
(57)【要約】
本発明は、抗コリン作用薬とｐ３８キナーゼ阻害剤とを基礎にした新規な医薬組成物、そ
の調製方法、および該組成物の呼吸器疾患の治療における使用に関するものである。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 抗 コ リ ン 作 用 薬 （ Ａ ） と １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の ｐ ３ ８ キ ナ ー
ゼ 阻 害 剤 （ Ｂ ） と を 組 み 合 わ せ て 含 有 す る こ と を 特 徴 と す る 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 任 意 で
鏡 像 異 性 体 、 鏡 像 異 性 体 の 混 合 物 又 は そ の ラ セ ミ 化 合 物 の 形 で あ っ て も よ く 、 任 意 で 溶 媒
和 物 又 は 水 和 物 の 状 態 で あ っ て も よ く 、 ま た 、 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と 一 緒 で あ っ
て も よ い 前 記 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ が 、 単 一 処 方 中 に 一 緒 に 存 在 す る か ２ つ の 別 々 の 処 方 に 存 在 す る
か の い ず れ か で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ａ が チ オ ト ロ ピ ウ ム 塩 、 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム 塩 又 は イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム 塩 の 中 か ら 選 択 さ れ
る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ 及 び ２ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ａ が 塩 化 物 、 臭 化 物 、 ヨ ウ 化 物 、 メ タ ン ス ル ホ ネ ー ト 又 は パ ラ ト ル エ ン ス ル ホ ネ ー ト の
形 、 好 ま し く は 臭 化 物 の 形 で 存 在 す る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ 項 に 記
載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 5,716,972号 、 同 5,686,455号 、 同 5,656,64
4号 、 同 5,593,992号 、 同 5,593,991号 、 同 5,663,334号 、 同 5,670,527号 、 同 5,559,137号 、
同 5,658,903号 、 同 5,739,143号 、 同 5,756,499号 、 同 6,277,989号 、 同 6,340,685号 及 び 同  
5,716,955号 、 Ｐ Ｃ Ｔ 出 願 WO 92/12154、 WO 94/19350、 WO 95/09853、 WO 95/09851、 WO 95
/09847、 WO 95/09852、 WO 97/25048、 WO 97/25047、 WO 97/33883、 WO 97/35856、 WO 97/3
5855、 WO 97/36587、 WO 97/47618、 WO 97/16442、 WO 97/16441、 WO 97/12876、 WO 98/256
19、 WO 98/06715、 WO 98/07425、 WO 98/28292、 WO 98/56377、 WO 98/07966、 WO 98/56377
、 WO 98/22109、 WO 98/24782、 WO 98/24780、 WO 98/22457、 WO 98/52558、 WO 98/52559、
WO 98/52941、 WO 98/52937、 WO 98/52940、 WO 98/56788、 WO 98/27098、 WO 98/47892、 WO
 98/47899、 WO 98/50356、 WO 98/32733、 WO 99/58523、 WO 99/01452、 WO 99/01131、 WO 9
9/01130、 WO 99/01136、 WO 99/17776、 WO 99/32121、 WO 99/58502、 WO 99/58523、 WO 99/
57101、 WO 99/61426、 WO 99/59960、 WO 99/59959、 WO 99/00357、 WO 99/03837、 WO 99/01
441、 WO 99/01449、 WO 99/03484、 WO 99/15164、 WO 99/32110、 WO 99/32111、 WO 99/3246
3、 WO 99/64400、 WO 99/43680、 WO 99/17204、 WO 99/25717、 WO 99/50238、 WO 99/61437
、 WO 99/61440、 WO 00/26209、 WO 00/18738、 WO 00/17175、 WO 00/20402、 WO 00/01688、
WO 00/07980、 WO 00/07991、 WO 00/06563、 WO 00/12074、 WO 00/12497、 WO 00/31072、 WO
 00/31063、 WO 00/23072、 WO 00/31065、 WO 00/35911、 WO 00/39116、 WO 00/43384、 WO 0
0/41698、 WO 00/69848、 WO 00/26209、 WO 00/63204、 WO 00/07985、 WO 00/59904、 WO 00/
71535、 WO 00/10563、 WO 00/25791、 WO 00/55152、 WO 00/55139、 WO 00/17204、 WO 00/36
096、 WO 00/55120、 WO 00/55153、 WO 00/56738、 WO 01/21591、 WO 01/29041、 WO 01/2904
2、 WO 01/62731、 WO 01/05744、 WO 01/05745、 WO 01/05746、 WO 01/05749、 WO 01/05751
、 WO 01/27315、 WO 01/42189、 WO 01/00208、 WO 01/42241、 WO 01/34605、 WO 01/47897、
WO 01/64676、 WO 01/37837、 WO 01/38312、 WO 01/38313、 WO 01/36403、 WO 01/38314、 WO
 01/47921及 び WO 01/27089、 DE19842833な ら び に JP2000‐ 86657に 開 示 さ れ て い る 化 合 物
の 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 6,277,989号 、 同 6,340,685号 、 WO 00/1207
4、 WO 00/12497、 WO 00/59904、 WO 00/71535、 WO 01/64676、 WO 99/61426、 WO 00/10563
、 WO 00/25791、 WO 01/37837、 WO 01/38312、 WO 01/38313、 WO 01/38314、 WO 01/47921、
WO 99/61437、 WO 99/61440、 WO 00/17175、 WO 00/17204、 WO 00/36096、 WO 98/27098、 WO
 99/00357、 WO 99/58502、 WO 99/64400、 WO 99/01131、 WO 00/43384、 WO 00/55152、 WO 0
0/55139及 び WO 01/36403に 開 示 さ れ て い る 化 合 物 の 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の
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医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 １ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩
で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 ４ － ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ４ － ピ リ ダ ジ ニ ル 、 １ ， ２ ， ４ － ト リ ア ジ ン －
５ － イ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ン － ４ － イ ル 環 を 表 し 、 環 は Ｙ － Ｒ a

で 置 換 さ れ て お り 、 さ ら に 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 炭 素 数 １
～ ４ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ 1 2 、 ア
ミ ノ 、 モ ノ － 及 び ジ － Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 置 換 ア ミ ノ 、 酸 素 も し く は 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加
的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は Ｎ Ｒ 1 5 を 含 ん で い て も よ い ５ ～ ７ 員 環 の Ｎ － ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 、 Ｎ （
Ｒ 1 0 ） Ｃ （ Ｏ ） Ｒ b 又 は Ｎ Ｈ Ｒ a か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な 置 換 基 で 独 立 し て 置 換 さ れ て い て
も よ い も の を 表 し ；
　 Ｙ は 酸 素 又 は 硫 黄 を 表 し ；
　 Ｒ 4 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ ト － １ － イ ル も し く は ナ フ ト － イ ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 し
、 １ 個 又 は ２ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ぞ れ の 置 換 基 は 独 立 し て 選 択 さ れ
、 ４ － フ ェ ニ ル 、 ４ － ナ フ ト － １ － イ ル 、 ５ － ナ フ ト － ２ － イ ル 又 は ６ － ナ フ ト － ２ － イ
ル の 置 換 基 と し て は 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 C(Z)NR 7 R 1 7 、 C(Z)OR 1 6 、 (CR 1 0 R 2 0 ) v CO
R 1 2 、 SR 5 、 SOR 5 、 OR 1 2 、 ハ ロ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、
ZC(Z)R 1 2 、 NR 1 0 C(Z)R 1 6 又 は (CR 1 0 R 2 0 ) v NR 1 0 R 2 0 、 な ら び に 他 の 位 置 の 置 換 基 と し て は 、 ハ
ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 C(Z)OR 3 、 (CR 1 0 R 2 0 ) m ” COR 3 、 S(O) m R 3 、 OR 3 、 ハ ロ 置 換 の
炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 (CR 1 0 R 2 0 ) m ” R 1 0 C(Z)R 3 、 NR 1 0 S(O) m
' R 8 、 NR 1 0 S(O) m ' NR 7 R 1 7 、 ZC(Z)R 3 又 は (CR 1 0 R 2 0 ) m ” NR 1 3 R 1 4 で あ り ；
　 Ｚ は 酸 素 又 は 硫 黄 を 表 し ；
　 ｎ は １ ～ １ ０ の 整 数 ；
　 ｍ は ０ 又 は １ も し く は ２ の 整 数 ；
　 ｍ ’ は １ 又 は ２ の 整 数 ；
　 ｍ ” は ０ 又 は １ ～ ５ の 整 数 ；
　 ｖ は ０ 又 は １ も し く は ２ の 整 数 ；
　 Ｒ 2 は － C(H)(A)(R 2 2 )；
　 Ａ は 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 、 あ る い
は Ａ は 置 換 基 を 有 す る 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 2 は 、 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ a は 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 複 素 環 基 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 は そ れ ぞ れ 任 意 で 置
換 基 を 有 し て い て も よ く ；
　 Ｒ b は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、
ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ
ル 又 は ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 は そ れ ぞ れ 任 意 で 置 換 基 を 有 し て
い て も よ く ；
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　 Ｒ 3 は 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 又 は Ｒ 8 を 表 し ；
　 Ｒ 5 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル 、 炭 素 数 ２ ～ ４ の
ア ル キ ニ ル 又 は NR 7 R 1 7 で 、 SR 5 部 位 が SNR 7 R 1 7 で あ り 、 か つ SOR 5  部 位 が SOHで あ る 場 合 を 除
き ；
　 Ｒ 6 は 水 素 、 製 薬 学 的 に 許 容 で き る カ チ オ ン 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～
７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー ル 又 は 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル カ ノ イ ル を 表
し ；
　 Ｒ 7 及 び Ｒ 1 7 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か
、 あ る い は Ｒ 7 及 び Ｒ 1 7 は 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て ５ ～ ７ 員 環 の 、 酸 素 も し く は
硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は NR 1 5 を 含 ん で い て も よ い 複 素 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 8 は 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 、 炭 素 数 ２ ～
１ ０ の ア ル ケ ニ ル 、 炭 素 数 ２ ～ １ ０ の ア ル キ ニ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素
数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n OR 1 1 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n S(O) m R 1 8 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n NHS(O)

2 R 1 8 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n NR 1 3 R 1 4 で 、 前 記 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル ア ル キ ル は 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 9 は 、 水 素 、 C(Z)R 1 1 も し く は 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 S(O)

2 R 1 8 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル
を 表 し ；
　 Ｒ 1 0 及 び Ｒ 2 0 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 1 1 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 は 任 意 で 置 換 基 を 有 し て い て
も よ く ；
　 Ｒ 1 2 は 水 素 又 は Ｒ 1 6 を 表 し ；
　 Ｒ 1 3 及 び Ｒ 1 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 置 換 基 を 有 し て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル キ ル 、 置 換 基 を 有 し て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 基 を 有 し て い て も よ い ア リ ー ル Ｃ 1 -

4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か 、 あ る い は Ｒ 1 3 及 び Ｒ 1 4 は 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て
５ ～ ７ 員 環 の 、 酸 素 も し く は 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は NR 9 を 任 意 で 含
ん で い て も よ い 複 素 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 1 5 は 、 Ｒ 1 0 又 は C(Z)- Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 1 6 は 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 ３ ～ ７
の シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 1 8 は 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル
、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 1 - 1 0 ア ル キ ル を 表 す 。 ）
【 請 求 項 ８ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ２ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
塩 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 又 は 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 O
R、 NR 2 、 SR、 -OOCR、 -NROCR、 RCO、 -COOR、 -CONR 2 、 -SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 及 び NO 2 か ら 独 立 し
て 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 を ア リ ー ル 基 上 に 有 し て も よ い ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し 、
前 記 式 中 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 し ；
　 Ｒ 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 OR、 SR、 OOCR、 NROCR、
COOR、 RCO、 CONR 2 、 SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 又 は NO 2 を 表 し 、 前 記 式 中 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素
又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 し ；
　 ｌ 、 ｍ 及 び ｎ は そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ 、 １ 又 は ２ を 表 し ；
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － 、 ３ － も し く は ４ － ピ リ ジ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ２ － も し く は ４ －
ピ リ ミ ジ ル 又 は ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ル 、 ア
ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 N－ ア リ ー ル 、 NH－ ア ロ イ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 OR、 NR 2 、 SR
、 -OOCR、 -NROCR、 RCO、 -COOR、 -CONR 2 、 SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 又 は NO 2 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 式 中 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 す 。 ）
【 請 求 項 ９ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ３ ａ 、 ３ ｂ 、 ３ ｃ 又 は ３ ｄ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ
の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｚ 1 及 び Ｚ 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｃ Ｒ 4 又 は Ｎ を 表 し 、 Ｒ 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 及 び 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 前 記 ア ル キ ル は Ｏ 、 Ｓ 及 び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又
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は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 で 含 ん で い て も よ く 、 か つ 前 記 ア ル キ ル は ハ ロ ゲ ン 、
OR、 SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR、 NROCR、 CN、 =O、 ５ も し く は ６ 員 環 の 飽 和 炭 素 環
又 は １ ～ ２ 個 の 窒 素 を 含 有 す る 複 素 環 及 び １ ～ ２ 個 の 窒 素 へ テ ロ 原 子 を 有 し て い て も よ い
６ 員 環 の 芳 香 環 か ら 選 択 さ れ る １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 置 換 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も
よ く 、 前 記 の 任 意 の 置 換 基 中 の Ｒ は 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 1 は 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り 、 式 中 、
　 Ｘ 1 は CO、 SO、 CHOH又 は SO 2 を 表 し ；
　 ｍ は １ ；
　 Ｙ は 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ル 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 さ れ て い
て も よ い ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し ；
　 ｎ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｚ 3 は 窒 素 を 表 し ；
　 Ｘ 2 は 、 CH又 は CH 2 を 表 し ；
　 Ａ ｒ は 、 Ｘ 2 に 直 接 結 合 し て い る １ 個 又 は ２ 個 の フ ェ ニ ル 部 位 か ら な り 、 前 記 １ 個 又 は
２ 個 の フ ェ ニ ル 部 位 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア
ル ケ ニ ル 、 CN、 CF 3 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 NR 2 、 OR、 SR、 OOCR、 NROCR（ 上 記 式 中 Ｒ は 水 素
又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ） 、 及 び フ ェ ニ ル （ フ ェ ニ ル 自 体 が 上 記 の 置 換 基 に よ っ て 置
換 さ れ て い て も よ い ） か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 及 び 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 前 記 ア ル キ ル は Ｏ 、 Ｓ 及 び Ｎ
か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 で 含 ん で い て も よ く 、 か つ 前 記
ア ル キ ル は ハ ロ ゲ ン 、 OR、 SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR、 NROCR（ 上 記 式 中 Ｒ は 水 素
又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ） 、 CN、 =O、 ５ も し く は ６ 員 環 の 飽 和 炭 素 環 又 は １ ～ ２ 個 の
窒 素 を 含 有 す る 複 素 環 及 び １ ～ ２ 個 の 窒 素 へ テ ロ 原 子 を 有 し て い て も よ い ６ 員 環 の 芳 香 環
か ら 選 択 さ れ る １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 置 換 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 NO 2 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル 、
CN、 OR、 SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR又 は NROCRで 、 上 記 式 中 Ｒ は 水 素 又 は 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル キ ル を 示 す 。 ）
【 請 求 項 １ ０ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ４ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 生 理 的 に 許 容 さ れ る 酸
又 は 塩 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
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　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ
れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は １ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｌ は 結 合 基 で あ り 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で
あ り 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｏ 、 Ｎ 又 は Ｓ で 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 該 結 合 基 は 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て
い て も よ い １ 個 又 は そ れ 以 上 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で 置 換
さ れ て い て も よ く ；
　 Ｑ は 、 以 下 に 示 す 群 ：
　 　 ｄ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 ピ リ ダ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ラ ン 、 ナ フ チ リ ジ ン 、 オ キ サ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ
ン 及 び イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン で 、 こ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、
Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） m 、 お よ び フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 及 び
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ か ら な る １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 ｅ ） テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ン 、 １ ， ３ －
ジ オ キ サ ノ ン 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン ス ル
ホ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ン ス ル ホ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ノ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド
ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 ペ ン タ メ チ レ
ン ス ル ホ キ シ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ン 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン
ス ル ホ キ シ ド 及 び テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ン で 、 こ れ ら は 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素
数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1

