (CH 2 )n－ （ こ こ で ｎ は ２ ～ ６ で あ る
） 、 も し く は － (CH 2 )nE(CH 2 )n－ (こ こ で 、 Eは NH、 N－ ア ル キ ル 、 O又 は Sで あ り 、 ｎ は ０ ～
５ で あ る ) 、 ア リ ー ル （ フ ェ ニ ル 又 は ナ フ チ ル ） 、 ま た は 6- で あ り ；
　 Ｄ bx) R 4 お よ び R 5 は 共 に カ ル ボ ニ ル （ =O） 、 ヒ ド ラ ゾ ン （ =N-NH-R 9 、 =N-NR 9 R 1 0 ） 、 ま
た は オ キ シ ム （ =N-OR 1 0 ） （ こ こ で 、 R 9 は 水 素 、 所 望 に よ り 分 岐 し て い る か 、 も し く は 環
状 の 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 6 )ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル キ ル カ
ル ボ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ ア ラ ル キ ル カ ル ボ
ニ ル オ キ シ 基 、 ま た は ト シ ル も し く は メ シ ル 等 の ス ル ホ ン 酸 で あ り 、 R 1 0 は 水 素 、 所 望 に
よ り 分 岐 し て い る か 、 も し く は 環 状 の 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 6 )ア
ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ラ ル キ ル カ ル ボ ニ 、 ま た は ト シ
ル 基 も し く は メ シ ル 基 等 の ス ル ホ ン 酸 基 で あ り ；
　 Ｄ bxi) R 4 お よ び R 5 は 共 に 下 記 タ イ プ の 置 換 基 で あ り ：
　 【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 Y 1 お よ び Y 2 は 同 一 で あ る か ま た は 異 な っ て お り 、 O、 S、 NH、 ま た は N-R 9  を 意 味
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を 意 味 す る 。 ）

