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【 請 求 項 １ 】
　 式 (I)：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
　 R 1 は 、 置 換 又 は 非 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 し ；
　 Yは 、 -(CR n a R n b ) n -を 表 し ；
　 R n a 及 び R n b は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 又 は C 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；



　 nは 、 0～ 5の 整 数 で あ り ；
　 R 2 は 、 非 置 換 若 し く は 置 換 ア リ ー ル 、 又 は 、 非 置 換 若 し く は 置 換 ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 し
；
　 R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 又 は C 1 - 6 ア ル キ ル を 表 し ；
　 R 7 は 、 水 素 又 は C 1 - 6 ア ル キ ル を 表 し ；
　 R 8 は 、 水 素 又 は C 1 - 6 ア ル キ ル を 表 す ]
で 表 さ れ る 化 合 物 並 び に そ の 塩 及 び 溶 媒 和 物 で あ っ て 、 但 し 、 以 下 の 化 合 物 ：
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(ピ リ ジ ン -3-イ ル メ チ
ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(6-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -
3-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 5-({[({[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-ア
ミ ノ }メ チ ル )ニ コ チ ン ア ミ ド ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル
メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(1H-イ ン ド ー ル -4-イ ル
メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(5-メ チ ル イ ソ オ キ サ
ゾ ー ル -3-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(チ エ ン -2-イ ル メ チ ル )
尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(2-チ エ ン -2-イ ル エ チ
ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-({5-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
メ チ ル ]-2-フ リ ル }メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(3-メ ト キ シ イ ソ チ ア
ゾ ー ル -5-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ
ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ
ル メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(2-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ
ー ル -4-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 2-({[({[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }ア ミ ノ )カ ル ボ ニ ル ]-ア
ミ ノ }-メ チ ル )-4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ；
　 N-[(5-ア ミ ノ -1-フ ェ ニ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )メ チ ル ]-N'-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン
ジ ル )-モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(1H-ピ ロ ロ [2,3-b]ピ リ
ジ ン -3-イ ル メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-({5-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )
-メ チ ル ]チ エ ン -2-イ ル }メ チ ル )尿 素 ；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(2-フ リ ル メ チ ル )尿 素
；
　 N-{[4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(2-メ チ ル -2H-テ ト ラ
ゾ ー ル -5-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[3-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-N'-{[(2S)-4-(3,4-ジ ク
ロ ロ ベ ン ジ ル )-モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }尿 素 ；
　 N-{[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(2-メ チ ル -2H-テ
ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-[(4-メ チ ル -1,3-
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チ ア ゾ ー ル -2-イ ル )メ チ ル ]尿 素 ；
　 N-{[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-(1,3-チ ア ゾ ー ル -
2-イ ル メ チ ル )-尿 素 ；
及 び 、
　 N-{[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-N'-{[3-(4-メ ト キ シ
フ ェ ニ ル )-イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }尿 素 ；
を 除 く 前 記 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R 1 が 、 3-ホ ル ム ア ミ ド -1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -1,3,4-オ
キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )-1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル
、 5-(N,N-ジ エ チ ル ア ミ ノ メ チ ル )-1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 5-エ チ ル ア ミ ノ メ チ
ル -1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 フ ラ ン -2-イ ル 、 4-(3-メ チ ル -1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ
ー ル -5-イ ル )フ ラ ン -2-イ ル 、 4-(3-メ チ ル -1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -5-イ ル )フ ラ ン -2-イ ル 、
4-(5-メ チ ル -1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル )フ ラ ン -2-イ ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル 、 1-
メ チ ル イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル -4-イ ル 、 3-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(N-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル 、 4-メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル オ キ サ ゾ
ー ル -2-イ ル 、 4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-メ チ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-(N-ピ ロ リ ジ ン カ ル ボ ニ ル )オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル 、 4-イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル 、 1-メ チ ル カ ル ボ ニ ル ピ ラ ゾ
ー ル -3-イ ル 、 ピ リ ジ ン -4-イ ル 、 ピ リ ジ ン -2-イ ル 、 ピ リ ジ ン -3-イ ル 、 5-ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル ピ リ ジ ン -3-イ ル 、 4-ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル 、 4-ヒ ド ロ キ シ -2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-
イ ル 、 1-メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル
、 1-メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル テ ト ラ ゾ
ー ル -5-イ ル 、 1-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-エ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-
イ ル 、 1-エ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-t-ブ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 5-ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -2-イ ル 、 2-シ ア ノ メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 1-シ ア ノ メ チ ル テ ト
ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-イ ソ -ブ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 1-イ ソ -ブ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-
イ ル 、 4-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル 、 4-(メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル 、 4-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル 、 2-(イ ソ -プ
ロ ピ ル )テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -4-イ ル 、 1-メ チ ル -1,2,3-ト リ ア ゾ ー
ル -4-イ ル 、 2-メ チ ル -1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -4-イ ル 、 1-メ チ ル -1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -3-イ
ル 、 5-メ チ ル -1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -3-イ ル 、 3-エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -1,2,4-オ キ サ ジ
ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-エ チ
ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 5-(5-メ チ ル イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -3-
イ ル )-1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -3-イ ル 、 5-メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ
ー ル -3-イ ル 、 2-メ チ ル -1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 ピ ラ ジ ン -2-イ ル 、 3-メ チ ル イ
ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル 、 1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -3-イ ル 、 1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-
イ ル 、 3-(ピ ロ リ ジ ン -N-カ ル ボ ニ ル )-1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(イ ソ -プ ロ ピ
ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 5-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-1,
2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -3-イ ル 、 3-(シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-1,2,4-オ キ サ ジ ア
ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(イ ソ -プ ロ ピ ル (メ チ ル )ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -
5-イ ル 、 1-イ ソ -プ ロ ピ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-ア ミ ノ -1,2,4-
ト リ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 5-メ チ ル イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -3-イ ル 、 1-メ チ ル ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル
、 2-メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル -1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-1,3,4-オ キ サ