- 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 及 び Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 ｆ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 あ る い は 、 ア ミ ノ 窒 素 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、
炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) r 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６
の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個
の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) t か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 に 共 有 結 合 し
て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン 、 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 1 は 、 以 下 に 示 す 群 ：
　 　 （ ｇ ） 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的 又 は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル
、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の う ち
の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 上 記 の 群 か ら 選 択 さ
れ る 複 素 環 が 、 そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素
数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素 数 ５
～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 （ ｈ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク
ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の
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炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 あ る
い は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ
れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 （ ｉ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア ル ケ
ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 独
立 し て 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル
、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル
、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ
ク ロ ヘ キ サ ニ ル や ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （
Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 （ ｊ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ
ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 が 炭 素 数 １
～ ３ の １ ～ ３ 個 の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 （ ｋ ） シ ア ノ 、 な ら び に
　 　 （ ｌ ） メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 か ら 選
択 さ れ ；
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し
く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化
さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ
ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 は 、 以 下 に 示 す 群 ：  
　 　 ｇ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 イ
ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ
リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ タ ラ ジ
ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ ゾ リ ル か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 は
、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 前 記 の 群
か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～
６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ
ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、
ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３
の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 複 素 環 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ
れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア
ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る
ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ
ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及
び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 8 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い
て も よ い も の ；
　 　 ｈ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択
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さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 及 び 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ
ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ
キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ソ
キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー
ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ
イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 が
、 フ ェ ニ ル と 、 ナ フ チ ル と 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ
ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ
リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル と 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル オ キ
シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、
ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ 、
NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O
)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-（ Ｃ 1 - 4 ） 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5

ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5 ア
ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
（ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 ｉ ） シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル
、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 　 ｊ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ
ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ７ の
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ；  
　 　 ｋ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ；
　 　 ｌ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し
て い な い ア ル キ ル 、 か ら 選 択 さ れ ；
あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
　 上 記 式 中 、 Ｒ 8 、 Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 ｍ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 ｒ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 ｔ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 Ｘ ＝ 酸 素 又 は 硫 黄 で あ る 。 ）
【 請 求 項 １ １ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ５ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
誘 導 体 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の
Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は ０ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 ａ ） ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い
な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 に よ っ て
置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル も し く は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ る い
は 、
　 　 　 　 ｂ ） フ ェ ニ ル 、 フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ロ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ
ミ ジ ン 、 ピ リ ジ ノ ン 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ン 、 マ レ イ ミ ド 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ ド 、 ピ ペ リ ジ
ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 又 は ピ ラ ジ ン を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐
又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン で 置 換 さ れ
て い て も よ く ；
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ
チ レ ン 基 が O、 NH、 S(O)、 S(O) 2 又 は Sで 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 ０ ～ ２ 個 の オ
キ ソ 基 、 及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 分
岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 ａ ） フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 ピ リ ダ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 フ ラ ン 、 チ
オ フ ェ ン 、 ピ ラ ン で あ り 、 こ れ ら が 、 ハ ロ ゲ ン と 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル と 、 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル コ キ シ と 、 ヒ ド ロ キ シ と 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ と 、
Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m と 、 COOHと 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 及 び
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 の 置 換 基 を 有 し て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ と か ら な る
群 の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｂ ） テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ン 、 １ ，
３ － ジ オ キ サ ノ ン 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン
ス ル ホ キ シ ド 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ノ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ン 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ノ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ
キ シ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ン 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ
シ ド 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ン で 、 こ れ ら が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ －
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 及 び Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い
は 、
　 　 　 　 ｃ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 あ る い は ア ミ ノ 窒 素 が 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ
ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル －
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数
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１ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １
～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 及 び フ ェ ニ
ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 -

3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m 、 か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 基 と 共 有 結 合 し て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン を 表 し ；
　 Ｒ 1 は 、 ａ ） 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的 又
は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ
ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の
う ち の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は こ の パ ラ グ
ラ フ 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ
ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～
８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び
ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ
れ て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｂ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個
の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 あ
る い は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基
が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ
れ て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｃ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア ル
ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ
ル 又 は 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 複 素 環 基 が ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ
ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 前 記 フ ェ
ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ
チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、
ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ
て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ
テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｅ ） ニ ト リ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 ｆ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～
６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し
て い な い ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 ま た は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ
ニ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 は 、 ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ
ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン
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ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ
ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ
タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ ゾ
リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素
環 基 が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 又
は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル
、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、
ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ
フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、
複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア
ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ
、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ 、
NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)
-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ

1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 8 ）
Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） － ア ル キ ル － ア ミ ノ か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｂ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 あ る い は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ
ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン 、
シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク
ロ ペ ン タ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ
キ サ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ペ
ン タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ
オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ シ
ク リ ル 環 が 、 フ ェ ニ ル ； ナ フ チ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ
チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ；
部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； フ ェ ニ ル オ
キ シ ； ナ フ チ ル オ キ シ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ
テ ロ シ ク リ ル オ キ シ ； ニ ト ロ ； ア ミ ノ ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ；
フ ェ ニ ル ア ミ ノ ； ナ フ チ ル ア ミ ノ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選
択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ ； NH 2 C(O)； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル ； Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)； Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-（ Ｃ 1 - 4 ） 分 岐 も し く は 分 岐 し
て い な い ア ル キ ル ； ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ
ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ ； Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5

ア ル キ ル ； 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基
で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｃ ） シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、
ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ
ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い
て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る
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群 か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ３ の １ ～ ３ 個 の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｅ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ
ニ ル ； あ る い は
　 　 　 　 　 ｆ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は
分 岐 し て い な い ア ル キ ル を 表 し ；
あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て も
よ く ；
　 Ｒ 8 、 Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も
よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 ｍ は 、 ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 。 ）
【 請 求 項 １ ２ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ
る 誘 導 体 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン で あ り 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で
置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 及 び イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が ０ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル も し く は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ２ 個 の
オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 分 岐 も し
く は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～
４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ
ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ [4
,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て
炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、
モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ
ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い
て も よ い も の を 表 し ；
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭
素 原 子 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト
リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個
又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
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　 Ｚ は 、 ア リ ー ル ； イ ン ダ ニ ル ； ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ
ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ
ニ ル 、 チ エ ニ ル 及 び ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ２ － オ キ サ － も し く は ２ －
チ ア － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ
チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ
キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ
ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び ジ オ キ ソ ラ ニ ル か ら 選
択 さ れ る 複 素 環 を 表 し 、 こ れ ら 前 記 Ｚ が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 定
義 さ れ て い る よ う な も の で あ る 複 素 環 Ｃ 1 - 3 ア シ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ
ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 フ ェ ニ ル 環
が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ － S(O) m 、 Ｃ 1 - 6

ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い
て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m の 中 か ら １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル の １ ～ ３ 個 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及
び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル で 置 換
さ れ て い て も よ く 、 さ ら に 、 そ れ ぞ れ が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原
子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 窒 素 原 子 が 炭 素
数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル -S(O) m ‐ 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア
ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ を 表 し 、 ア
ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア
ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 を 有 す る 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 又 は 複 素 環 Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、
炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 、 及 び フ ェ
ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -S(O) m で あ り ；
　 Ｒ 1 は 、 ａ ） 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的 又
は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ
ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の
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１ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ の よ う な フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 上 記 の 群 か ら 選 択
さ れ る 複 素 環 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素 数
５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｂ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク
ロ ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 あ る い は そ の
よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独
立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も の
； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｃ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア
ル ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ
チ ル 又 は 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ の 複 素 環 基 は そ れ ぞ れ 独
立 し て ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ 、 前 記 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ
ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ
ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部
分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び
モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～
５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 　 　 　 　 ｅ ） ニ ト リ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 　 ｆ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １
～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐
し て い な い ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ニ ト リ ル で 置 換 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 あ る い は 、 Ｒ 2 は 、 ア
セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐
ま た は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 は 、 ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ
ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ
ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ
タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ ゾ
リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素
環 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 又
は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル
、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、
ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ
フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に
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ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ
キ シ 、 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト
ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル
ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア
ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ
ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4

－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア
ル キ ル （ Ｒ 8 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） － ア ル キ ル － ア ミ ノ か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｂ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 あ る い は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ン
、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ
ク ロ ヘ キ サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ
ペ ン タ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ
サ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ シ ク
リ ル 環 が 、 フ ェ ニ ル ； ナ フ チ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル
、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ
ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 部
分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； フ ェ ニ ル オ キ
シ ； ナ フ チ ル オ キ シ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ
ル オ キ シ ； ニ ト ロ ； ア ミ ノ ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ； フ ェ ニ ル ア
ミ ノ ； ナ フ チ ル ア ミ ノ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク
リ ル ア ミ ノ ； NH 2 C(O)； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ； Ｃ 1 - 4

ア ル キ ル -OC(O)； Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ア ミ
ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 9

－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ ； Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1

- 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る
も の ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｃ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ
ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～
３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ
テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 　 　 　 ｅ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ
ル ス ル ホ ニ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 ｆ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル を 表 し ；
　 あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て
も よ く ；
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　 Ｒ 8 及 び Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 ｍ は 、 ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 で あ り ；
　 Ｘ が 、 １ 個 又 は ２ 個 の － Ｙ － Ｚ に 直 接 結 合 し て い る 。 ）
【 請 求 項 １ ３ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
誘 導 体 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｇ は 、 炭 素 数 ６ ～ １ ０ の 芳 香 族 炭 素 環 又 は 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 非 芳
香 族 炭 素 環 ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ １ ０ 員 環 の
ヘ テ ロ ア リ ー ル ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ８ 員 環 の 単
環 式 複 素 環 ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ８ ～ １ １ 員 環 の
二 環 式 複 素 環 で あ り 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ ；
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ
ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ エ
ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く
の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル コ キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 ５ ～
８ の シ ク ロ ア ル キ ル 又 は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ
ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 前 記 炭 素 鎖 中 の １ 個 又 は そ
れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２ 個
の オ キ ソ 基 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ
れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ラ ニ ル を 表 し 、
そ れ ぞ れ が 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 CN
、 CONH 2 、 COOH、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル も し く は 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
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れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ －
ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ
リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ
ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ペ ン
タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、
テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ
ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、
CONH 2 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル の １ ～ ３ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の
ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 モ ノ －
も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 窒 素 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル も し く は
炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ
サ ミ ド － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ
シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い
フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ
シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m に 共 有 結 合 し て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン ；
あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 及 び び フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ
ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て
も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m を 表 し ；
　 Ｒ 1 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ １ ０ の ア ル キ ル で あ っ て 、 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の シ ク ロ ア ル カ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ ニ
ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３
個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル カ ニ ル
、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ
ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1

- 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 及 び モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら 選 択
さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル
オ キ シ 又 は シ ク ロ ヘ プ チ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を
構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで
置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル オ キ シ 又 は ベ ン ジ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア リ ー ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １
～ ２ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て Ｎ で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で あ っ て 、
そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体
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的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル
キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S(O) m
、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い
な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ
ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ
ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ
ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ
ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部
分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C
(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル の ０ ～ ５ 個 で 置 換 さ れ て い
る も の 、 又 は O、 N及 び S(O) m か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 が 介 在 し
て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭
素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 前 記 炭 素 鎖 に お い て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ
ン 基 が O、 NH又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 独 立 し て 、 １
～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ
ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン
原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て
い て も よ く ；
　 Ｒ 2 、 Ｒ 4 及 び Ｒ 5 は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 そ れ ぞ れ が 部
分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て
い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） m 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ； あ る い
は 、
　 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ
ル ） ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 6 ； あ る い は 、
　 ニ ト ロ ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル
） ア ミ ノ － Ｓ （ Ｏ ） 2 、 又 は Ｈ 2 Ｎ Ｓ Ｏ 2 を 表 し ；
　 Ｒ 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル
、 チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ
ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindi
nyl） 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 又
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は イ ン ダ ゾ リ ル で あ っ て 、 前 記 の そ れ ぞ れ が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記
に 挙 げ た よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、
シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ
ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ
ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル
オ キ シ 、 複 素 環 部 位 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も
の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位
も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ
ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ
－ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア
ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ）
－ ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー
ル 、 又 は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ
ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ
キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ
ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ エ ニ ル 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ エ ニ ル か ら 選 択 さ
れ る 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 が 独 立 し
て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ
リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、
ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ
シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ
ラ グ ラ フ 上 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ
ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ
ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 上 記 に 挙 げ た よ う な
も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4

ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 -

5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 3 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 4 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
又 は Ｒ 1 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 6 ） Ｎ の ０ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で 、 そ れ ぞ
れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は こ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物
で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換
さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で 、 そ れ ぞ れ １ ～ ３ 個
の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
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　 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル － 又 は Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － S(O) m － Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は 任 意 で Ｒ 1 7 で 置 換
さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い
な い ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-も し く は R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 ま た は R 2 6 (CH 2 ) m C(O)N(R 2 1 )-も し く は R

2 6 C(O)(CH 2 ) m N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 さ れ
て い な い ア ル キ ニ ル で 、 該 ア ル キ ニ ル に お い て １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N
H、 S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ
ロ ル ジ ニ ル (pyrroldinyl)、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 、 ニ ト
リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル
、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 も し く は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く
は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以
上 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ア ロ イ ル を 表 し ；
　 Ｒ 6 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 Ｒ 2 6 で 置 換 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 2 、 Ｒ 1 3 、 Ｒ 1 4 、 Ｒ 1 5 、 Ｒ 1 7 、 Ｒ 1 9 、 Ｒ 2 5 及 び Ｒ 2 6 は そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ア ミ ノ 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ を 表 し ；
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 6 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 1 8 は 独 立 し て 水 素 、 又 は オ キ ソ も し く は Ｒ 2 5 に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ い
炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 0 は 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０
の ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 1 は 独 立 し て 水 素 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 2 、 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル を 表 し 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル に は １ 個 ま た
は そ れ よ り 多 く の O、 N又 は Sが 介 在 し て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル
は 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で そ れ ぞ れ 独 立 し て 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 こ れ ら 置 換 基 が そ れ ぞ れ 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ
く 、 か つ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
あ る い は 、
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
　 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 酸 素 又 は 硫 黄 で あ る 。 ）
【 請 求 項 １ ４ 】
　 前 記 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
誘 導 体 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｅ は 炭 素 又 は -O-、 -NH-及 び -S-か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 基 を 表 し ；
　 Ｇ は 、 炭 素 数 ６ ～ １ ０ の 芳 香 族 炭 素 環 又 は 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 非 芳
香 族 炭 素 環 ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ １ ４ 員 環 の 単
環 式 、 ニ 環 式 又 は 三 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ ８ 員 環 の 単 環
式 複 素 環 ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ８ ～ １ １ 員 環 の 二
環 式 複 素 環 で あ り 、 Ｇ は 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ ； 　
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ
ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ エ
ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く
の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い
ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 分
岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ
ク ロ ア ル キ ル 又 は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、
　 ア リ ー ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ
ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル
、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O
)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭
素 原 子 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト
リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ れ よ り
多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ
ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 及 び
ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ
ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ２ － オ キ サ － も し く は ２ － チ ア － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]
ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ
レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ
ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ
リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ
リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び ジ オ キ ソ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 で あ り 、 こ れ ら の Ｚ
は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア
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ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ
ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ
シ 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ
ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ
ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ
い フ ェ ニ ル － S(O) m の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ で 独 立 し て 一
置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換
さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン
、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い
て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 上 記 で 説 明 し た よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー
ル １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 さ ら に こ れ ら の 置 換 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原
子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る
い は 、
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル 、 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い
て も よ い ア ミ ノ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル
コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア シ ル ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 、 及 び フ ェ
ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -S(O) m を 表 し ；
　 Ｒ 1 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素
原 子 が O、 N又 は S(O) m で 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 、 前 記 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア
ル キ ル は 、 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ ソ
チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８
の シ ク ロ ア ル カ ニ ル 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的
も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ
ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 及 び モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ
ヘ キ シ ル オ キ シ 又 は シ ク ロ ヘ プ チ ル オ キ シ で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の
１ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、
環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換
さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル オ キ シ 又 は ベ ン ジ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置
換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア リ ー ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す
る １ ～ ２ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て Nで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、
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ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ
れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル
キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、
>C=O、 >C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ
部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 も し く は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ
ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ
ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 シ ク
ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ
ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト
リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ
シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル の １ ～ ５ 個 で 置 換
さ れ て い る も の 、 又 は 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て
、 O、 N及 び S(O) m か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 が 介 在 し て い て も よ
い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭
素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 炭 素 鎖 中 の １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N
H又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 独 立 し て 、 １ ～ ２ 個 の オ
キ ソ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ 個 以 上 の ハ ロ
ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ
ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル
、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 前 記 ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 を 表 し ；
　 Ｒ 2 、 Ｒ 4 及 び Ｒ 5 は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 、 ア ロ イ ル 、
そ れ ぞ れ が 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し
く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的
に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル － S(O) m ； あ る い は
、
　 Ｏ Ｒ 6 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る
い は 、
　 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 も し
く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ － S(O) m － 、 又 は 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル
、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m － 又 は ア リ ー
ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル － S(O) m － で 独 立 し て 一 置 換 も し く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ で あ
り 、 こ の サ ブ パ ラ グ ラ フ 中 に 記 載 の 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル が そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア
ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の を 表 し ；
　 Ｒ 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ
ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、
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チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ イ ル 、 [1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、
チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル
、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ
リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、
プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、
キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 又 は イ ン ダ ゾ リ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ
チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル
、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ

1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ
キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 複 素 環 部 位 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に
挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し
く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル
部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し
く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、
Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1

- 5 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア
ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 － Ｃ 1 - 5

ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ
－ モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） － ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も
の ； あ る い は 、
　 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー
ル 、 又 は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ
ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ
キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ
ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ エ ニ ル 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ エ ニ ル か ら 選 択 さ
れ る 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 が 、 フ ェ
ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル
、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ
ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ
前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ
ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 Ｒ 1 3 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 4 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 又 は Ｒ 1 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1

6 ） Ｎ の ０ ～ ３ 個 で 独 立 し て 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で 、 こ れ ら
そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
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～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は 、 こ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類
似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、
>C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で 、 そ れ ぞ れ １ ～ ３ 個
の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル － 又 は Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － S(O) m － Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は Ｒ 1 7 で 置 換 さ れ て
い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア
ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 (CH 2 ) m C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-Ｃ 1 - 3 ア
ル コ キ シ 又 は R 2 6 C(O)(CH 2 ) m N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て
い な い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 炭 素 鎖 に お い て １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 NH
、 S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ
ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ
ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 も
し く は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 で 任 意 に 置 換 さ れ
て い て も よ い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 ； あ る い は 、
　 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 又 は ア ロ イ ル を 表 し ；
　 Ｒ 6 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 Ｒ 2 6 で 置 換 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 2 、 Ｒ 1 3 、 Ｒ 1 4 、 Ｒ 1 5 、 Ｒ 1 7 、 Ｒ 1 9 、 Ｒ 2 5 及 び Ｒ 2 6 は そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ア ミ ノ 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ を 表 し ；
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 6 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 1 8 は 独 立 し て 水 素 又 は オ キ ソ も し く は Ｒ 2 5 に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 0 は 独 立 し て 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０ の
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 1 は 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 2 、 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル を 表 し 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル に は １ 個 ま
た は そ れ よ り 多 く の O、 N又 は Sが 介 在 し て い て も よ く 、 ま た 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル
は 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で そ れ ぞ れ 独 立 し て 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 こ れ ら の 置 換 基 そ れ ぞ れ は 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く
、 か つ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
あ る い は 、
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
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　 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 酸 素 又 は 硫 黄 で あ る 。 ）
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ａ ： Ｂ の 質 量 比 が １ ： ８ ０ ０ ～ ２ ０ ： １ 、 好 ま し く は １ ： ６ ０ ０ ～ １ ０ ： １ の 範 囲 で あ
る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ～ １ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 単 回 投 与 で 前 記 有 効 成 分 の Ａ 及 び Ｂ を 組 み 合 わ せ た 投 与 量 が 約 １ ０ ０ ～ １ ０ ０ ０ ０ μ ｇ
、 好 ま し く は １ ０ ０ ０ ～ ９ ０ ０ ０ μ ｇ と な る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か
１ 項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 吸 入 に 適 し た 処 方 の 状 態 で 存 在 す る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ～ １ ６ の
い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 吸 入 性 粉 末 、 噴 射 剤 含 有 計 量 エ ア ロ ゾ ル 及 び 噴 射 剤 を 使 用 し な い 吸 入 性
溶 液 又 は 懸 濁 液 の 中 か ら 選 択 さ れ る 処 方 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 医 薬
組 成 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 単 糖 類 、 二 糖 類 、 オ リ ゴ 糖 及 び 多 糖 類 、 多 価 ア ル コ ー ル 類 、 塩 類 の 中 か
ら 選 択 さ れ る 生 理 的 に 許 容 さ れ る 好 適 な 賦 形 剤 又 は こ れ ら 賦 形 剤 相 互 の 混 合 物 と 一 緒 に 、
Ａ と Ｂ と を 含 む 吸 入 性 粉 末 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 前 記 賦 形 剤 の 最 大 平 均 粒 径 が ２ ５ ０ μ ｍ ま で 、 好 ま し く は １ ０ ～ １ ５ ０ μ ｍ の 範 囲 で あ
る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 吸 入 性 粉 末 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 そ の 成 分 と し て 前 記 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の み を 含 有 す る 吸 入 性 粉 末 で あ る
こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 請 求 項 １ ９ 、 ２ ０ 又 は ２ １ に 記 載 の 吸 入 性 粉 末 を 含 有 す る カ プ セ ル 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 Ａ 及 び Ｂ が 溶 解 又 は 分 散 状 態 で 含 有 さ れ て い る 噴 射 剤 含 有 吸 入 性 エ ア ロ
ゾ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 前 記 組 成 物 が 、 水 、 エ タ ノ ー ル 又 は 水 と エ タ ノ ー ル と の 混 合 物 を 溶 媒 と し て 含 有 す る 、
噴 射 剤 を 使 用 し な い 吸 入 性 溶 液 又 は 懸 濁 液 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 医
薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の カ プ セ ル の 、 吸 入 器 、 好 ま し く は ハ ン デ ィ ー ヘ ー ラ ー に お け る 使 用
。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 Ｗ Ｏ 91/14468に よ る 吸 入 器 又 は Ｗ Ｏ 97/12687の 図 ６ ａ 及 び 図 ６ ｂ に 記 載 の 吸 入 器 で 霧 状
に す る た め の 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 吸 入 性 溶 液 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 ベ ン チ ュ リ の 原 理 又 は 他 の 原 理 に よ っ て 超 音 波 又 は 圧 縮 空 気 を 用 い て 吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル
を 生 成 す る 、 エ ネ ル ギ ー 駆 動 の 自 立 型 又 は 持 運 び 可 能 な ネ ブ ラ イ ザ ー に 入 れ て 霧 状 に す る
た め の 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 吸 入 性 溶 液 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 炎 症 性 又 は 閉 塞 性 気 道 疾 患 の 治 療 用 の 医 薬 品 を 調 製 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず
れ か １ 項 に 記 載 の 組 成 物 の 使 用 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
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【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 抗 コ リ ン 作 用 薬 及 び ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 を 基 に し た 新 規 な 医 薬 組 成 物 、 そ
の 調 製 方 法 、 及 び 該 医 薬 組 成 物 の 呼 吸 器 系 疾 患 の 治 療 へ の 使 用 に 関 す る 。
　 本 発 明 は 、 抗 コ リ ン 作 用 薬 及 び ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 を 用 い た 新 規 な 医 薬 組 成 物 、 そ の
調 製 方 法 、 及 び 該 医 薬 組 成 物 の 呼 吸 器 系 疾 患 の 治 療 へ の 使 用 に 関 す る 。
　 驚 く べ き こ と に 、 １ 種 以 上 の 抗 コ リ ン 作 用 薬 （ 好 ま し く は １ 種 ） を １ 種 以 上 の ｐ ３ ８ キ
ナ ー ゼ 阻 害 剤 （ 好 ま し く は １ 種 ） と 一 緒 に 使 用 す る と 、 上 下 気 道 疾 患 の 治 療 に お い て 、 と
り わ け ア レ ル ギ ー 性 又 は 非 ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 の 治 療 に お い て 、 予 期 し て い な か っ た 有 利 な
治 療 効 果 が 、 詳 細 に 言 う な ら ば 、 相 乗 効 果 が 見 ら れ る こ と が わ か っ た 。 こ の 相 乗 効 果 の お
か げ で 本 発 明 の 医 薬 品 の 組 み 合 わ せ は 、 通 常 の 単 剤 治 療 に お い て そ れ ぞ れ の 化 合 物 を 使 用
す る 場 合 に 比 べ て 、 投 与 量 を 少 な く し て 用 い る こ と が で き る 。
　 こ の ２ 種 類 の 活 性 物 質 を 単 一 の 有 効 成 分 処 方 物 に し て 同 時 に 投 与 す る 場 合 に お い て も 、
ま た 別 々 の 処 方 に し て 連 続 的 に 投 与 す る 場 合 に お い て も 、 上 記 の 効 果 は 見 出 さ れ る 。 本 発
明 に よ れ ば 、 こ の ２ つ の 活 性 物 質 成 分 は 単 一 の 処 方 に し て 同 時 に 投 与 す る 方 が 好 ま し い 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 抗 コ リ ン 作 用 薬 Ａ と は 、 チ オ ト ロ ピ ウ ム 塩 、 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム
塩 及 び イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム 塩 か ら な る 群 か ら 好 ま し く は 選 択 さ れ る 塩 を 指 し 、 な か で も イ プ
ラ ト ロ ピ ウ ム 塩 と チ オ ト ロ ピ ウ ム 塩 と が 特 に 推 奨 さ れ る 。 上 記 の 塩 に お い て 、 チ オ ト ロ ピ
ウ ム 、 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム 及 び イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム の カ チ オ ン が 薬 理 学 上 の 活 性 成 分 で あ る 。
本 願 出 願 の 範 囲 に お い て 上 述 の カ チ オ ン を 引 用 す る 際 は 記 号 Ａ ’ を 使 用 し て 示 す 。 化 合 物
Ａ と は 、 当 然 の こ と な が ら Ａ ’ の 成 分 （ チ オ ト ロ ピ ウ ム 、 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム 又 は イ プ ラ ト
ロ ピ ウ ム ） も 含 む も の と す る 。
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 使 用 可 能 な 塩 Ａ と は 、 チ オ ト ロ ピ ウ ム 、 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム 又 は イ
プ ラ ト ロ ピ ウ ム に 加 え て 、 対 イ オ ン （ ア ニ オ ン ） と し て の 塩 化 物 、 臭 化 物 、 ヨ ウ 化 物 、 メ
タ ン ス ル ホ ネ ー ト 又 は パ ラ ト ル エ ン ス ル ホ ネ ー ト を 含 む 化 合 物 を 意 味 す る 。 本 発 明 の 範 囲
に お い て 、 メ タ ン ス ル ホ ネ ー ト 、 塩 化 物 、 臭 化 物 及 び ヨ ウ 化 物 が す べ て の 塩 Ａ の 中 で も 推
奨 さ れ 、 な か で も メ タ ン ス ル ホ ネ ー ト と 臭 化 物 と が 重 要 で あ る 。 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 、 臭
化 オ キ シ ト ロ ピ ウ ム 及 び 臭 化 イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム か ら 選 択 さ れ る 塩 Ａ が 、 本 発 明 に よ る と 非
常 に 重 要 で あ る 。 臭 化 イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム 及 び 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム が 特 に 推 奨 さ れ る 。 本 発
明 の 医 薬 組 成 物 に お い て 、 塩 Ａ は 、 溶 媒 和 物 又 は 水 和 物 の 形 で 存 在 し て い て も よ く 、 水 和
物 の 形 が 好 ま し い 。 塩 Ａ と し て 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム を 用 い る 場 合 、 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ
ウ ム 一 水 和 物 の 形 で あ る こ と が 好 ま し い 。 本 発 明 の 範 囲 に お け る 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 水 和
物 と は 、 本 発 明 の 実 験 の パ ー ト で 詳 細 に 説 明 さ れ て い る 実 験 手 順 に 従 っ て 得 ら れ る 結 晶 性
臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 を 指 す も の と 解 釈 さ れ る 。 本 発 明 の 範 囲 に お い て 特 に 推 奨 さ
れ る 成 分 Ａ 、 即 ち 、 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 に つ い て 言 及 す る 際 は 、 任 意 で あ
る が 、 『 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム ｘ Ｈ 2 Ｏ 』 と 表 記 す る こ と も あ る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 適 用 可 能 な ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 に つ い て は 、 当 分 野 で は 公 知 で
あ る 。 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 （ 以 後 「 Ｂ 」 と す る ） と は 、 例 え ば
米 国 特 許 第 5,716,972号 、 同 5,686,455号 、 同 5,656,644号 、 同 5,593,992号 、 同 5,593,991
号 、 同 5,663,334号 、 同 5,670,527号 、 同 5,559,137号 、 同 5,658,903号 、 同 5,739,143号 、
同 5,756,499号 、 同 6,277,989号 、 同 6,340,685号 及 び 同  5,716,955号 、 Ｐ Ｃ Ｔ 出 願 WO 92/1
2154、 WO 94/19350、 WO 95/09853、 WO 95/09851、 WO 95/09847、 WO 95/09852、 WO 97/250
48、 WO 97/25047、 WO 97/33883、 WO 97/35856、 WO 97/35855、 WO 97/36587、 WO 97/47618
、 WO 97/16442、 WO 97/16441、 WO 97/12876、 WO 98/25619、 WO 98/06715、 WO 98/07425、
WO 98/28292、 WO 98/56377、 WO 98/07966、 WO 98/56377、 WO 98/22109、 WO 98/24782、 WO
 98/24780、 WO 98/22457、 WO 98/52558、 WO 98/52559、 WO 98/52941、 WO 98/52937、 WO 9
8/52940、 WO 98/56788、 WO 98/27098、 WO 98/47892、 WO 98/47899、 WO 98/50356、 WO 98/
32733、 WO 99/58523、 WO 99/01452、 WO 99/01131、 WO 99/01130、 WO 99/01136、 WO 99/17
776、 WO 99/32121、 WO 99/58502、 WO 99/58523、 WO 99/57101、 WO 99/61426、 WO 99/5996
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0、 WO 99/59959、 WO 99/00357、 WO 99/03837、 WO 99/01441、 WO 99/01449、 WO 99/03484
、 WO 99/15164、 WO 99/32110、 WO 99/32111、 WO 99/32463、 WO 99/64400、 WO 99/43680、
WO 99/17204、 WO 99/25717、 WO 99/50238、 WO 99/61437、 WO 99/61440、 WO 00/26209、 WO
 00/18738、 WO 00/17175、 WO 00/20402、 WO 00/01688、 WO 00/07980、 WO 00/07991、 WO 0
0/06563、 WO 00/12074、 WO 00/12497、 WO 00/31072、 WO 00/31063、 WO 00/23072、 WO 00/
31065、 WO 00/35911、 WO 00/39116、 WO 00/43384、 WO 00/41698、 WO 00/69848、 WO 00/26
209、 WO 00/63204、 WO 00/07985、 WO 00/59904、 WO 00/71535、 WO 00/10563、 WO 00/2579
1、 WO 00/55152、 WO 00/55139、 WO 00/17204、 WO 00/36096、 WO 00/55120、 WO 00/55153
、 WO 00/56738、 WO 01/21591、 WO 01/29041、 WO 01/29042、 WO 01/62731、 WO 01/05744、
WO 01/05745、 WO 01/05746、 WO 01/05749、 WO 01/05751、 WO 01/27315、 WO 01/42189、 WO
 01/00208、 WO 01/42241、 WO 01/34605、 WO 01/47897、 WO 01/64676、 WO 01/37837、 WO 0
1/38312、 WO 01/38313、 WO 01/36403、 WO 01/38314、 WO 01/47921及 び WO 01/27089、 DE19
842833な ら び に JP2000‐ 86657に 開 示 さ れ て い る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る 化 合 物 を 指 し 、 こ
れ ら の 開 示 は す べ て 引 用 に よ り 本 願 明 細 書 の 記 載 に 含 ま れ る も の と す る 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 本 発 明 の 医 薬 組 成 物 に と っ て と り わ け 注 目 に 値 す る の は 、 米 国 特 許 第 6,277,989号 、 同 6
,340,685号 、 WO 00/12074、 WO 00/12497、 WO 00/59904、 WO 00/71535、 WO 01/64676、 WO 
99/61426、 WO 00/10563、 WO 00/25791、 WO 01/37837、 WO 01/38312、 WO 01/38313、 WO 01
/38314、 WO 01/47921、 WO 99/61437、 WO 99/61440、 WO 00/17175、 WO 00/17204、 WO 00/3
6096、 WO 98/27098、 WO 99/00357、 WO 99/58502、 WO 99/64400、 WO 99/01131、 WO 00/433
84、 WO 00/55152、 WO 00/55139及 び WO 01/36403に 開 示 さ れ て い る ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤
Ｂ で あ る 。
　 本 発 明 の 推 奨 実 施 形 態 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８
キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｗ Ｏ 99/01131に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 １ で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ
の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 ４ － ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ４ － ピ リ ダ ジ ニ ル 、 １ ， ２ ， ４ － ト リ ア ジ ン －
５ － イ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ン － ４ － イ ル 環 を 表 し 、 環 は Ｙ － Ｒ a