Ｄ b

） π 複 素 環

ル 、 ア
も し く は

ル 、 ア も し く は ル 基



し （ 自 由 原 子 価 は い ず れ の 場 合 に お い て も 水 素 で あ る 。 ） 、 こ こ で R 9 は 上 記 Ｄ bx） で 示 さ
れ る 意 味 を 有 す る ；
　 E) G 1 ： -(CH 2 ) x -（ こ こ で 、 xは １ ま た は ２ で あ る ） ；
　 F) G 2 ： -(CH 2 ) y -（ こ こ で 、 yは ０ な い し ２ で あ る ） ；
　 E/Fa) G 1 お よ び G 2 は 共 に あ る い は 別 々 に 、
-C(R 1 1  R 1 2 )-（ こ こ で 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 水 素 、 OH、 所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ く 、 も し
く は 環 状 の 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 低 級 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア
ル キ ル オ キ シ 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ も し く は ア リ ー ル オ キ シ 基 を 意 味 し 、 ま た は 共 に ア ル キ
ル ス ピ ロ 基 （ C 3 -C 7 ス ピ ロ 環 ） を 意 味 す る 。 ） を 意 味 し ；
　 E/Fb) G 1 お よ び G 2 は 共 に ：
　 【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 ｍ は １ な い し ７ で あ る 、
を 意 味 し ；
　 E/Fc) G 1 お よ び G 2 は 共 に あ る い は 別 々 に 、 -C(R 1 1  R 1 2 )-（ こ こ で 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 水 素
、 、 所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ く 、 も し く は 環 状 の 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て
い て も よ い 低 級 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ ま た は ア リ
ー ル オ キ シ を 意 味 す る 。 ） の 意 味 を 有 す る ；
　 E/Fd) G 1 お よ び G 2 は 共 に ア ル キ ル ス ピ ロ 基 （ C 3 -C 7 ス ピ ロ 環 ） で あ り ；
　 G) G 3 ： -(CH 2 ) z -（ こ こ で 、 zは 0な い し 3で あ る 。 た だ し 、 x+y+zの 合 計 は 少 な く と も 2で
あ り 、 か つ 、 多 く と も 4で あ る 。 ） 、 ま た は こ こ で G 3 は カ ル ボ ニ ル も し く は チ オ カ ル ボ ニ
ル 、 -CH(OH)-も し く は -C(OH)=で あ り ；
　 H) Ｗ は ：
　 Ha) CR 1 3 R 1 4 （ こ こ で 、 R 1 3 は 水 素 を 意 味 し 、 か つ 、 R 1 4 は -(CH 2 ) n NR 7 R 7 、 -CONR 7 R 7 も し
く は -COOR 7 （ こ こ で 、 nは 0な い し 2で あ り 、 か つ 、 R 7 は 上 記 の 意 味 を 有 す る か 、 ま た は R 7
と R 7 は -(CH 2 ) n -（ こ こ で 、 nは 3な い し 5で あ る ） を 介 し て 環 を 形 成 す る ） を 意 味 し 、 こ こ
で 、 置 換 基 R 1 3 と R 1 4 は 交 換 で き る ） ；
　 Hb) N-フ ェ ニ ル （ 所 望 に よ り フ ッ 素 、 臭 素 、 塩 素 、 (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 、 CO 2 ア ル キ ル 、 CN
、 CONH 2 ま た は ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い N-チ エ ン -2-も し く は -3-イ ル ま た
は N-フ ル -2-も し く は -3-イ ル 、 ま た は N-1,3,5-ト リ ア ジ ニ ル を 意 味 こ で 、 ト リ ア ジ
ン ラ ジ カ ル は Cl、 OR 6 も し く は NR 7 R 7 で 置 換 す る こ と が で き 、 か つ 、 R 6 ま た は R 7 は 上 記
に 示 さ れ る 意 味 を 有 す る ；
　 Hc) 以 下 に 示 さ れ る 置 換 基 の 1つ ：
　 【 化 ６ 】
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ヒ ド ロ キ シ

基

） 、
し 、 こ

更 に



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ こ こ で 、 Ｊ は 結 合 が な い こ と ま た は -(CH 2 ) n -（ こ こ で 、 n=0な い し 3） 、 カ ル ボ ニ ル 、 チ
オ カ ル ボ ニ ル 、 O、 S、 -SOま た は SO 2 を 意 味 し 、 R 6 は 上 記 に 示 さ れ る 意 味 を 有 し 、 か つ 、 こ
こ で 、 Qは -(CH 2 ) n -M

＊ -(CH 2 ) m -（ こ こ で 、 n=0な い し 4で あ り 、 か つ m=0な い し 4で あ り 、 か
つ 、 M＊ は ア ル キ ニ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 二 置 換 フ ェ ニ ル 、 二 置 換 チ オ フ ェ ン 、 二 置 換 フ ラ ン
、 二 置 換 ピ ラ ジ ン 、 二 置 換 ピ リ ダ ジ ン 、 以 下 に 示 さ れ る 示 さ れ る ス ペ ー サ ー 、 以 下 の
式 で 示 さ れ る ペ プ チ ド ス ペ ー サ ー Lま た は 複 素 環 式 ス ペ ー サ ー HS：
　 【 化 ７ 】
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（ こ こ で 、 R 1 5 は D-、 L-、 D、 L-ア ミ ノ 酸 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 を 意 味 し 、 n>1の 場
合 に つ い て 々 の ラ ジ カ ル 中 の R 1 5 は D-、 L-、 D、 L-ア ミ ノ 酸 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ
酸 の 同 一 ま た は 異 な る 側 鎖 を 意 味 す る （ た だ に は 式 Ｉ の 基 G 2 お よ び G 3