ジ ア ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-カ ル ボ キ シ フ ラ ン -5-イ ル 、 2-(エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-イ
ル 、 2-(メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-イ ル 、 2-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-
イ ル 、 2-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-イ ル 、 1-メ チ ル ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル
、 ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル 、 3-メ チ ル ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ
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ゾ ー ル -5-イ ル 、 2-メ チ ル テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-
イ ル 、 3-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-イ ル 、 3-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )
フ ラ ン -5-イ ル 、 3-(メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(エ チ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル 、 3-(ジ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー
ル -5-イ ル 、 3-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )イ ソ オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル 、 4-(メ チ ル ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 4
-(ジ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )
チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-(エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )チ ア ゾ ー ル -2-イ ル 、 4-カ ル ボ キ シ チ ア ゾ ー
ル -2-イ ル 、 2-(メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -5-イ ル 、 2-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル )チ オ フ ェ ン -5-イ ル 、 2-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -5-イ ル 、 2-(メ
チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -4-イ ル 、 2-(エ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -4-
イ ル 、 2-(イ ソ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ ン -4-イ ル 、 2-(メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )
チ オ フ ェ ン -4-イ ル 、 2-カ ル ボ キ シ チ オ フ ェ ン -4-イ ル 、 2-(メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )チ オ フ ェ
ン -5-イ ル 、 2-カ ル ボ キ シ チ オ フ ェ ン -5-イ ル 、 3-(エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -5-イ ル 、 3
-カ ル ボ キ シ フ ラ ン -5-イ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン -3-イ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル 、 又 は 、
3-(1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル )フ ラ ン -5-イ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 (I)の 化
合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R n a 及 び R n b が い ず れ も 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ 又 は ２ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 nが 0、 1又 は 2で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 nが 1又 は 2で あ る 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 3 及 び R 4 が い ず れ も 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 2 が 、 ク ロ ロ 若 し く は フ ル オ ロ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る か 、 又 は 、 ク ロ ロ で 置
換 さ れ て い る チ オ フ ェ ニ ル 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 。
【 請 求 項 ８ 】
　 R 2 が 、 3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ
ル 、 3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 2-ク ロ ロ チ オ フ ェ ン -5-イ ル 又 は 4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル で あ る 、 請
求 項 ７ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 R 7 が 水 素 又 は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 R 7 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 8 が 水 素 又 は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ １ ０ の い ず れ か 1項 に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 8 が 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ １ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 実 施 例 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 実 施 例 (1)、 (2)、 (3)、 (4)、 (6)、 (7)、 (8)、 (9)、 (10)、 (11)、 (12)、 (13)、 (14)、 (1
5)、 (16)、 (17)、 (18)、 (19)、 (20)、 (21)、 (23)、 (24)、 (25)、 (26)、 (27)、 (28)、 (29)
、 (32)、 (33)、 (34)、 (35)、 (36)、 (38)、 (40)、 (42)、 (43)、 (44)、 (45)、 (46)、 (47)、