で 置 換 さ れ て お り 、 さ ら に 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 炭 素 数 １
～ ４ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル チ オ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ 1 2 、 ア
ミ ノ 、 モ ノ － 及 び ジ － Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 置 換 ア ミ ノ 、 酸 素 も し く は 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加
的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は Ｎ Ｒ 1 5 を 含 ん で い て も よ い ５ ～ ７ 員 環 の Ｎ － ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 、 Ｎ （
Ｒ 1 0 ） Ｃ （ Ｏ ） Ｒ b 又 は Ｎ Ｈ Ｒ a か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な 置 換 基 で 独 立 し て 任 意 に 置 換 さ れ
て い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 Ｙ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 ；
　 Ｒ 4 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ ト － １ － イ ル も し く は ナ フ ト － イ ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 し
、 １ 個 又 は ２ 個 の 置 換 基 で 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ぞ れ の 置 換 基 は 独 立 し て 選
択 さ れ 、 ４ － フ ェ ニ ル 、 ４ ナ フ ト － １ － イ ル 、 ５ － ナ フ ト － ２ － イ ル 又 は ６ － ナ フ ト － ２
－ イ ル の 置 換 基 と し て は 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 C(Z)NR 7 R 1 7 、 C(Z)OR 1 6 、 (CR 1 0 R 2 0
) v COR 1 2 、 SR 5 、 SOR 5 、 OR 1 2 、 ハ ロ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ
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ル 、 ZC(Z)R 1 2 、 NR 1 0 C(Z)R 1 6 又 は (CR 1 0 R 2 0 ) v NR 1 0 R 2 0 、 な ら び に 他 の 位 置 の 置 換 基 と し て は
、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 C(Z)OR 3 、 (CR 1 0 R 2 0 ) m ” COR 3 、 S(O) m R 3 、 OR 3 、 ハ ロ 置
換 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 (CR 1 0 R 2 0 ) m ” R 1 0 C(Z)R 3 、 NR 1 0 S
(O) m ' R 8 、 NR 1 0 S(O) m ' NR 7 R 1 7 、 ZC(Z)R 3 又 は (CR 1 0 R 2 0 ) m ” NR 1 3 R 1 4 で あ る も の ；
　 Ｚ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 ；
　 ｎ は 、 １ ～ １ ０ の 整 数 ；
　 ｍ は 、 ０ 又 は １ も し く は ２ の 整 数 ；
　 ｍ ’ は 、 １ 又 は ２ の 整 数 ；
　 ｍ ” は 、 ０ 又 は １ ～ ５ の 整 数 ；
　 ｖ は 、 ０ 又 は １ も し く は ２ の 整 数 ；
　 Ｒ 2 は 、 － C(H)(A)(R 2 2 )；
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 Ａ は 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 、 あ る い
は Ａ は 置 換 基 を 有 す る 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ 2 2 は 、 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ a は 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 複 素 環 基 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 が そ れ ぞ れ 任 意 で 置
換 基 を 有 し て い て も よ い も の ；
　 Ｒ b は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、
ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ
ル 又 は ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 が そ れ ぞ れ 任 意 で 置 換 基 を 有 し て
い て も よ い も の ；
　 Ｒ 3 は 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 又 は Ｒ 8 ；
　 Ｒ 5 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル 、 炭 素 数 ２ ～ ４ の
ア ル キ ニ ル 又 は NR 7 R 1 7 で 、 SR 5 部 位 が SNR 7 R 1 7 で あ り 、 か つ SOR 5  部 位 が SOHで あ る 場 合 を 除
き ；
　 Ｒ 6 は 水 素 、 製 薬 学 的 に 許 容 で き る カ チ オ ン 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～
７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ア リ ー ル 又 は 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル カ ノ イ ル ；
　 Ｒ 7 及 び Ｒ 1 7 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か
、 あ る い は Ｒ 7 及 び Ｒ 1 7 は 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て ５ ～ ７ 員 環 の 、 酸 素 も し く は
硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は NR 1 5 を 含 ん で い て も よ い 複 素 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 8 は 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 、 炭 素 数 ２ ～
１ ０ の ア ル ケ ニ ル 、 炭 素 数 ２ ～ １ ０ の ア ル キ ニ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素
数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n OR 1 1 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n S(O) m R 1 8 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n NHS(O)

2 R 1 8 、 (CR 1 0 R 2 0 ) n NR 1 3 R 1 4 で 、 前 記 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル ア ル キ ル は 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 Ｒ 9 は 、 水 素 、 C(Z)R 1 1 も し く は 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 S(O)

2 R 1 8 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル
；
　 Ｒ 1 0 及 び Ｒ 2 0 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る も
の ；
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 Ｒ 1 1 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で 、 こ れ ら の 部 位 が 任 意 で 置 換 基 を 有 し て い て
も よ い も の ；
　 Ｒ 1 2 は 水 素 又 は Ｒ 1 6 を 表 し ；
　 Ｒ 1 3 及 び Ｒ 1 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 置 換 基 を 有 し て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
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ル キ ル 、 置 換 基 を 有 し て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 基 を 有 し て い て も よ い ア リ ー ル Ｃ 1 -

4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か 、 あ る い は Ｒ 1 3 及 び Ｒ 1 4 は 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て
５ ～ ７ 員 環 の 、 酸 素 も し く は 硫 黄 か ら 選 択 さ れ る 付 加 的 な ヘ テ ロ 原 子 又 は NR 9 を 任 意 で 含
ん で い て も よ い 複 素 環 を 形 成 す る も の ；
　 Ｒ 1 5 は 、 Ｒ 1 0 又 は C(Z)- Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ；
　 Ｒ 1 6 は 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 ３ ～ ７
の シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 Ｒ 1 8 は 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル
、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 1 - 1 0 ア ル キ ル 。 ）
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 前 記 式 １ で 表 さ れ る 化 合 物 に お い て 、 Ｒ 2 は 置 換 ア ル キ ル 誘 導 体 で あ る 。 こ の 鎖 に お け
る 第 １ の メ チ レ ン の 炭 素 が 第 ３ 級 炭 素 で １ つ の 水 素 部 位 を 有 す る こ と が わ か る 。 こ の エ チ
レ ン 基 は ２ 個 の 付 加 的 置 換 基 で あ る Ｒ 2 2 部 位 と － C(H)(A)(R 2 2 )で あ る Ａ 部 位 と を 有 す る 。
Ａ 及 び Ｒ 2 2 の ど ち ら も 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 未 置 換 ア ル キ ル 部 位 で あ っ て は い け な い 。
　 推 奨 実 施 形 態 の １ つ は 、 Ｒ 2 が － C(AA 1 )(A)部 位 で あ り 、 式 中 AA 1 は Ｒ 2 2 部 位 で あ る が 、
具 体 的 に は 本 願 明 細 書 に 詳 述 さ れ て い る よ う に ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 残 基 （ Ｒ ） で あ る 。
　 Ａ は 、 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 又 は 複 素 環 、 あ る い は Ａ は 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 置 換 ア ル キ ル 部 位 で あ る こ と が 好 適 で あ
る 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 Ａ が ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 の 場 合 、 環 は 独 立 し て １ 回 又 は そ れ よ り 多 く
置 換 さ れ て い て も よ く 、 好 ま し く は 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 CF 3 等 の 炭
素 数 １ ～ １ ０ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 、 (CR 1 0 R 2 0 ) t OR 1 1 、 (CR 1 0 R 2 0 ) t NR 1 2 R 1 4 で 特 に ア ミ ノ 又
は モ ノ － も し く は ジ － Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 (CR 1 0 R 2 0 ) t S(O)m R 1 8 で あ っ て 式 中 ｍ が ０ 、
１ 又 は ２ 、 Ｓ Ｈ 、 NR 1 0 C(Z)R 3 （ 例 え ば Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ （ Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル ） ） 、 あ る い は NR 1 0 S(O)
mR 8 （ 例 え ば Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 （ Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル ） ） に よ っ て １ ～ ３ 回 置 換 さ れ て い る こ と が 好 ま
し い 。
　 好 ま し く は 、 ｔ は ０ 、 又 は １ ～ ４ の 整 数 で あ る 。
　 Ａ が 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル で あ る 場 合 、 下 記 に 定 義 さ れ て い る よ う に 置
換 基 Ｒ 2 2 を 有 す る 。
　 Ａ が 置 換 さ れ て い て も よ い 複 素 環 で あ る 場 合 、 環 は モ ル ホ リ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ ペ リ ジ ニ ル 環 が 好 ま し い 。
　 Ａ が 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 部 位 で あ る 場 合 、 フ ェ ニ ル 環 で あ る と 好 ま し い 。
　 Ａ が 置 換 さ れ て い て も よ い ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 で あ る 場 合 、 下 記 の 定 義 に 記 載 の 通 り で あ
る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 Ａ が 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 置 換 ア ル キ ル 部 位 で あ る 場 合 、 ア ル キ ル 鎖 は 直 鎖 で も 分 岐 し て い
て も よ い 。 鎖 は 独 立 し て １ 回 又 は そ れ よ り 多 く 置 換 さ れ 、 好 ま し く は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭
素 又 は 沃 素 等 の ハ ロ ゲ ン 、 CF 3 等 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ７ の
シ ク ロ ア ル キ ル 、 メ ト キ シ 又 は エ ト キ シ 等 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 置
換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ キ シ 、 OCF 2 CF 2 H等 の ハ ロ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ キ シ
、 OR 1 1 、 S(O) m R 1 8 （ 式 中 、 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ ） 、 NR 1 3 R 1 4 、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 S(O) m ' NR 1 3 R 1 4
、 NR 2 3 C(Z)R 1 1 、 NHS(O) 2 R 1 8 、 C(Z)R 1 1 、 OC(Z)R 1 1 、 C(Z)OR 1 1 、 C(Z)NR 1 1 OR 9 、 N(OR 6 )C(Z)N
R 1 3 R 1 4 、 N(OR 6 )C(Z)R 1 1 、 C(=NOR 6 )R 1 1 、 NR 2 3 C(=NR 1 9 )NR 1 3 R 1 4 、 OC(Z)NR 1 3 R 1 4 、 NR 2 3 C(Z)N
R 1 3 R 1 4 又 は NR 2 3 C(Z)OR 1 0 に よ っ て １ ～ ３ 回 置 換 さ れ て い る こ と が 好 ま し い 。
　 Ａ は 、 好 ま し く は 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル で あ り 、
よ り 好 ま し く は 、 メ チ レ ン 又 は エ チ レ ン 部 位 で あ る 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル で あ り 、 さ ら
に 好 ま し く は 、 上 記 の 基 の い ず れ か １ 個 で 置 換 し た メ チ レ ン の 部 位 で あ る 。
　 好 ま し く は 、 Ａ が 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル で あ る 場 合 、 Ｒ 1 1 が 好 ま し く は 水 素 、 ア リ
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ー ル 又 は ア リ ー ル ア ル キ ル で あ る Ｏ Ｒ 1 1 、 NR 1 3 R 1 4 、 OC(Z)R 1 1 又 は C(Z)OR 1 1 で 置 換 さ れ て
い る と よ い 。
　 Ａ は 、 Ｒ 1 1 が 水 素 で あ る Ｏ Ｒ 1 1 で 置 換 さ れ て い る と さ ら に 好 ま し い 。
【 ０ ０ １ １ 】
　 Ｒ 2 2 は 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 鎖 で あ る こ と が 好 適 で あ り 、 こ の 鎖 は 直 鎖 で も 分 岐 し
て い て も よ く 、 独 立 し て １ 回 又 は そ れ よ り 多 く 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 好 ま し く は
、 フ ッ 素 、 塩 素 又 は 沃 素 等 の ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ハ ロ 置 換 ア ル キ ル 、 メ ト キ シ 又
は エ ト キ シ 等 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ
キ シ 、 OCF 2 CF 2 H等 の ハ ロ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル コ キ シ 、 OR 1 1 、 S(O) m R 1 8 、 NR 1 3 R 1 4
、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 S(O) m ' NR 1 3 R 1 4 、 NR 2 3 C(Z)R 1 1 、 NHS(O) 2 R 1 8 、 C(Z)R 1 1 、 OC(Z)OR 1 1 、 C(Z)O
R 1 1 、 C(Z)NR 1 1 OR 9 、 N(OR 6 )C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 N(OR 6 )C(Z)R 1 1 、 C(=NOR 6 )R 1 1 、 NR 2 3 C(=NR 1 9 )NR 1
3 R 1 4 、 OC(Z)NR 1 3 R 1 4 、 NR 2 3 C(Z)NR 1 3 R 1 4 、 NR 2 3 C(Z)OR 1 0 、 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３
～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 等 の 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 、 置 換 さ れ て い て も
よ い ヘ テ ロ ア リ ー ル 又 は 置 換 さ れ て い て も よ い 複 素 環 に よ っ て 、 １ ～ ３ 回 置 換 さ れ て い る
と 好 ま し い 。 こ れ ら の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 部 位 上 の 任
意 の 置 換 基 に つ い て は 、 本 願 明 細 書 中 後 述 の と お り で あ る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 第 １ の 結 合 基 、 即 ち 、 C(Z)OR 1 1 、 C(Z)NR 1 1 OR 9 、 C(Z)R 1 1 、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 及 び C(=NOR 6 )R 1 1
の 形 で 炭 素 を 含 む 置 換 基 Ｒ 2 2 が 、 ア ル キ ル 鎖 に お け る 唯 一 の 炭 素 で あ っ て も よ い こ と を 記
し て お く 。 そ の た め 、 Ｒ 2 2 基 は 例 え ば カ ル ボ キ シ 、 ア ル デ ヒ ド 又 は ア ミ ド で も よ い し 、 カ
ル バ モ イ ル メ チ ル 又 は ア セ ト ア ミ ド メ チ ル 等 の メ チ レ ン 単 位 の 置 換 基 で も よ い 。
　 好 ま し く は 、 Ｒ 2 2 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 置 換 も し く は 未 置 換 の ア ル キ ル 基 、 例 え ば メ チ ル 、
エ チ ル 又 は プ ロ ピ ル 等 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ レ ン 、 又 は 上 記 の 部 位 の １ 種 に よ っ て 置 換
さ れ て い る メ チ レ ン 又 は エ チ レ ン 部 位 で あ る か 、 あ る い は 上 述 の ご と く 、 炭 素 原 子 を 含 む
こ の 置 換 基 は カ ル ボ キ シ な ど の ア ル キ ル 鎖 の 第 １ メ チ レ ン 単 位 の 置 換 基 、 C(O)OR 1 1 、 C(O)
NR 1 3 R 1 4 で も よ く 、 あ る い は Ｒ 2 2 は ベ ン ジ ル 又 は フ ェ ネ チ ル 等 の 置 換 さ れ て い て も よ い ア
リ ー ル 基 で あ る こ と が 好 ま し い 。 言 い 換 え る な ら ば 、 Ｒ 2 2 は 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ
ル 基 、 あ る い は Ｒ 2 2 は C(Z)OR 1 1 、 C(Z)NR 1 1 OR 9 、 C(Z)R 1 1 、 C(Z)NR 1 3 R 1 4 又 は C(=NOR 6 )R 1 1 と
な り う る 。
　 好 ま し く は 、 Ｒ 2 2 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 置 換 又 は 未 置 換 の ア ル キ ル 基 、 よ り 好 ま し く は メ チ
レ ン 又 は エ チ レ ン 部 位 と い っ た 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ レ ン 鎖 、 さ ら に 好 ま し い の は メ チ レ
ン で あ る 。
　 ア ル キ ル 鎖 は 、 Ｏ Ｒ 1 1 （ 式 中 、 Ｒ 1 1 は 好 ま し く は 水 素 、 ア リ ー ル 又 は ア リ ー ル ア ル キ ル
で あ る ） 、 S(O) m R 1 8 （ 式 中 ｍ は ０ で Ｒ 1 8 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ） 、 あ る い は 置 換 さ れ
て い て も よ い ア リ ー ル 、 即 ち ベ ン ジ ル 又 は フ ェ ネ チ ル 部 位 に よ っ て 置 換 さ れ て い る こ と が
好 ま し い 。
　 さ ら に 好 ま し く は 、 Ｒ 2 2 は フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 CH 2 OH又 は CH 2 -O-ア リ ー ル で あ る 。
【 ０ ０ １ ３ 】
　 Ａ 及 び Ｒ 2 2 の い ず れ か 一 方 又 は 両 方 が 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル Ｏ Ｒ 1 1 （ 式 中 、 Ｒ 1 1 は 水 素 ） 、
即 ち CH 2 CH 2 OHに お け る よ う に ヒ ド ロ キ シ 部 位 を 含 む こ と が 好 ま し い 。
　 Ａ Ａ 1 が ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 残 基 （ Ｒ ） で あ る 場 合 、 こ れ が 炭 素 数 １ ～ ６ の 直 鎖 で も 分 岐 で
あ っ て も よ い ア ル キ ル 基 で あ る と 好 適 で あ る 。 こ れ は 、 構 造 式 R-C(H)(COOH)(NH 2 )の コ ア
ー ア ミ ノ 酸 の 中 の Ｒ 基 を 意 味 す る 。 残 基 Ｒ と は 、 例 え ば 、 ア ラ ニ ン の CH 3 、 バ リ ン の (CH 3 )