に 結 合 し て い る ） ） を 意 味 す る ） ；  
　 Hdi) 所 望 に よ り 少 な く と も 、 環 要 素

ス ペ ー サ Ｑ
式 Ｉ で

示 さ れ る 化 合 物 の Ｇ ２ 及 び Ｇ ３ 結 合 し て い る
　 Hdii) 以 下 の 式 で 示 さ れ る 環 状 炭 化 水 素 ：
　 【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 He) -NH-、 -O-、 -S-、 -SO-ま た は -SO 2 -；
　 Hf) こ こ で 、 Ｗ が -NH-で あ る 場 合 に は 、 Ｇ ３ 基 中 の ｚ は ０ 、 ２ 又 は ３ 但 し 、 置
換 基 Ｒ １ が メ チ ル 又 は エ チ ル 等 の 低 級 ア ル キ ル 基 で あ る 場 合 に は 、 Ｇ ３ 基 中 の ｚ は １ で あ
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は 、 個 各 々
し 、 Q 隣 接 す る N原 子

各 々
１ 置 換 さ れ て い て も よ い と し て 少 な く と も １ の 複

素 環 を 有 す る 三 環 系 置 換 基 （ Ｔ ｒ ） で あ っ て 、 そ の ア ネ ル 化 さ れ た ベ ン ゼ ン 環 の １ 炭 素 原
子 に お け る 結 合 位 置 を 有 す る 三 環 系 置 換 基 （ Ｔ ｒ ） で あ り 、 該 結 合 位 置 は （ こ
こ で 、 Qは 上 記 Hcに 示 さ れ た 意 味 を 有 す る ） を 介 し て 、 Ｑ に 隣 接 す る 窒 素 原 子 が 、

各 々 に 三 環 系 置 換 基 （ Ｔ ｒ ） ；

又 は

で あ り 、



る 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 一 般 式 IIで 示 さ れ る 新 規 化 合 物 ：
　 【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 Dは N-H、 N-ア ル キ ル 、 N-ア シ ル 、 酸 素 ま た は 硫 黄 を 意 味 し 、 か つ 、 置 換 基 R 1 な い
し R 5 、 G 1 な い し G 3 お よ び Wは 一 般 式 Ｉ に つ い て 請 求 項 １ で 示 さ れ る 意 味 を 有 す る 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 一 般 式 IIIで 示 さ れ る 新 規 化 合 物 ：
　 【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 X-R 1 6 は 置 換 基 で あ り 、 こ こ で 、 Xは 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ り 、 か つ 、 R 1 6 は 水 素 ま
た は 所 望 に よ り 分 枝 し て い て も よ く 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 低 級 (C 1 -C 1 0 )ア ル
キ ル ま た は ア ラ ル キ ル 基 で あ り 、 か つ 、 置 換 基 R 1 な い し R 5 、 G 1 な い し G 3 お よ び Wは 一 般 式 I
に つ い て 示 さ れ る 意 味 を 有 す る 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 一 般 式 IVで 示 さ れ る 新 規 化 合 物 ：
　 【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、 R 1 8 お よ び R 1 9 は 水 素 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は ア ラ ル キ ル を 意 味 し 、 置
換 基 R 1 8 お よ び R 1 9 を 有 す る C原 子 は 単 結 合 ま た は 二 重 結 合 を 介 し て 互 い に 結 合 し て お り 、
か つ 、 置 換 基 R 1 な い し R 5 お よ び G 1 G 3 は 一 般 式 Ｉ に つ い て 示 さ れ る 意 味 を
有 し Wは -CH-ま た は -N -を 意 味 す る 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 6- 複 素 環 が イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア
ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ
ル 、 ピ ラ ジ ニ ル お よ び そ の 置 換 変 種 、 イ ミ ダ ゾ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ニ ル ま た は オ キ サ ゾ リ ニ
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請 求 項 １ で