(48)、 (49)、 (50)、 (51)、 (52)、 (53)、 (54)、 (55)、 (56)、 (57)、 (58)、 (59)、 (60)、 (6
1)、 (62)、 (63)、 (64)、 (65)、 (66)、 (67)、 (68)、 (69)、 (70)、 (71)、 (74)、 (75)、 (76)
、 (77)、 (78)、 (79)、 (93)、 (95)、 (97)、 (98)、 (99)、 (101)、 (104)、 (106)、 (108)、 (1
09)、 (110)、 (111)、 (112)、 (113)、 (114)、 (115)、 (116)、 (117)、 (118)、 (120)、 (139)

(4) JP 2005-526815 A5 2006.5.18



、 (141)、 (142)、 (146)、 (150)、 (153)、 (154)、 (155)、 (156)、 (157)、 (158)、 (159)、 (
160)、 (161)、 (162)、 (163)、 (164)、 (169)、 (170)、 (171)、 (181)及 び (182)か ら 選 択 さ
れ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 実 施 例 (1)、 (2)、 (7)、 (8)、 (9)、 (10)、 (11)、 (12)、 (16)、 (18)、 (19)、 (21)、 (24)
、 (36)、 (38)、 (43)、 (44)、 (45)、 (49)、 (50)、 (55)、 (56)、 (57)、 (58)、 (59)、 (60)、
(61)、 (62)、 (63)、 (66)、 (67)、 (74)、 (75)、 (76)、 (77)、 (78)、 (79)、 (97)、 (99)、 (1
01)、 (108)、 (109)、 (110)、 (111)、 (112)、 (113)、 (114)、 (115)、 (116)、 (117)、 (118)
、 (153)、 (154)、 (155)、 (157)、 (159)、 (160)、 (161)、 (163)、 (164)、 (169)、 (170)、 (
171)及 び (182)か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 実 施 例 (2)、 (10)、 (12)、 (16)、 (19)、 (21)、 (24)、 (38)、 (50)、 (55)、 (56)、 (57)、 (
60)、 (61)、 (62)、 (63)、 (74)、 (75)、 (97)、 (108)、 (110)、 (111)、 (112)、 (113)、 (114
)、 (115)、 (116)、 (153)、 (155)、 (159)、 (164)、 (169)、 (170)、 (171)及 び (182)か ら 選
択 さ れ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 実 施 例 (2)、 (12)、 (16)、 (19)、 (38)、 (50)、 (55)、 (56)、 (57)、 (60)、 (61)、 (74)、 (
75)、 (97)、 (111)、 (113)、 (114)、 (115)、 (116)、 (159)、 (170)及 び (182)か ら 選 択 さ れ
る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 式 (II)で 表 さ れ る
化 合 物 と 式 (III)で 表 さ れ る 化 合 物 ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 R 1 、 Y、 R 3 、 R 4 、 R 7 、 R 8 及 び R 2 は 式 (I)に 関 し て 上 記 で 定 義 さ れ て い る 通 り で あ り
、 Uは 尿 素 形 成 基 で あ る ]
を 反 応 さ せ る こ と を 含 み 、 さ ら に 、 そ の 後 、 必 要 な 場 合 に は 、 以 下 の 任 意 選 択 的 な ス テ ッ
プ ：
(i)　 式 (I)で 表 さ れ る 化 合 物 を 式 (I)で 表 さ れ る 別 の 化 合 物 に 変 換 す る ス テ ッ プ ；
(ii)　 必 要 と さ れ た 任 意 の 保 護 基 を 除 去 す る ス テ ッ プ ；
(iii)　 上 記 で 形 成 さ れ た 化 合 物 の 塩 又 は 溶 媒 和 物 を 調 製 す る ス テ ッ プ ；
の 1又 は 2以 上 を 実 施 す る こ と を 含 ん で な る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)[式 中 、 R 7 は 水 素 を 表 す ]の 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ
っ て 、 式 (IV)[式 中 、 R 7 は 水 素 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 と 式 R 1 -Y-NCO[式 中 、 R 1 及 び Yは 上
記 で 定 義 さ れ て い る 通 り で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 を 反 応 さ せ る こ と を 含 み 、 さ ら に 、 そ
の 後 、 必 要 な 場 合 に は 、 以 下 の 任 意 選 択 的 な ス テ ッ プ ：
(i)　 式 (I)で 表 さ れ る 化 合 物 を 式 (I)で 表 さ れ る 別 の 化 合 物 に 変 換 す る ス テ ッ プ ；
(ii)　 必 要 と さ れ た 任 意 の 保 護 基 を 除 去 す る ス テ ッ プ ；
(iii)　 上 記 で 形 成 さ れ た 化 合 物 の 塩 又 は 溶 媒 和 物 を 調 製 す る ス テ ッ プ ；
の 1又 は 2以 上 を 実 施 す る こ と を 含 ん で な る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 式 (IVM)：
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 R 2 、 R 4 、 R 7 及 び R 8 は 上 記 で 定 義 さ れ て い る 通 り で あ り 、 L 1 は 、 樹 脂 が 結 合 し て い
る 脱 離 基 、 例 え ば 、 ポ リ ス チ レ ン 樹 脂 が 結 合 し て い る (典 型 的 に は 、 メ リ フ ィ ー ル ド 樹 脂
が 結 合 し て い る )4-チ オ フ ェ ノ キ シ 基 な ど で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 と 式 (II)で 表 さ れ る 化
合 物 を 反 応 さ せ る こ と を 含 み 、 さ ら に 、 そ の 後 、 必 要 な 場 合 に は 、 以 下 の 任 意 選 択 的 な ス
テ ッ プ ：
(i)　 式 (I)で 表 さ れ る 化 合 物 を 式 (I)で 表 さ れ る 別 の 化 合 物 に 変 換 す る ス テ ッ プ ；
(ii)　 必 要 と さ れ た 任 意 の 保 護 基 を 除 去 す る ス テ ッ プ ；
(iii)　 上 記 で 形 成 さ れ た 化 合 物 の 塩 又 は 溶 媒 和 物 を 調 製 す る ス テ ッ プ ；
の 1又 は 2以 上 を 実 施 す る こ と を 含 ん で な る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 有 効 な 治 療 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 又 は そ
の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 炎 症 状 態 、 例 え ば 、 喘 息 又 は 鼻 炎 な ど の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ で 定 義
さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 又 は そ の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 炎 症 状 態 、 例 え ば 、 喘 息 又 は 鼻 炎 な ど を 治 療 す る た め の 薬 物 を 製 造 す る た め の 、 請 求 項
１ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 又 は そ の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 の
使 用 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 炎 症 状 態 、 例 え ば 、 喘 息 又 は 鼻 炎 な ど に 罹 患 し て い る か 又 は 罹 患 し そ う な 非 ヒ ト 動 物 を
治 療 す る 方 法 で あ っ て 、 有 効 量 の 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 又 は そ の 生 理
学 的 に 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 を 投 与 す る こ と を 含 ん で な る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (I)の 化 合 物 又 は そ の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶
媒 和 物 を 含 み 、 さ ら に 、 場 合 に よ り 、 1種 以 上 の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 希 釈 剤 又 は 担 体 を
含 ん で な る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 [(2S)-4-(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]カ ル バ ミ ン 酸 t-ブ
チ ル エ ス テ ル ；
　 C-[(2S)-4-(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル )-モ ル ホ リ ン -2-イ ル ]-メ チ ル ア ミ ン ；
　 [(2S)-4-(3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]カ ル バ ミ ン 酸 4-ニ
ト ロ -フ ェ ニ ル エ ス テ ル ；
　 1-(5-ク ロ ロ メ チ ル -[1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル メ チ ル )-3-[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ
ロ ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]尿 素 ；
　 {(2S)-4-[1-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル }カ ル バ ミ ン 酸
4-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル エ ス テ ル ；
　 {(2S)-4-[1-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル }カ ル バ ミ ン 酸
4-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル エ ス テ ル 異 性 体 (I)；
　 {(2S)-4-[1-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル }カ ル バ ミ ン 酸
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4-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル エ ス テ ル 異 性 体 （ II)；
　 C-{(2S)-4-[1-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]モ ル ホ リ ン -2-イ ル }メ チ ル ア ミ ン 二 塩
酸 塩 ；
　 {(2S)-4-[1-(3,4-ジ フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル }-カ ル バ ミ
ン 酸 t-ブ チ ル エ ス テ ル ；
　 N'-(5-{3-[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ -ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]ウ レ イ ド メ チ ル
}フ ラ ン -3-カ ル ボ ニ ル )ヒ ド ラ ジ ン カ ル ボ ン 酸 t-ブ チ ル エ ス テ ル ；
　 1-[(2S)-4-(3,4-ジ ク ロ ロ -ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]-3-(4-ヒ ド ラ ジ ノ カ ル
ボ ニ ル -フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )尿 素 塩 酸 塩 ；
及 び 、
　 1-[4-(N'-ホ ル ミ ル -ヒ ド ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル )フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル ]-3-[(2S)-4-(3,4-ジ
ク ロ ロ -ベ ン ジ ル )モ ル ホ リ ン -2-イ ル メ チ ル ]尿 素 ；
か ら な る リ ス ト か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 2-(5-メ チ ル -[1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル )エ チ ル ア ミ ン 塩 酸 塩 ；
　 5-ア ミ ノ メ チ ル -[1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド 塩 酸 塩 ；
　 2-ア ミ ノ メ チ ル オ キ サ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
　 5-[(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ -ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ラ ン -3-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド ；
　 5-ア ミ ノ メ チ ル -フ ラ ン -3-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド ；
　 [3-(N'-ア セ チ ル -ヒ ド ラ ジ ノ )-3-オ キ ソ -プ ロ ピ ル ]カ ル バ ミ ン 酸 t-ブ チ ル エ ス テ ル ；
　 [2-(5-メ チ ル -[1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル )エ チ ル ]カ ル バ ミ ン 酸 t-ブ チ ル エ ス テ
ル ；
　 5-ア ミ ノ メ チ ル チ オ フ ェ ン -3-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド ；
　 5-[(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]チ オ フ ェ ン -3-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ
ド ；
及 び 、
　 (5-メ チ ル カ ル バ モ イ ル -[1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル メ チ ル )カ ル バ ミ ン 酸 t-ブ チ
ル エ ス テ ル ；
か ら な る リ ス ト か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 。

(7) JP 2005-526815 A5 2006.5.18
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