2 CH-、 ロ イ シ ン の (CH 3 ) 2 CH-CH 2 -、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン の フ ェ ニ ル -CH 2  、 メ チ オ ニ ン の CH 3 -
S-CH 2 -CH 2 -等 で あ る 。 一 般 に 確 認 さ れ て い る す べ て の 主 要 ア ミ ノ 酸 、 例 え ば ア ラ ニ ン 、 ア
ル ギ ニ ン 、 ア ス パ ラ ギ ン 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 シ ス テ イ ン 、 グ ル タ ミ ン 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 グ
リ シ ン 、 ヒ ス チ ジ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン 、 ロ イ シ ン 、 リ ジ ン 、 メ チ オ ニ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン
、 セ リ ン 、 ス レ オ ニ ン 、 ト リ プ ト フ ァ ン 、 チ ロ シ ン 、 バ リ ン 、 ヒ ド ロ キ シ リ ジ ン 、 メ チ ル
ヒ ス チ ジ ン 、 さ ら に は タ ン パ ク 質 中 に は 存 在 し な い 他 の 天 然 ア ミ ノ 酸 で あ る β － ア ラ ニ ン
、 γ － ア ミ ノ 酪 酸 、 ホ モ シ ス テ イ ン 、 ホ モ セ リ ン 、 シ ト ル リ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 カ ナ バ ニ ン
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、 ジ エ ン コ ル 酸 及 び β － シ ア ノ ア ラ ニ ン 等 又 は 哺 乳 類 由 来 で は な い 他 の 天 然 ア ミ ノ 酸 が こ
の グ ル ー プ に 含 ま れ る が こ れ ら に 限 定 さ れ る も の で は な い 。
　 Ａ Ａ 1 は 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 又 は ア ラ ニ ン の 残 基 が 好 ま し い 。
　 好 ま し く は 、 Ａ が ヒ ド ロ キ シ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル で あ り 、 か つ Ｒ 2 2 が 炭 素
数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル 又 は ヒ ド ロ キ シ 置 換 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の ア ル キ ル で あ る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 さ ら に 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 で は 、 本 発 明 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も
の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｗ Ｏ 99/01131に 開 示 さ れ て い る 下 記 の 化 合 物 、
1-(1,3-ジ ヒ ド ロ キ シ プ ロ プ -2-イ ル )-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-5-(2-フ ェ ノ キ シ ピ リ ミ ジ ン
-4-イ ル )イ ミ ダ ゾ ー ル 、
trans-1-(4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )‐ 5-[(2-メ ト キ シ )ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル ]イ ミ ダ ゾ ー ル 、
1-(4-ピ ペ リ ジ ニ ル )-4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-5-(2-メ ト キ シ -4-ピ リ ミ ジ ニ ル )イ ミ ダ ゾ
ー ル 、
(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-(4-メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル フ ェ ニ ル )-5-(4-ピ リ ジ ル )-イ ミ ダ ゾ ー
ル か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ １ ５ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 6,277,989号 に 開 示 さ れ て い る よ
う な 式 ２ で 表 さ れ る 化 合 物 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 OR
、 NR 2 、 SR、 -OOCR、 -NROCR、 RCO、 -COOR、 -CONR 2 、 -SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 及 び NO 2 か ら 独 立 し
て 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 を ア リ ー ル 基 上 に 任 意 で 有 し て も よ い ア リ ー ル ア ル キ ル を
表 し 、 前 記 式 中 、 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 し ；
　 Ｒ 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 OR、 SR、 OOCR、 NROCR、
COOR、 RCO、 CONR 2 、 SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 又 は NO 2 を 表 し 、 前 記 式 中 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素
又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 し ；
　 ｌ 、 ｍ 及 び ｎ は そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ 、 １ 又 は ２ を 表 し 、
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ２ － 、 ３ － も し く は ４ － ピ リ ジ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ２ － も し く は ４ －
ピ リ ミ ジ ル 又 は ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ル 、 ア
ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 N－ ア リ ー ル 、 NH－ ア ロ イ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 OR、 NR 2 、 SR
、 -OOCR、 -NROCR、 RCO、 -COOR、 -CONR 2 、 SO 2 NR 2 、 CN、 CF 3 又 は NO 2 で 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 式 中 Ｒ は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 低 級 ア ル キ ル を 示 す 。 ）
又 は 、 そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ
ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 6,277,989号 に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ２ で 表 さ れ る 化 合
物 又 は そ の 製 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
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（ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 水 素 、
　 Ｒ 2 は ハ ロ ゲ ン 、 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ 、 ｌ は １ 又 は ２ 、
　 Ａ ｒ は ４ － ピ リ ジ ル を 表 す 。 ）
【 ０ ０ １ ６ 】
　 と り わ け 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 で は 、 本 発 明 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 6,277,989号 に 開 示 さ れ て い る 下
記 の 化 合 物 、
2-フ ェ ニ ル -4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-メ チ ル フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(3-メ ト キ シ ア ニ リ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2,6-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2,6-ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2,6-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6,7-ジ メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン 、
2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6,7-ジ メ ト キ シ キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6-ニ ト ロ キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ ） -6-ア ミ ノ キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-7-ア ミ ノ キ ナ ゾ リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6-(3-メ ト キ シ ベ ン ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ
リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6-(4-メ ト キ シ ベ ン ジ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ
リ ン 、
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6-(2-イ ソ ブ チ ル ア ミ ノ )-キ ナ ゾ リ ン 及
び
2-(2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-4-(4-ピ リ ジ ル ア ミ ノ )-6-(4-メ チ ル メ ル カ プ ト ベ ン ジ ル ア ミ ノ )
-キ ナ ゾ リ ン
な ら び に そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 米 国 特 許 第 6,340,685号 に 開 示 さ れ て い る よ
う な 式 ３ ａ 、 ３ ｂ 、 ３ ｃ 又 は ３ ｄ で 表 さ れ る 化 合 物 及 び そ の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら
選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｚ 1 及 び Ｚ 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｃ Ｒ 4 又 は Ｎ を 表 し 、 Ｒ 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 及 び 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 該 ア ル キ ル は Ｏ 、 Ｓ 及 び Ｎ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は
そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 で 含 ん で い て も よ く 、 か つ 該 ア ル キ ル は ハ ロ ゲ ン 、 OR、
SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR、 NROCR、 CN、 =O、 ５ も し く は ６ 員 環 の 飽 和 炭 素 環 又 は
１ ～ ２ 個 の 窒 素 を 含 有 す る 複 素 環 及 び １ ～ ２ 個 の 窒 素 へ テ ロ 原 子 を 有 し て い て も よ い ６ 員
環 の 芳 香 環 か ら 選 択 さ れ る １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 置 換 基 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く
、 前 記 の 任 意 の 置 換 基 中 の Ｒ は 水 素 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 1 は 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り 、 式 中 、
　 Ｘ 1 は CO、 SO、 CHOH又 は SO 2 ；
　 ｍ は １ ；
　 Ｙ は 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ル 、 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル 又 は 置 換 さ れ て い
て も よ い ア リ ー ル ア ル キ ル ；
　 ｎ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｚ 3 は 窒 素 を 表 し ；
　 Ｘ 2 は 、 CH又 は CH 2 を 表 し ；
【 ０ ０ １ ８ 】
　 Ａ ｒ は 、 Ｘ 2 に 直 接 結 合 し て い る １ 個 又 は ２ 個 の フ ェ ニ ル 部 位 か ら な り 、 １ 個 又 は ２ 個
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の フ ェ ニ ル 部 位 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル ケ
ニ ル 、 CN、 CF 3 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 NR 2 、 OR、 SR、 OOCR、 NROCR（ 上 記 式 中 Ｒ は 水 素 又 は
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ） 、 及 び フ ェ ニ ル （ フ ェ ニ ル 自 体 が 上 記 の 置 換 基 に よ っ て 任 意 に
置 換 さ れ て い て も よ い ） か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 及 び 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 該 ア ル キ ル は Ｏ 、 Ｓ 及 び Ｎ か
ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 任 意 で 含 ん で い て も よ く 、 か つ 該 ア ル
キ ル は ハ ロ ゲ ン 、 OR、 SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR、 NROCR（ 上 記 式 中 Ｒ は 水 素 又 は
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ） 、 CN、 =O、 ５ も し く は ６ 員 環 の 飽 和 炭 素 環 又 は １ ～ ２ 個 の 窒 素
を 含 有 す る 複 素 環 及 び １ ～ ２ 個 の 窒 素 へ テ ロ 原 子 を 有 し て い て も よ い ６ 員 環 の 芳 香 環 か ら
選 択 さ れ る １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 置 換 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 NO 2 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル 、
CN、 OR、 SR、 NR 2 、 RCO、 COOR、 CONR 2 、 OOCR又 は NROCRで 、 上 記 式 中 Ｒ は 水 素 又 は 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル キ ル を 示 す 。 ）
【 ０ ０ １ ９ 】
　 と り わ け 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 の １ つ と し て 、 本 発 明 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物
に 関 す る も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 米 国 特 許 第 6,340,685号 に 開 示 さ れ て
い る 下 記 化 合 物 、
4-(2,6-ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(2,3-ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3,5-ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-カ ル ボ キ シ メ チ ル ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド
、
4-(4-メ ト キ シ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ
ミ ド 、
4-(4-メ チ ル ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(2,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル )ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-[trans-3-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )-シ ン ナ モ イ ル ]-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-
カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-ベ ン ゾ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ピ ペ ラ ジ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(2-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ
ミ ド 、
4-(4-メ ト キ シ ベ ン ゾ イ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ク ロ ロ ベ ン ズ ヒ ド リ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-trans-1-シ ン ナ ミ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-[ビ ス (4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-メ チ ル ]-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ
ミ ド 、
4-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(2-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-ベ ン ジ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-メ チ ル チ オ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド
、
4-(2-ナ フ チ ル メ チ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ジ エ チ ル ア ミ ノ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
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4-(ビ フ ェ ニ ル メ チ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-フ ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-キ ノ リ ニ ル メ チ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -1-(2-プ ロ ピ ル )-イ ン ド ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-(2-プ ロ ピ ル )-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ
ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-(2-プ ロ ピ ル )-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -6-カ ル ボ キ サ
ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-メ チ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-メ チ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -6-カ ル ボ キ サ ミ ド 、
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-エ チ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-カ ル ボ キ サ ミ ド 　
及 び
4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-ピ ペ ラ ジ ニ ル -N-エ チ ル -ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -6-カ ル ボ キ サ ミ ド か
ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/43384に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ４ で 表
さ れ る 化 合 物 及 び そ の 生 理 学 的 に 許 容 で き る 酸 又 は 塩 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ
れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は １ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｌ は 結 合 基 で あ り 、 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で
あ り 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｏ 、 Ｎ 又 は Ｓ で 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 該 結 合 基 は 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て
い て も よ い １ 個 又 は そ れ 以 上 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で 置 換
さ れ て い て も よ く ；
【 ０ ０ ２ １ 】
　 Ｑ は 、 以 下 に 示 す 群 ：
　 　 ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 ピ リ ダ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン
ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ラ ン 、 ナ フ チ リ ジ ン 、 オ キ サ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ
ン 及 び イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン で 、 こ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、
Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） m 及 び フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 及 び 炭 素
数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ か ら な る １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 ｂ ） テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ン 、 １ ， ３ －
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ジ オ キ サ ノ ン 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン ス ル
ホ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ン ス ル ホ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ノ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド
ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 ペ ン タ メ チ レ
ン ス ル ホ キ シ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ン 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン
ス ル ホ キ シ ド 及 び テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ン で 、 こ れ ら は 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素
数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1

- 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 及 び Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 ｃ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 あ る い は 、 ア ミ ノ 窒 素 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、
炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) r 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６
の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個
の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) t か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 に 共 有 結 合 し
て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン 、 か ら 選 択 さ れ る も の ；
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 Ｒ 1 は 、 以 下 に 示 す 群 ：
　 　 （ ａ ） 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的 又 は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル
、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の う ち
の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 上 記 の 群 か ら 選 択 さ
れ る 複 素 環 が 、 そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素
数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素 数 ５
～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 （ ｂ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク
ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 あ る
い は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ
れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 　 （ ｃ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア ル ケ
ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 独
立 し て 選 択 さ れ る 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル
、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル
、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ
ク ロ ヘ キ サ ニ ル や ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （
Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 （ ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ
ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 が 炭 素 数 １
～ ３ の １ ～ ３ 個 の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ２ ４ 】
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　 　 （ ｅ ） シ ア ノ 、 な ら び に
　 　 （ ｆ ） メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 か ら 選
択 さ れ る も の ；
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し
く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化
さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ
ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る も の ；
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 Ｒ 3 は 、 以 下 に 示 す 群 ：  
　 　 （ ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ
ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、
イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ
ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ タ ラ
ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ ゾ リ ル
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基
は 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 前 記 の
群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １
～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ
ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ
ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～
３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 複 素 環 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択
さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ
る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ
－ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア
ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 8 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て
い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 　 （ ｂ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 及 び 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク
ロ ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ
キ サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ
ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ
ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ
ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ
ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ
ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル 環
が 、 フ ェ ニ ル と 、 ナ フ チ ル と 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア
ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル と 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 部 分
的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ
キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル オ
キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ
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、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ
、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC
(O)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-（ Ｃ 1 - 4 ） 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1