こ こ で

な い し 請 求 項 １ で
、 Ｈ

π



ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 R 5 が 水 素 以 外 の 意 味 を 有 し 、 か つ 、 R 4 が OHで あ る 、 請 求 項 １ な い し ５
の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 Y 1 が NH、 Y 2 が N-R 9 で あ り 、 か つ 、 R 4 お よ び R 5 が  -(CH 2 ) n -（ n=2、 3も
し く は ４ ） で 結 合 し て い る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 三 環 系 置 換 基 Trが 一 般 式 ：
　 【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 縮 合 ベ ン ゼ ン 環 で あ る 、 請 求 項 １ な い し ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 環 Aが 置 換 ベ ン ゼ ン 環 で あ る 、 請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 環 Bお よ び Cの 一 方 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 複 素 環 で あ り
、 か つ 、 他 方 が 環 中 に １ 個 又 は ２ 個 以 上 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 得 る 置 換 環 で あ る 、 請 求 項 ８
ま た は ９ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 ベ ン ゼ ン 環 が 少 な く と も 換 さ れ て お り 、 こ れ ら の 置 換 基 は フ ッ
素 お よ び 塩 素 な ど の ハ ロ ゲ ン 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル な ど の ハ ロ -C 1 -C 3 ア ル キ ル 基 、 メ
チ ル な ど の C 1 -C 3 ア ル キ ル 基 、 メ ト キ シ な ど の C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 基 お よ び ヒ ド ロ キ シ 基 、 特
に 、 フ ッ 素 な ど の ハ ロ ゲ ン で あ る 、 請 求 項 ８ な い し １ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 所 望 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 複 素 環 Bま た は Cが 、 1個 ま た は 2個
の 同 一 ま た は 異 な る ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 4な い し 14員 環 、 好 ま し く は 5な い し 7員 環 、 特 に
は 5な い し 7員 の 非 芳 香 環 で あ る 、 請 求 項 ８ な い し １ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 複 素 環 の 少 な く と も 1個 の ヘ テ ロ 原 子 （ 1な い し 3個 の へ テ ロ 原 子 が
あ り 得 る ） が 窒 素 、 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 複 素 環 Bま た は Cが ピ リ ジ ン 、 ピ ラ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル
、 フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ヘ キ サ メ チ レ ン イ ミ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
フ ラ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 モ ル ホ リ ン ま た は チ オ モ ル ホ リ ン で あ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合
物 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 ５ な い し ８ 員 環 Bま た は Cが 、 少 な く と も 換 さ れ て い る ５ な い し
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１ 置
ゲ ン

１ 置



８ 員 の 複 素 環 ま た は 脂 環 、 ま た は 炭 素 環 で あ る 、 請 求 項 ８ な い し １ ４ の い ず れ か １ 項 に 記
載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 ５ な い し ８ 員 の 炭 素 環 が ベ ン ゼ ン 環 ま た は 飽 和 も し く は 不 飽 和 環 、
例 え ば 、 ベ ン ゼ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ン 、 シ ク ロ ペ ン テ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン 、 シ ク ロ ヘ キ セ ン
、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ン 、 シ ク ロ ヘ プ タ ン 、 シ ク ロ ヘ プ テ ン お よ び シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ン で あ
る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 三 環 系 置 換 基 Trが 以 下 に 提 示 さ れ る 式 の 一 つ 基 で あ る 、
請 求 項 １ な い し １ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 三 環 系 置 換 基 Trが 以 下 に 提 示 さ れ る 式 の １ つ 基 で あ る 、
請 求 項 １ な い し １ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 【 化 １ ４ 】
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で 示 さ れ る

で 示 さ れ る



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 置 換 基 Trが 少 な く と も 1箇 所 に お い て R 1 で 置 換 さ れ て お り 、 か つ 、 R

1 が 請 求 項 １ に お い て 示 さ れ る 意 味 を 有 す る 、 請 求 項 １ な い し １ ８ の い ず れ か １ 項
に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 置 換 基 Wが -NH-で あ り 、 お よ び ／ ま た は 、 置 換 基 G 1 が -(CH 2 ) x -（ こ
こ で 、 xは 1ま た は ２ で あ る ） で あ り 、 か つ 、 G 2 が -(CH 2 ) y -（ こ こ で 、 yは 0な い し ２ で あ る
） を 意 味 す る （ た だ し 、 x+yは 少 な く と も ２ 、 多 く と も ４ を 意 味 す る ） 、 請 求 項 １ な い し
１ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 コ ン ビ ナ ト リ ま た は パ ラ レ ル 合 成 技 術 を 用 い 、 基 本 分 子 を 官 能 基 （
リ ン カ ー ） で 固 相 に 固 定 し 、 標 的 化 合 物 の 合 成 を 実 施 し 、 次 い で 、 こ の 標 的 化 合 物 を 固 相
か ら 分 離 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ な い し ２ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 製
造 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 基 本 分 子 を 炭 素 中 心 、 窒 素 中 心 ま た は 酸 素 中 心 を 介 し て 固 相 に 固 定
す る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 製 造 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 -X(CH 2 ) n CO（ X=CH 2 、 CO、 O、 S、 NH） 、 -X(CH 2 ) n OCO（ X=CH 2 、 CO、 O
、 S、 NH） 、 -XC 6 H 4 CH 2 - （ X = CH 2 、 CO、 O、 S、 NH） 、 THPま た は -X(CH 2 ) n Si(ア ル キ ル ) 2 を
官 能 基 （ リ ン カ ー ） と し て 用 い る 、 請 求 項 ２ １ ま た は ２ ２ に 記 載 の 製 造
方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 -X(CH 2 ) n CO(X=CH 2 、 O、 NH、 SO 0 - 2 )、 -X(CH 2 )CS(X=CH 2 、 O、 NH、 SO 0
- 2 )、 -X(CH 2 ) n JCO（ X=CH 2 、 O、 NH、 SO 0 - 2 ； J=NH、 O、 S） ま た は XC 6 H 4 CH 2 （ X=CH 2 、 O、 S）
を 官 能 基 （ リ ン カ ー ） と し て 用 い る 、 請 求 項 ２ １ ま た は ２ ２ に 記 載 の 製
造 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 -(CH 2 ) n Si(ア ル キ ル ) 2 -、 -C 6 H 4 Si(ア ル キ ル ) 2 -、 -(CH 2 ) n Sn(ア ル キ
ル ) 2 -、 -C 6 H 4 Sn(ア ル キ ル ) 2 -、 -(CH 2 )nSま た は -C 6 H 4 Sを 官 能 基 （ リ ン カ ー ） と し て 用 い る

、 請 求 項 ２ １ ま た は ２ ２ に 記 載 の 製 造 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 一 般 式 I、 II、 IIIも し く は IVで 示 さ れ る 少 な く と も 1つ の 化 合 物 ま
た は 医 薬 上 許 容 さ れ る そ の 塩 を 有 効 成 分 と し て 含 む 医 薬 。
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 以 下 の 治 療 の た め の 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 医 薬 ：
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の Ａ ）

こ と を 特 徴 と す る

こ と を 特 徴 と す る

こ と を 特 徴 と す る

こ と を 特 徴 と す る



　 a)ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 治 療 、
　 b)パ ー キ ン ソ ン 病 の 治 療 、
　 c)ハ ン チ ン ト ン 病 （ 舞 踏 病 ） の 治 療 、
　 d)多 発 性 硬 化 症 の 治 療 、
　 e)筋 萎 縮 性 側 索 硬 化 症 の 治 療 、
　 f)癲 癇 の 治 療 、
　 g)脳 卒 中 の 後 遺 症 の 治 療 、
　 h)頭 部 外 傷 の 後 遺 症 の 治 療 、
　 i)低 酸 素 症 、 酸 素 欠 乏 症 、 呼 吸 停 止 、 心 停 止 、 中 毒 後 な ら び に 難 産 の 乳 児 に