- 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5

ア ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 　 ｃ ） シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル
、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ
ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ７ の
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ；  
　 　 ｅ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ；
　 　 ｆ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し
て い な い ア ル キ ル 、 か ら 選 択 さ れ る も の ；
あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 上 記 式 中 、 Ｒ 8 、 Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る も の ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る も の ；
　 ｍ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 ｒ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 ｔ ＝ ０ 、 １ 、 ２ ；
　 Ｘ ＝ Ｏ 又 は Ｓ で あ る 。 ）
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 該 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/43384に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ４ で 表 さ れ る 化 合
物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 Ａ ｒ 2 が ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ダ ニ ル 又 は イ ン デ
ニ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 本 発 明 に お け る よ り 好 ま し い サ ブ ジ ェ ネ リ ッ ク な 態 様 は 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式
４ で 表 さ れ る 化 合 物 で あ り 、 式 中 Ａ ｒ 2 が ナ フ チ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 Ａ と Ｂ と を
含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る 。
　 本 発 明 に お け る さ ら に 推 奨 さ れ る サ ブ ジ ェ ネ リ ッ ク な 態 様 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬
組 成 物 で あ っ て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が す ぐ 前 の パ ラ グ ラ フ に 記 載 の よ う な 式 ４ の 化
合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が チ オ フ ェ ン 又 は ピ ラ ゾ ー ル ；
　 Ａ ｒ 2 が １ － ナ フ チ ル ；
　 Ｌ が 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ り 、 １ 個 又 は
そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｏ 、 Ｎ 又 は Ｓ に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 前 記 結 合 基 が 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も
よ い １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 任
意 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 1 が 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル と 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ
ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い シ ク ロ プ ロ ピ ル 及 び シ ク ロ ヘ キ シ ル か ら 選 択 さ れ ；
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　 Ｒ 3 が 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 フ ェ ニ ル
、 ピ リ ジ ニ ル （ そ れ ぞ れ 上 記 に 記 載 の よ う に 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 上 記 の よ う に 置 換 さ れ
て い て も よ い シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と
す る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 本 発 明 の さ ら に 推 奨 さ れ る サ ブ ジ ェ ネ リ ッ ク な 態 様 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物
で あ っ て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が す ぐ 前 の パ ラ グ ラ フ に 記 載 さ れ て い る よ う な 式 ４ の
化 合 物 で あ っ て 、 式 中 Ａ ｒ 1 が ピ ラ ゾ ー ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 本 発 明 の さ ら に 推 奨 さ れ る サ ブ ジ ェ ネ リ ッ ク な 態 様 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物
で あ っ て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が す ぐ 前 の パ ラ グ ラ フ に 記 載 さ れ て い る よ う な 式 ４ の
化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 Ｌ が 炭 素 数 １ ～ ５ の 飽 和 炭 素 鎖 で あ り 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く
の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｏ 、 Ｎ 又 は Ｓ で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 前 記 結 合 基
が 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ
れ よ り 多 く の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い て も
よ い こ と を 特 徴 と す る 。
　 特 に 推 奨 さ れ る Ｌ の 実 施 形 態 は 、 プ ロ ポ キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ ト キ シ 、 メ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 炭 素 数 ３ ～ ５ の ア セ チ レ ン 又 は メ チ ル ア ミ ノ で 、 そ れ ぞ れ 本 願 明 細 書 に 記 載 の ご と く 置
換 さ れ て い て も よ い 。
　 さ ら に 特 に 推 奨 さ れ る Ｌ の 実 施 形 態 は 、 置 換 さ れ て い て も よ い エ ト キ シ で あ る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 以 下 の 化 合 物 は 式 ４ で 表 さ れ る 化 合 物 の 代 表 例 で あ り 、 本 発 明 の 組 成 物 に お け る 成 分 Ｂ
と し て 特 に 注 目 の 化 合 物 で あ る 。
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(cis-2,6-ジ メ チ ル モ ル
ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(trans-2,6-ジ メ チ ル モ
ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-(メ ト キ シ メ チ ル )モ
ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-2-
オ キ ソ エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ２ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-2-
メ チ ル エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-1-
メ チ ル エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-オ キ ソ チ オ モ ル ホ リ
ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )-3-メ チ ル ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-ア セ チ ル ピ ペ リ ジ ン -
4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-チ ア ゾ リ ジ ン -3-イ ル -エ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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【 ０ ０ ３ ３ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -カ
ル ボ ニ ル オ キ ソ )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-
イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(N-メ チ ル -2-メ ト キ シ エ
チ ル ア ミ ノ )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ
チ オ フ ェ ン -3-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -プ ロ
ピ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ４ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-チ ア ゾ リ ジ ン -3-イ ル -プ
ロ ピ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -2-
イ ル -オ キ シ )プ ロ ピ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ン -4-イ ル -エ チ ル
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ン -4-イ ル -エ テ ニ
ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )プ
ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -2-
イ ル -オ キ シ )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(メ ト キ シ メ チ ル オ キ シ )
プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ５ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-3-
メ チ ル プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-3,
3-ジ メ チ ル プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -2-
イ ル -オ キ シ )ブ チ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(フ ラ ン -2-イ ル カ ル ボ ニ
ル オ キ シ )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )プ
ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-メ ト キ シ メ チ ル モ ル
ホ リ ン -4-イ ル )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -メ ト キ シ
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ６ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-ピ リ ジ ン -4-イ ル -プ ロ ポ
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル -エ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -1-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ
ル )-エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -メ チ ル ア
ミ ノ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -ア セ ト
ア ミ ド )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ７ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル ア
ミ ノ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-iso-プ ロ ピ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -3-イ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-シ ク ロ ヘ キ シ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ チ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-メ チ ル シ ク ロ プ ロ プ -1-イ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ８ 】
1-[5-エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-メ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ -1-イ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ベ ン ジ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ブ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ３ ９ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-(2-エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ビ ニ ル )フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー
ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3
-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル
]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ チ ル )フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]
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-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-
イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ０ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(3-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2
-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-
イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-(3-ベ ン ジ ル ウ レ イ ド )フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2
-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-ク ロ ロ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ
ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(trans
-2,6-ジ メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ
ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ １ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-iso-プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
-エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(チ オ フ ェ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4
-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ ペ ン チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
-エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-iso-プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド
ロ チ オ フ ェ ン -3-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(チ オ フ ェ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ニ ル -4
-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ ペ ン チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -メ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ リ ジ ン -4-イ ル )プ ロ
ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ
ン -4-イ ル )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ
チ オ フ ェ ン -3-イ ル )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(チ ア ゾ リ ジ ン -3-イ ル )
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プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-
イ ル )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ２ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ン
-4-イ ル -メ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ミ
ジ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ ト キ シ ベ ン ゾ イ ミ
ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ チ ル ア ミ ノ ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ
ジ ン -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ３ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-[1,8]ナ フ チ リ ジ ン -4-イ
ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ
ノ [2,3-b]ピ リ ジ ン -5-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ピ リ ジ ン -3-イ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル -メ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-メ
チ ル ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ
ト キ シ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ
チ ル ア ミ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-イ
ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-[1,8]
ナ フ チ リ ジ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(3,4-
ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ノ [2,3-b]ピ リ ジ ン -5-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ４ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ リ
ミ ジ ン -4-イ ル -メ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-メ チ ル ア ミ ノ ピ
リ ミ ジ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ ト キ シ ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-シ ク ロ プ ロ ピ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-メ チ ル ア ミ ノ ベ
ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ５ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ
ン -1-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-[1,8]ナ フ チ リ ジ ン -4-イ ル )
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ノ [2
,3-b]ピ リ ジ ン -5-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
及 び こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 又 は 塩 。
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【 ０ ０ ４ ６ 】
　 と り わ け 推 奨 さ れ る 本 発 明 の 実 施 形 態 は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 ｐ
３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/43384に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ４ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合
物 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(cis-2,6-ジ メ チ ル モ ル
ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(trans-2,6-ジ メ チ ル モ
ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(2-(メ ト キ シ メ チ ル )モ
ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-2-
オ キ ソ エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-2-
メ チ ル エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-1-
メ チ ル エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-オ キ ソ チ オ モ ル ホ リ
ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ７ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )-3-メ チ ル ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -カ
ル ボ ニ ル オ キ ソ )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-
イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ
チ オ フ ェ ン -3-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -プ ロ
ピ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ン -4-イ ル -エ チ ル
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )プ
ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -2-
イ ル -オ キ シ )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ８ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -2-
イ ル -オ キ シ )ブ チ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )プ
ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-メ ト キ シ メ チ ル モ ル
ホ リ ン -4-イ ル )プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -メ ト キ シ
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-ピ リ ジ ン -4-イ ル -プ ロ ポ
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル -エ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ４ ９ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ
ル )-エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ リ ジ ン -4-イ ル -メ チ ル ア
ミ ノ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-iso-プ ロ ピ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ
ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-シ ク ロ ヘ キ シ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ チ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-メ チ ル シ ク ロ プ ロ プ -1-イ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-メ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ -1-イ ル )-2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ０ ５ ０ 】
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ブ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3
-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル
]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(3-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2
-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-ク ロ ロ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ
ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(trans
-2,6-ジ メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -プ ロ ピ ン -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 。
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【 ０ ０ ５ １ 】
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 特 に 推 奨 さ れ る ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ は 、 式 ４ で 表 さ れ る 下 記
の 化 合 物 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト
キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-ｐ -ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(1-オ キ ソ チ オ モ ル ホ リ
ン -4-イ ル )エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-ピ リ ジ
ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、 又 は
1-[5-ｔ － ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ
シ )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ る 化
合 物 、 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の
Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ は ０ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 ａ ） ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い
ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 に よ っ て 置 換
さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル も し く は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ；
　 　 　 　 ｂ ） フ ェ ニ ル 、 フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ピ ロ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ
ミ ジ ン 、 ピ リ ジ ノ ン 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ン 、 マ レ イ ミ ド 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ ド 、 ピ ペ リ ジ
ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 又 は ピ ラ ジ ン を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐
又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 （ Ｃ 1 - 6 ） ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン で 置 換
さ れ て い て も よ く ；
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 飽 和
、 不 飽 和 の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基
が O、 NH、 S(O)、 S(O) 2 又 は Sで 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、
及 び １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 分 岐 又 は 分
岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 ａ ） フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 ピ リ ダ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 フ ラ ン 、 チ
オ フ ェ ン 、 ピ ラ ン で あ り 、 こ れ ら が 、 ハ ロ ゲ ン と 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル と 、 炭 素 数 １
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～ ６ の ア ル コ キ シ と 、 ヒ ド ロ キ シ と 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ と 、
（ Ｃ 1 - 6 ） ア ル キ ル -S(O) m と 、 COOHと 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル
及 び 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の 中 か ら １ ～ ２ 個 の 置 換 基 を 有 し て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ
と か ら な る 群 の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 　 　 ｂ ） テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ン 、 １ ，
３ － ジ オ キ サ ノ ン 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン
ス ル ホ キ シ ド 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ノ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ン 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ノ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ
キ シ ド 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ン 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ
シ ド 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ン で 、 こ れ ら は 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ －
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 及 び Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 　 　 　 ｃ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 あ る い は ア ミ ノ 窒 素 が 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ
ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル －
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数
１ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １
～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 及 び フ ェ ニ
ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 -

3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m 、 か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 基 と 共 有 結 合 し て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン ；
【 ０ ０ ５ ４ 】
　 Ｒ 1 は 、 （ ａ ） 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に 任 意 で ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ
ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ
ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複
素 環 基 の う ち の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は こ
の パ ラ グ ラ フ 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭
素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル
、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C
(O)及 び ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で
置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 　 　 （ ｂ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、
シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に 任 意 で ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、
１ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル
キ ル 、 あ る い は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ
チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基
で 置 換 さ れ て い る も の ；
【 ０ ０ ５ ５ 】
　 　 　 　 （ ｃ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア
ル ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ
チ ル 又 は 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 複 素 環 基 が ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル
、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 前 記 フ
ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ
ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル
、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的
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に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ
－ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ
れ て い る も の ；
　 　 　 　 （ ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ；
　 　 　 　 （ ｅ ） ニ ト リ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 （ ｆ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １
～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐
し て い な い ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 ま た は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ
ニ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ；
　 Ｒ 3 は 、 （ ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ
リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ
リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ
ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン
ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、
フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ
ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複
素 環 基 が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ
ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル
、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、
ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ
、 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト ロ 、
ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ
ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ
、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(
O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ －
Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4 － Ｃ 1 - 5 ア ル
キ ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 8

） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） － ア ル キ ル － ア ミ ノ か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ５ ７ 】
　 　 　 　 　 （ ｂ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 あ る い は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ
ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン
、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ
ク ロ ペ ン タ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ
ペ ン タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン
ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ
ク ロ ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ
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シ ク リ ル 環 が 、 フ ェ ニ ル ； ナ フ チ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ
ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ
ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化
さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル
； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； フ ェ ニ ル
オ キ シ ； ナ フ チ ル オ キ シ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る
ヘ テ ロ シ ク リ ル オ キ シ ； ニ ト ロ ； ア ミ ノ ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ
； フ ェ ニ ル ア ミ ノ ； ナ フ チ ル ア ミ ノ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら
選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ ； NH 2 C(O)； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル ； Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)； Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-（ Ｃ 1 - 4 ） 分 岐 も し く は 分 岐
し て い な い ア ル キ ル ； ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア
ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ ； Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 -