合 併 症 の 際 の 、 脳 に お け る 性 酸 素 お よ び 欠 乏 症 の 後 遺 症 の 治 療 お
よ び 予 防 、
　 j)特 に ま た 、 脳 腫 瘍 の 局 所 的 放 射 線 治 療 ま た は 化 学 療 法 に よ り 損 傷 を 受 け た か ま た は 損
傷 を 受 け る ニ ュ ー ロ ン に お け る ア ポ ト ー シ ス 性 変 性 の 予 防 的 治 療 、 お よ び
　 k)細 菌 性 髄 膜 炎 の 治 療 お よ び
　 l) 特 に ア ミ ロ イ ド 関 連 細 胞 変 性 の 結 果 と し て の
ア ポ ト ー シ ス 的 構 成 要 素 を 含 む 疾 病 の 治 療 、
　 m) 特 に 、 疾 病 が 島 細 胞 の ア ミ ロ イ ド 変 性 を 伴 う 場 合 の 糖 尿 病 の 治 療 、
　 n)ア ル ツ ハ イ マ ー 患 者 の 筋 力 の 増 強 、 お よ び
　 o)ア ル ツ ハ イ マ ー 患 者 の の 増 強 。
　 　 【 請 求 項 ２ ８ 】 　 一 般 式 I、 II、 IIIも し く は IVで 示 さ れ る 少 な く と も 1つ の 化 合 物 ま
た は 医 薬 上 許 容 さ れ る そ の 塩 の 医 薬 の 製 造 の た め の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 ２ ９ 】 　 以 下 の 治 療 に 用 い る 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 ２ ８ に 記 載 の 使 用 ：
　 a)ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 治 療 、
　 b)パ ー キ ン ソ ン 病 の 治 療 、
　 c)ハ ン チ ン ト ン 病 （ 舞 踏 病 ） の 治 療 、
　 d)多 発 性 硬 化 症 の 治 療 、
　 e)筋 萎 縮 性 側 索 硬 化 症 の 治 療 、
　 f)癲 癇 の 治 療 、
　 g)脳 卒 中 の 後 遺 症 の 治 療 、
　 h)頭 部 外 傷 の 後 遺 症 の 治 療 、
　 i)低 酸 素 症 、 酸 素 欠 乏 症 、 呼 吸 停 止 、 心 停 止 、 中 毒 後 な ら び に 難 産 の 乳 児 に

合 併 症 の 際 の 、 脳 に お け る 性 酸 素 お よ び 欠 乏 症 の 後 遺 症 の 治 療 お
よ び 予 防 、
　 j)特 に ま た 、 脳 腫 瘍 の 局 所 的 放 射 線 治 療 ま た は 化 学 療 法 に よ り 損 傷 を 受 け た か ま た は 損
傷 を 受 け る ニ ュ ー ロ ン に お け る ア ポ ト ー シ ス 性 変 性 の 予 防 的 治 療 、 お よ び
　 k)細 菌 性 髄 膜 炎 の 治 療 お よ び
　 l) 特 に ア ミ ロ イ ド 関 連 細 胞 変 性 の 結 果 と し て の
ア ポ ト ー シ ス 的 構 成 要 素 を 含 む 疾 病 の 治 療 、
　 m) 特 に 、 疾 病 が 島 細 胞 の ア ミ ロ イ ド 変 性 を 伴 う 場 合 の 糖 尿 病 の 治 療 、
　 n)ア ル ツ ハ イ マ ー 患 者 の 筋 力 の 増 強 、 お よ び
　 o)ア ル ツ ハ イ マ ー 患 者 の の 増 強 。
　 　 【 請 求 項 ３ ０ 】 　 一 般 式 I、 II、 IIIも し く は IVで 示 さ れ る 少 な く と も 1つ の 化 合 物 を
医 薬 上 許 容 さ れ る お よ び ／ ま た は と 混 合 す る 、 医 薬 の 製 造 方
法 。
　 　 【 請 求 項 ３ １ 】 　 異 性 体 の 混 合 物 か ら 一 般 式 I、 II、 IIIも し く は IVで 示 さ れ る ラ セ ミ
化 合 物 の (+)お よ び (-)異 性 体 、 特 に ラ セ ミ (6R)-3-メ ト キ シ -5,6,9,10,11,12-ヘ キ サ ヒ ド
ロ -4a 1]ベ ン ゾ フ ロ [3a,3,2-ef][2 ベ ン ズ ア ゼ ピ ン -6-オ ル （ ノ ル ガ ラ ン タ ミ ン ） の (+)
お よ び (-)異 性 体 を 分 離 す る 方 法 で あ っ て 、 キ ラ ル 酸 を 使 用 し た 分 別 結 晶 化 法 が 用 い ら れ
る こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ２ 】 　 異 性 体 の 混 合 物 を 溶 媒 に 溶 解 も し く は 懸 濁 さ せ 、 得 ら れ る 溶 液 も し
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及 び 脳 部
又 は 麻 酔 時

に 認 め ら れ る 拡 散 栄 養 分
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ア ポ ト ー シ ス 的 構 成 要 素 を 含 む 疾 病 、
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く は 懸 濁 液 キ ラ ル 酸 し 、 次 い で 、 所 望 の 化 合 物 の (－ )異 性 体 (＋ )異 性 体
と (＋ ) (－ )キ ラ ル 塩 の 種 結 晶 を 供 給 し て

結 晶 化 、 形 成 さ れ る 結 晶 を 分 離 し 、 最 終 的 に 一 般 式 I、 II、 IIIも し く は IVで 示
さ れ る 所 望 さ れ る 化 合 物 の (＋ )異 性 体 (－ )異 性 、 Ｎ Ｈ ４ Ｏ Ｈ
後 有 機 溶 媒 を 用 い て 結 晶 を 抽 出 す る こ と に よ り 分 離 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １
に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ３ 】 　 キ ラ ル 酸 、 (＋ )ま た は (－ )酒 石 酸 置 換 酒 石 酸 、 も し く は (
＋ )ま た は (－ )-O,O-ジ -p-ト ル オ イ ル 酒 石 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 酸 こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ ま た は ３ ２ に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ４ 】 　 水 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 プ ロ パ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル お
よ び ア セ ト ン も し く は こ れ ら 溶 媒 の ２ 種 以 上 か ら な る 混 合 物 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 溶
媒 の ３ ～ ５ ０ 倍 量 に 異 性 体 の 混 合 物 が 溶 解 も し く は 懸 濁 し て い る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 ３ １ 乃 至 ３ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ５ 】 　 ク ロ ロ ホ ル ム 、 塩 化 メ チ レ ン 、 酢 酸 エ チ ル 、 酢 酸 ブ チ ル 、 ジ エ チ ル
エ ー テ ル 、 t-ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル 、 ジ ブ チ ル エ ー テ ル 、 石 油 エ ー テ ル 、 ベ ン
ゼ ン ト ル エ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 溶 媒 が 抽 出 に 使 用 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 ３ ２ 乃 至 ３ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ６ 】 　 所 望 さ れ る 異 性 体 が 蒸 留 に よ り 溶 媒 か ら 分 離 さ れ る こ と を 特 徴 と す
る 、 請 求 項 ３ ２ 乃 至 の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法 。
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を 溶 液 と 混 合 又 は
か ら 形 成 さ れ る 塩 の 種 結 晶 又 は 酸 か ら 形 成 さ れ る

さ せ 、 乾 燥
又 は 体 を 等 の 塩 基 と 混 合 し た

に

と し て 、
が 使 用 さ れ る
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