5 ア ル キ ル ； 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基
で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 　 　 　 ｃ ） シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、
ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ
ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い
て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る
群 か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ３ の １ ～ ３ 個 の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ；
　 　 　 　 　 ｅ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ
ニ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 　 ｆ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は
分 岐 し て い な い ア ル キ ル ；
あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て も
よ く ；
　 上 記 に お い て 、 Ｒ 8 、 Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 ｍ は 、 ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 。 ）
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 本 発 明 の 別 の 推 奨 実 施 形 態 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ
阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式
中 Ａ ｒ 2 が ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ダ ニ ル 又 は イ ン デ ニ ル で あ り 、 Ｗ が 酸
素 で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ っ て 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ
る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が 、 チ オ フ ェ ン 及 び ピ ラ ゾ ー ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ が 、 ０ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル
キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ に よ っ て 置 換 さ れ て
い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル も し く は 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 あ
る い は Ｘ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ラ ン 又 は チ オ フ
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ェ ン を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ
ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル ） ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｒ 1 が 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 あ る い は 部 分 的 又 は 全 体 的
に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て
い て も よ い シ ク ロ プ ロ ピ ル も し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 が 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、
ピ ラ ゾ リ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル で あ り 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ が 上 記 の 最 も 広 い ジ ェ ネ リ ッ ク な 態
様 に 記 載 さ れ て い る よ う に 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 又 は 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア
ル キ ル 又 は シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル で あ り 、 こ れ ら も 上 記 の 最 も 広 い ジ ェ ネ リ
ッ ク な 態 様 に 記 載 さ れ て い る よ う に 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 さ ら に 好 ま し い 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ
れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が ピ ラ ゾ ー ル で あ り ；
　 Ｘ が 、 １ 個 の オ キ ソ 基 又 は ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル
、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い
シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル も し く は シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 あ る い は Ｘ が フ ェ ニ ル
、 ピ リ ジ ン 、 フ ラ ン 又 は チ オ フ ェ ン を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て ０ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の
分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、
モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン で 置 換
さ れ て い て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
　 ま た 、 さ ら に 好 ま し い 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に
関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５
で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｙ が 、 － Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｈ － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｈ － 又 は 単 結 合 で
あ り ；
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 フ ラ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 モ ル ホ リ
ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン 、 チ オ モ ル ホ リ ン ス ル ホ キ シ ド 、 ピ ペ リ ジ ン 、 ピ リ ジ ン 、 あ る い は ア
ミ ノ 窒 素 が 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環
が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ S(O) m 、 及 び フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ
ル － S(O) m か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 に 共 有 結 合 し て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン を 表
す こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ６ ３ 】
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ る
化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が 、 ピ ラ ゾ ー ル 環 が Ｒ 3 で 置 換 さ れ て い て も よ い ５ － ｔ ‐ ブ チ ル － ピ ラ ゾ ー ル － ３
－ イ ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 が 、 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 前 記 の 最 も 広 い ジ ェ ネ リ ッ ク な 態 様 に 記
載 さ れ て い る よ う に 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 あ る い は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ
ル 又 は シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル を 表 し 、 こ れ ら も 前 記 の 最 も 広 い ジ ェ ネ リ ッ ク
な 態 様 に 記 載 さ れ て い る よ う に 任 意 で 置 換 さ れ て い て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
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で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ る
化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 Ｘ が ピ リ ジ ニ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ れ る 化
合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 ピ リ ジ ニ ル が ３ － ピ リ ジ ニ ル の 位 置 を 介 し て Ａ ｒ 1 に 結 合 し て
い る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ で 表 さ
れ る 以 下 に 示 す 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特
徴 と す る 。
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )フ ェ
ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ
チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-ジ メ チ ル ア ミ ノ フ ェ ニ ル )
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )フ ェ
ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ６ ５ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
フ ル -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル -
フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-フ ェ ニ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル )メ チ ル フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3,4-ジ (モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-ピ リ ジ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ
キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン
-4-イ ル メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-テ ト ラ
ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ６ ６ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ
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キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素
、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(イ ミ
ダ ゾ ー ル -1-イ ル メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[2-(3-ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ ニ ル )-5-(1-メ チ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -
3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[2-(5-(1-メ チ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )-2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-
イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-メ ト キ
シ -5-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-モ
ル ホ リ ン -4-イ ル -エ ト キ シ )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-3-(ジ メ チ
ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ６ ７ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-3-(メ チ ル
ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
5-ｔ -ブ チ ル -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル
]ウ レ イ ド }チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
5-ｔ -ブ チ ル -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル
]ウ レ イ ド }チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド 、
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ
ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }-1H-ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ
ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }-1H-ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド 、     
2-ア セ チ ル ア ミ ノ  N-(5-ｔ -ブ チ ル -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]ウ レ イ ド }チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ ル )ア セ ト ア ミ ド 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ
ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ
ヘ プ テ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ
チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ６ ８ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ
ヘ プ テ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ リ
ジ ン -4-イ ル -メ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ジ メ
チ ル ア ミ ノ エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ リ
ジ ン -3-イ ル -メ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(フ ェ
ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-フ
ェ ニ ル エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(フ ラ
ン -2-イ ル -メ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
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1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-ピ
リ ジ ン -2-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-ピ
ペ リ ジ ン -1-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-イ
ミ ダ ゾ ー ル -4-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ６ ９ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(ピ リ
ジ ン -2-イ ル -メ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-(4-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
3-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ
オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ ル )-3-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(1-オ キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン
-4-イ ル メ チ ル )-3-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
メ チ ル )-3-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-{6-オ キ ソ
-1-(テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル メ チ ル )-1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ リ ジ ン -4-イ ル }ナ フ タ
レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-オ キ ソ
-1-ピ リ ジ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
【 ０ ０ ７ ０ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-オ キ ソ -1-ピ リ ジ ン -4-イ ル
-1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ リ ジ ン -4-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-オ キ ソ
-1-ピ リ ジ ン -4-イ ル -1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ リ ジ ン -4-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
5-ｔ -ブ チ ル -3-{3-[4-(6-オ キ ソ -1-ピ リ ジ ン -4-イ ル -1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ リ ジ ン -4-
イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(6-オ キ ソ -1-ピ リ ジ ン -4-イ ル -1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ
リ ジ ン -4-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(6-オ キ ソ -1-ピ リ ジ ン -4-イ ル -1,2,3,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ
リ ジ ン -4-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド 、
5-ｔ -ブ チ ル -3-{3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル
]ウ レ イ ド }チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ
ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、 及 び
5-ｔ -ブ チ ル -1-メ チ ル -3-{3-[4-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -シ ク ロ ヘ キ セ -1-エ ニ ル )ナ フ タ レ
ン -3-イ ル ]ウ レ イ ド }ピ ロ ー ル -2-カ ル ボ ン 酸 メ チ ル ア ミ ド 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ
ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 か
ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ
チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
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ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
フ ル -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 、  
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -3-イ ル ]尿 素 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ５ ａ で 表 さ れ
る 化 合 物 及 び 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ れ ら の 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 は 、 ピ ロ ー ル 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ラ ゾ ー ル 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ
ー ル 、 フ ラ ン 及 び チ オ フ ェ ン で あ り 、 Ａ ｒ 1 は １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で
置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ 2 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 及 び イ ン ド ー ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が ０ ～ ３ 個 の Ｒ 2 基 で 任 意 に 置
換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル コ キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 （ そ れ ぞ れ は 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い
） で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル も し く は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ
る い は 、 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ
ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、
マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ
ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独
立 し て 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア
ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ く ；
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭
素 原 子 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト
リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個
又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル ； イ ン ダ ニ ル ； ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ
ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ
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ニ ル 、 チ エ ニ ル 及 び ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ２ － オ キ サ － も し く は ２ －
チ ア － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ
チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ
キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ
ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び ジ オ キ ソ ラ ニ ル か ら 選
択 さ れ る 複 素 環 を 表 し 、 こ れ ら の Ｚ は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭
素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 定 義
さ れ て い る よ う な も の で あ る 複 素 環 Ｃ 1 - 3 ア シ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ
ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 フ ェ ニ ル 環 が
ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ － S(O) m 、 Ｃ 1 - 6 ア
ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、
ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て
も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m の 中 か ら １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 Ｚ は 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル の １ ～ ３ 個 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び
ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ
シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ
て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル で 置 換
さ れ て い て も よ く 、 さ ら に 、 そ れ ぞ れ が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原
子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 窒 素 原 子 が 炭 素
数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ
Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル -S(O) m ‐ 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア
ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ を 表 し 、 ア
ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア
ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び 複 素 環 を 有 す る 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 又 は 複 素 環 Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 Ｚ は 、 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、
炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 、 及 び フ ェ
ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -S(O) m で あ り ；
　 Ｒ 1 は 、 （ ａ ） 炭 素 数 １ ～ １ ０ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル
、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ
エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基
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の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ の よ う な フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 上 記 の 群 か ら 選
択 さ れ る 複 素 環 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い
炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 炭 素
数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び ジ （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 　 　 　 （ ｂ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 あ る い は そ
の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ
独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S及 び NHか ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も
の ；
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 　 　 　 　 （ ｃ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐
ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 又 は 複 素 環 基 の １ ～ ３ 個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、 こ の 複 素 環 基 は ピ リ ジ ニ
ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、
チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ
、 前 記 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複 素 環 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル
、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ
ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又
は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)及 び モ ノ －
も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ０ ～ ５ 個 の
基 で 置 換 さ れ て い る も の ；
　 　 　 　 　 （ ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ
ヘ プ テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３
の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ；
　 　 　 　 　 （ ｅ ） ニ ト リ ル 、 あ る い は
　 　 　 　 　 （ ｆ ） 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数
１ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ニ ト リ ル で 置 換 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 あ る い は 、 Ｒ 2 は 、 ア
セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐
ま た は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 は 、 （ ａ ） フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ
リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ
リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ
ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン
ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、
フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 及 び イ ン ダ
ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 又 は 複
素 環 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ
ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル
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、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、
ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的
に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル
オ キ シ 、 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ
ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ
ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル
ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル
キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル
キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ

4 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア
ル キ ル （ Ｒ 8 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） － ア ル キ ル － ア ミ ノ か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 　 　 　 （ ｂ ） ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー ル 、 あ る い は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ
ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ン 、
シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ ラ ジ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ン 、 シ ク
ロ ペ ン タ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ヘ
キ サ ノ イ ソ キ ノ リ ン 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド ー ル 、 シ ク ロ ペ
ン タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ
オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ オ フ ェ ン 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ オ フ ェ ン か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ シ
ク リ ル 環 が 、 フ ェ ニ ル ； ナ フ チ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ
チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ；
部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； フ ェ ニ ル オ
キ シ ； ナ フ チ ル オ キ シ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク
リ ル オ キ シ ； ニ ト ロ ； ア ミ ノ ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ； フ ェ ニ ル
ア ミ ノ ； ナ フ チ ル ア ミ ノ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が 上 記 に 記 載 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ
ク リ ル ア ミ ノ ； NH 2 C(O)； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ； Ｃ 1 -

4 ア ル キ ル -OC(O)； Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ア
ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ；
Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ ； Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； 及 び Ｒ 1 2 －
Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て
い る も の ；
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 　 　 　 ｃ ） シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ
ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル か ら な る 群 か ら 選
択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～
３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ；
　 　 　 　 ｄ ） シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ
テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ；
　 　 　 　 ｅ ） ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ
ル ス ル ホ ニ ル 、 あ る い は
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　 　 　 　 ｆ ） 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル ；
　 あ る い は 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て
も よ く ；
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 Ｒ 8 及 び Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 ｍ は 、 ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 、 酸 素 又 は 硫 黄 で あ り ；
　 Ｘ が 、 １ 個 又 は ２ 個 の － Ｙ － Ｚ に 直 接 結 合 し て い る 。 ）
【 ０ ０ ８ １ 】
　 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 Ａ ｒ 2 が ナ フ チ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ダ ニ ル 又 は イ ン デ ニ ル で あ り 、 Ｗ が 酸 素 で あ る こ と を 特
徴 と す る 。
　 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 の １ ～ ３ 個 で そ れ ぞ れ 独 立 し て 置 換 さ れ て い る チ オ フ ェ ン 又
は ピ ラ ゾ ー ル で あ り ；
　 Ｘ が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル コ キ シ 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 分 岐 又 は 分 岐 し て い な
い ） で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 又 は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ
る い は 、 フ ェ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ラ
ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ ー ル 又 は ピ ペ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素
数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O)、 Ｃ

1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原
子 が Ｏ 又 は Ｎ で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ
ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ れ よ
り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ は 、 フ ェ ニ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 及 び チ エ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ
テ ロ ア リ ー ル ； ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ２ － オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ
ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 及 び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る
複 素 環 で あ り 、 前 記 Ｚ は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の
ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ロ イ ル
、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、
ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～
６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２
個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ － S(O) m 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ
ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く
は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m の 中
か ら １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
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【 ０ ０ ８ ３ 】
　 Ｚ は 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ
ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い か ； あ る い は
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル の １ ～
３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ぞ れ が さ ら に ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又
は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い か ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 窒 素 原 子 が 、 ア
ロ イ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 ピ リ ジ ニ ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア
ル キ ル 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ －
も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル に よ
っ て 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
又 は ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 Ｒ 1 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐
し て い な い ア ル キ ル 基 ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル
キ ル 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル
、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 及 び シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で
、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S及 び NHか ら な る 群 か ら 選 択
さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ５ の 分
岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア ル ケ ニ
ル ； あ る い は 、
　 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 及 び
シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル ；
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 Ｒ 2 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ニ ト リ ル で 置 換 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ；
　 Ｒ 3 は フ ェ ニ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 及 び ピ ラ
ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 又 は 複 素 環 基 が 、
フ ェ ニ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、
シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン チ ル 、
ビ シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル
、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 複 素 環 部 位 が こ
の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も
し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ シ ク リ
ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ
ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 4 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 5
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－ Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 6 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 及 び Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 8 ） Ｎ 、 カ ル
ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） － ア ル キ ル － ア ミ ノ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １
～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー
ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル が 、 フ ェ ニ ル ； ナ フ チ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ
ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ
ソ キ サ ゾ リ ル 及 び イ ソ チ ア ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ； 部 分 的 又 は
全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ；
ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル コ キ シ ； フ ェ ニ ル オ キ シ ； ナ フ チ ル オ キ シ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記
の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル オ キ シ ； ニ ト ロ ； ア ミ ノ ； モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 -

3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ； フ ェ ニ ル ア ミ ノ ； ナ フ チ ル ア ミ ノ ； ヘ テ ロ シ ク リ ル 部 位 が こ の パ ラ
グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ミ ノ ； NH 2 C(O)； モ ノ － も し く は ジ － （
Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ； Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)； Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-（ Ｃ 1 - 4

） 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ； ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 9 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ
シ ； Ｒ 1 1 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ； 及 び Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 3 ） Ｎ か ら な る 群 か ら 独
立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～
３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ； あ る い は 、
【 ０ ０ ８ ７ 】
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て も よ く ；
　 Ｒ 8 及 び Ｒ 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 及 び 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 4 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 7 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 モ ル ホ リ ン 、 ピ
ペ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 及 び テ ト ラ ゾ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｘ が 、 １ 個 の － Ｙ － Ｚ に 直 接 結 合 し て い る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が ピ ラ ゾ ー ル ；
　 Ｘ が 、 １ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ
キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 （ そ れ ぞ れ は 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ） で
置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル ； あ る
い は 、
　 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ
ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ 、 ヒ
ド ロ キ シ 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 及 び フ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー
ル ； ２ － オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル
、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス
ル ホ キ シ ド 及 び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 を 表 し 、 前 記 Ｚ は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン
、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ロ イ ル 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
シ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ
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キ シ 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く
は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ － S
(O) m 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、
ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置
換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m の 中 か ら １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は
、
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 Ｚ が 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 、 ピ リ ジ ニ ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ
ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ に よ っ て 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換
さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル の １ ～ ３ 個 で
置 換 さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ
ゲ ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ
て い て も よ く ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 ヒ ド ロ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 窒 素 原 子 が
炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、
又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
又 は ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 Ｒ 1 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐
し て い な い ア ル キ ル 基 ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、
シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物
で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が O、 S及 び NHか ら な る 群 か ら そ れ ぞ れ 独 立 し て 選
択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の 分
岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 ア ル ケ ニ ル
； あ る い は 、
　 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 及 び
シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル ；
【 ０ ０ ９ １ 】
　 Ｒ 2 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ニ ト リ ル で 置 換 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ；
　 Ｒ 3 が 、 フ ェ ニ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 及 び ピ ラ ゾ リ ル か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 又 は 複 素 環 基 は 、 フ ェ ニ ル 、
こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ
ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ
い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、
ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)又 は モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ
て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 3 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
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～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル ； あ る い
は 、
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 一 緒 に な っ て 縮 合 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 任 意 で 形 成 し て も よ い こ と
を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｙ が 、 － Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｏ － （ Ｃ Ｈ 2 ） 0 - 3 － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｈ － 、 － Ｃ Ｈ 2

Ｃ Ｈ 2 － Ｎ Ｈ － 、 Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｃ Ｈ 2 － Ｎ Ｈ － Ｃ Ｈ 2 － 、 － Ｎ Ｈ － 、 － Ｎ Ｈ － Ｃ
（ Ｏ ） － 、 － Ｃ （ Ｏ ） － 、 － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － 、 － Ｃ Ｈ 2 （ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 3 ） － 又 は 単 結 合 ；
　 Ｘ が 、 １ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ
キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 （ そ れ ぞ れ は 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ） で
置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ
独 立 し て 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は ハ ロ ゲ ン
の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 及 び フ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー
ル ； ２ － オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル
、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス
ル ホ キ シ ド 及 び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 で あ り 、 前 記 Ｚ が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン
、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ロ イ ル 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
シ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ
キ シ 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く
は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ア ミ ノ － S
(O) m 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、
ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置
換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m の 中 か ら １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ
る い は 、
　 Ｚ が 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換
さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン
、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い
て も よ く ； あ る い は 、
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 Ｚ が 、 ヒ ド ロ キ シ ； ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ； ハ ロ ゲ ン ； ニ ト リ ル ； 窒 素 原 子 が
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル Ｃ 1 - 2 ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル Ｃ 1 - 2 ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、
又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル に よ っ て 独 立
し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
又 は ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ；
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 Ｒ 1 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 又 は 分 岐
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し て い な い ア ル キ ル 基 ；
　 Ｒ 2 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ニ ト リ ル で 置 換 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル ；
　 Ｒ 3 が 、 フ ェ ニ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 及 び ピ ラ ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 又 は 複 素 環 基 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3

チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ 又 は NH 2 C(O)か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基
で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 3 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル で あ る こ
と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ａ ｒ 1 が ５ － ｔ － ブ チ ル － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － イ ル で あ り 、 ピ ラ ゾ ー ル 環 が １ ～ ２ 個 の Ｒ 2

又 は Ｒ 3 で 独 立 し て 置 換 さ れ ；
　 Ｘ が シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル ； あ る い は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル
又 は ピ リ ミ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ 又 は ヒ ド ロ キ シ で
置 換 さ れ て い て も よ く ；
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル ； ピ リ ジ ニ ル 及 び フ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ２ － オ キ サ
－ ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ
ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ
及 び ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 で あ り 、 前 記 Ｚ は そ れ ぞ れ 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル
キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は NH 2 C(O)‐ の １ ～ ３ 個 で 置 換
さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 又 は 窒 素 原 子 が ピ リ ジ ニ ル メ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ
ラ ニ ル メ チ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 又 は ニ ト リ ル Ｃ 1 -

4 ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ ； あ る い は 、
　 Ｚ が ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ；
　 Ｒ 3 が 、 フ ェ ニ ル 、 又 は ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 及 び ピ ラ ゾ リ ル か ら な る 群 か ら 選 択
さ れ る 複 素 環 基 で あ っ て 、 こ れ ら の フ ェ ニ ル 又 は 複 素 環 基 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 2 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 2 チ オ ア ル キ ル Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル 、 ア ミ ノ 又 は NH 2 C(O)か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ
い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 3 が 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は シ ク ロ ペ ン チ ル で あ る こ
と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
　 さ ら に 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の
で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ 、 式 中 Ｘ が ピ リ ジ ニ ル で あ る 化 合 物 か
ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 さ ら に ま た 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ 、 式 中 ピ リ ジ ニ ル が ３ － ピ リ ジ ニ
ル 位 置 を 介 し て Ａ ｒ 1 に 結 合 し て い る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ
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ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ５ ａ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ れ ら の 誘 導 体
か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
フ ラ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル )エ
チ ル フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-diメ チ ル ア ミ ノ メ チ ル フ ェ
ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ０ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )
ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-(モ
ル ホ リ ン -4-イ ル )エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3,4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ
チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -
メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )
フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-(ピ
リ ジ ン -2-イ ル )エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(2-(ピ リ ジ ン -4-イ ル )エ チ
ル ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル
ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ １ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3,4-ジ
メ ト キ シ フ ェ ニ ル メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-オ キ ソ -1,6-ジ ヒ ド ロ -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(フ ラ ン
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-3-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(4-ヒ ド
ロ キ シ ブ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(ピ リ ジ
ン -3-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(イ ミ ダ
ゾ ー ル -2-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ２ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3-ヒ ド
ロ キ シ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-2-メ
ト キ シ エ チ ル -N-メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(4-ヒ ド
ロ キ シ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N,N-ジ
-(2-メ ト キ シ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(3-シ ア
ノ プ ロ ポ キ シ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ３ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル -ピ ペ リ ジ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N,N-ジ
-(2-シ ア ノ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(1-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -イ ン ダ
ン -5-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(フ ラ ン
-2-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(チ オ モ
ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3-カ ル
ボ キ サ ミ ド モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(2-メ チ
ル -3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(4-ヒ ド
ロ キ シ ブ チ ル オ キ シ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(フ ラ ン
-2-イ ル -メ チ ル )-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ４ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル ホ
リ ン -4カ ル ボ ニ ル )ピ ラ ジ ン -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト ラ
ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-シ ア ノ エ チ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2,6-ジ
メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-ア ミ ノ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-オ キ ソ -1,6-ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[
4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -4-カ ル ボ ニ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ５ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2-オ キ
サ -5-ア ザ -ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -5-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-(2-
シ ア ノ エ チ ル )-N-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-(2-
シ ア ノ エ チ ル )-N-(ピ リ ジ ン -2-イ ル -メ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-(2-
シ ア ノ エ チ ル )-N-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル -メ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )-4-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -プ ロ ピ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(N-(3-
メ ト キ シ プ ロ ピ ル )ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(N-(3-
メ ト キ シ プ ロ ピ ル )-N-メ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ６ 】
1-[3-t-ブ チ ル -1'-メ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-ベ ン ジ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル
)ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-N-ジ
-(2-シ ア ノ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(4-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ
ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素
、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト ラ
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ヒ ド ロ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'-(3-シ ア ノ プ ロ ピ ル )-1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ７ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル フ ェ ニ
ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-メ タ ン ス ル ホ ニ ル フ ェ ニ ル
)ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-ス ル ホ ア ミ ド フ ェ ニ ル )ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル )カ ル
ボ ニ ル フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(テ ト ラ
ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ ラ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(メ チ ル
カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -4-カ
ル ボ ニ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ８ 】
1-[3-t-ブ チ ル -1'-(3-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル プ ロ ピ ル )-1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3
-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -カ ル
ボ ニ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ ラ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-ア ミ ノ
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-メ チ
ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2-メ
チ ル -3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -カ ル ボ ニ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ０ ９ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(N,N-
ジ -(2-メ ト キ シ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ
キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ ラ ジ ン -2-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル チ オ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2-メ チ ル -3-オ キ ソ -ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -オ キ シ )
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ０ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -ア ミ ノ )
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ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ
ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-カ ル バ ミ ル ピ リ ジ ン -3-イ
ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'-メ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-シ ク ロ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(
6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -ア ミ ノ )
ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ
オ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ １ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-ベ ン ジ ル -3H-イ ミ ダ ゾ ー ル
[4,5-b]ピ リ ジ ン -6-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(ピ リ ジ
ン -3-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -カ ル
ボ ニ ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-ア ミ ノ -4-カ ル バ ミ ル フ ェ
ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン
-4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル )
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(ヒ ド ロ キ シ -ピ リ ジ ン -3-
イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 。
【 ０ １ １ ２ 】
　 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ５ ａ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許
容 さ れ る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(2-(ピ
リ ジ ン -2-イ ル )エ チ ル ア ミ ノ )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル
ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(4-ヒ ド
ロ キ シ ブ チ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ３ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(4-メ チ ル -3-カ ル バ ミ ル フ ェ ニ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3-ヒ ド
ロ キ シ ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(4-ヒ ド
ロ キ シ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(3-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N,N-ジ
-(2-メ ト キ シ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(3-シ ア
ノ プ ロ ポ キ シ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ４ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル -ピ ペ リ ジ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N,N-ジ
-(2-シ ア ノ エ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(フ ラ ン
-2-イ ル -メ チ ル )-3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(チ オ モ
ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(3-カ ル
ボ キ サ ミ ド ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ５ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(2-メ チ
ル -3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(4-ヒ ド
ロ キ シ ブ チ ル オ キ シ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )
ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト ラ
ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-シ ア ノ エ チ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2,6-ジ
メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ６ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-ア ミ ノ ピ リ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -4-カ ル ボ ニ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(2-オ キ
サ -5-ア ザ -ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -5-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-(2-
シ ア ノ エ チ ル )-N-(ピ リ ジ ン -3-イ ル -メ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(4-(N-(2-
シ ア ノ エ チ ル )-N-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル -メ チ ル )ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ
リ ン -4-イ ル -メ チ ル )-4-メ ト キ シ ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -プ ロ ピ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ７ 】
1-[3-t-ブ チ ル -1'-メ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ
ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素
、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト ラ
ヒ ド ロ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(5-(テ ト ラ
ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ン -4イ ル -ア ミ ノ )ピ ラ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(メ チ ル
カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'-(3-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル プ ロ ピ ル )-1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3
-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ８ 】
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ
キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル チ オ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(
モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-ア ミ ノ ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-t-ブ チ ル -1'-メ チ ル -1'H-[1,4']ビ ピ ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-3-[4-(6-(モ ル ホ リ ン -4-イ
ル -メ チ ル )フ ェ ニ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ チ
オ ピ ラ ン -4-イ ル -ア ミ ノ )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -
メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -カ ル
ボ ニ ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル -メ チ
ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ １ ９ 】
1-[5-ｔ -ブ チ ル -2-p-ト リ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(6-(1-オ キ ソ -チ オ モ ル ホ リ ン
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-4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ジ ン -3-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル ]-3-[4-(2-(モ ル
ホ リ ン -4-イ ル -メ チ ル )ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 。
【 ０ １ ２ ０ 】
　 別 の 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ６ で 表 さ れ る 化 合
物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｇ は 、 炭 素 数 ６ ～ １ ０ の 芳 香 族 炭 素 環 又 は 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 非 芳
香 族 炭 素 環 ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ １ ０ 員 環 の
ヘ テ ロ ア リ ー ル ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ５ ～ ８ 員 環 の 単
環 式 複 素 環 ； あ る い は 、
　 Ｏ 、 Ｎ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ８ ～ １ １ 員 環 の
二 環 式 複 素 環 で あ り 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ て い る も
の ；
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ
ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ エ
ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く
の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
【 ０ １ ２ １ 】
　 Ｘ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル コ キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 ５ ～
８ の シ ク ロ ア ル キ ル 又 は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、
　 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ
ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル ；
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 炭 素 鎖 に お い て 、 １ 個 又 は
そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２
個 の オ キ ソ 基 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は
そ れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
　 Ｚ は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ラ ニ ル を 表 し 、
そ れ ぞ れ が 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 CN
、 CONH 2 、 COOH、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル も し く は 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
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【 ０ １ ２ ２ 】
　 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ －
ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ
リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ
ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ペ ン
タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、
テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ド 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ
ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、
CONH 2 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル の １ ～ ３ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の
ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 モ ノ －
も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 窒 素 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル も し く は
炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ ア ル キ ル 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ
サ ミ ド － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ
シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い
フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ
シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m に 共 有 結 合 し て い る 第 ２ も し く は 第 ３ ア ミ ン ；
あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 及 び び フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ
ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て
も よ い フ ェ ニ ル － S(O) m ；
【 ０ １ ２ ３ 】
　 Ｒ 1 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ １ ０ の ア ル キ ル で あ っ て 、 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の シ ク ロ ア ル カ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ェ ニ
ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３
個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～ ８ の シ ク ロ ア ル カ ニ ル
、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ
ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1

- 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 及 び モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル か ら 選 択
さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル
オ キ シ 又 は シ ク ロ ヘ プ チ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を
構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで
置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ２ ４ 】
　 フ ェ ニ ル オ キ シ 又 は ベ ン ジ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア リ ー ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １
～ ２ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て Ｎ で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
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プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で あ っ て 、
そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル
キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S(O) m
、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 ま た は 分 岐 し て い
な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ
ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ
ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ
ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ
ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部
分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 NH 2 C
(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル の ０ ～ ５ 個 で 置 換 さ れ て い
る も の 、 又 は O、 N及 び S(O) m か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 が 介 在 し
て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、
【 ０ １ ２ ５ 】
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 及 び プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭
素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 該 炭 素 鎖 に お い て １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基
が O、 NH又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 独 立 し て 、 １ ～ ２
個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ
い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ
ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置
換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ
い も の ；
【 ０ １ ２ ６ 】
　 Ｒ 2 、 Ｒ 4 及 び Ｒ 5 は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 そ れ ぞ れ が 部
分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て
い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル － Ｓ （ Ｏ ） m 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ； あ る い
は 、
　 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ
ル ） ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 6 ； あ る い は 、
　 ニ ト ロ ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル
） ア ミ ノ － Ｓ （ Ｏ ） 2 、 又 は Ｈ 2 Ｎ Ｓ Ｏ 2 ；
【 ０ １ ２ ７ 】
　 Ｒ 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル
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、 チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ
ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindi
nyl） 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 又
は イ ン ダ ゾ リ ル で あ っ て 、 前 記 の そ れ ぞ れ が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記
に 挙 げ た よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、
シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ
ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ
ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル
オ キ シ 、 複 素 環 部 位 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も
の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位
も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ
ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ
－ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア
ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ）
－ ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ２ ８ 】
　 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー
ル 、 又 は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ
ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ
キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ
ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ エ ニ ル 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ エ ニ ル か ら 選 択 さ
れ る 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 が 独 立 し
て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ
リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、
ニ ト リ ル 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ
シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ
ラ グ ラ フ 上 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ
ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ
ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 上 記 に 挙 げ た よ う な
も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ －
（ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4

ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 -

5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 3 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 4 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル
又 は Ｒ 1 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 6 ） Ｎ の ０ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ２ ９ 】
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で 、 そ れ ぞ
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れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ３ の
ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は こ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物
で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換
さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で 、 そ れ ぞ れ １ ～ ３ 個
の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル － 又 は Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － S(O) m － Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は 任 意 で Ｒ 1 7 で 置 換
さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い
な い ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
【 ０ １ ３ ０ 】
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-も し く は R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 ま た は R 2 6 (CH 2 ) m C(O)N(R 2 1 )-も し く は R

2 6 C(O)(CH 2 ) m N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 さ れ
て い な い ア ル キ ニ ル で 、 該 ア ル キ ニ ル に お い て １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N
H、 S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ
ロ ル ジ ニ ル (pyrroldinyl)、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 、 ニ ト
リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル
、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 も し く は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く
は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以
上 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ア ロ イ ル ；
【 ０ １ ３ １ 】
　 Ｒ 6 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 Ｒ 2 6 で 置 換 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 2 、 Ｒ 1 3 、 Ｒ 1 4 、 Ｒ 1 5 、 Ｒ 1 7 、 Ｒ 1 9 、 Ｒ 2 5 及 び Ｒ 2 6 は そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ア ミ ノ 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ ；
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 6 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ 1 8 は 独 立 し て 水 素 、 又 は オ キ ソ も し く は Ｒ 2 5 に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ い
炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ 2 0 は 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０
の ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル ；
　 Ｒ 2 1 は 独 立 し て 水 素 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル ；
　 Ｒ 2 2 、 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル を 表 し 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル に は １ 個 ま た
は そ れ よ り 多 く の O、 N又 は Sが 介 在 し て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル
は 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で そ れ ぞ れ 独 立 し て 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 こ れ ら 置 換 基 が そ れ ぞ れ 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ
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く 、 か つ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
あ る い は 、
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
　 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 酸 素 又 は 硫 黄 で あ る 。 ）
【 ０ １ ３ ２ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル
； あ る い は 、
　 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ イ ル 、
イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ イ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル
、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン
ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ロ ニ ル 、 ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン － ３ － オ ン イ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
リ ル 、 ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル － ２ － オ ン イ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン － ３ － オ ン イ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 、 イ ン ド リ ノ ニ ル 、 フ
タ ル イ ミ ジ ル ； あ る い は 、
　 オ キ セ タ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ フ ェ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ オ キ サ ニ ル 、 テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 オ キ サ ゾ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ニ ル
、 イ ミ ダ ゾ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ
ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 オ コ ソ カ ニ ル (oxocany
l)、 ヘ プ タ カ ニ ル (heptacanyl)、 チ オ キ サ ニ ル 又 は ジ チ ア ニ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ
よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 さ ら な る 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も
の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ピ
ラ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 イ ン
ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を 表
し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ ；
　 Ａ ｒ が 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を
表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ が 、 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ
ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ
レ イ ミ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は 炭 素 原 子 の １ つ が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ い 飽 和 も し く
は 不 飽 和 の 炭 素 数 １ ～ ４ の 炭 素 鎖 で あ っ て 、 該 炭 素 鎖 に お い て 、 Ｙ が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ
基 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い １ 個 又 は そ れ よ り 多
く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
【 ０ １ ３ ４ 】
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ピ
ラ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 CONH 2 又 は
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OHの １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ －
ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ
リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ
ミ ド ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ
ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト ラ
メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 CONH 2 又 は OH
の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 ニ ト リ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ
、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 又 は NH 2 C(O)；
【 ０ １ ３ ５ 】
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に 任 意 で ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い
炭 素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ル で あ っ て 、 炭 素 数 ３ ～ ６ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 チ エ ニ ル
、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記
置 換 基 は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素
数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ
て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も
よ い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン
タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素
数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換
さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る
１ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い
る も の ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル ；
【 ０ １ ３ ６ 】
　 Ｒ 2 が 独 立 し て 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル － S(O) m 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 又 は ニ ト リ ル ；
　 Ｒ 3 は 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ
ロ リ ル 、 ピ ロ リ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル で 、 そ れ ぞ れ が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ
ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 の よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的
に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ
ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、
ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル
キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ
ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素
環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し く は 複
素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5

ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も
し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5

ア ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ）
－ ア ル キ ル － ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
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　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は 任 意 で Ｒ 1 7 で 置 換
さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
【 ０ １ ３ ７ 】
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-； R 2 3 R 2 4 NC(O)-； R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 6 C(O)CH 2 N(R 2 1 )-； あ
る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 さ れ
て い な い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ
ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以
上 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； な ら び に
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ
ル 又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し て も よ い 、 こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、
ピ ラ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ
ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を 表 し 、
Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ ；
　 Ａ ｒ が ナ フ チ ル ；
　 Ｘ が 、 フ ェ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 独 立 し て 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル
、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O
)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は 炭 素 原 子 の １ つ が O、 N又 は Sで 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 炭 素 鎖 で あ っ て 、 炭 素 鎖 に お い て Ｙ は １ 個 の オ キ ソ 基 に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
【 ０ １ ３ ９ 】
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル ス ル ホ キ シ ド 、 ピ ラ ニ ル 又 は ピ ロ リ ジ ニ ル
を 表 し 、 そ れ ぞ れ が 、 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ
ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 又 は テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル を 表
し 、 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て
も よ い も の ； あ る い は 、
　 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ；
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
３ ～ ５ の ア ル キ ル で あ っ て 、 該 ア ル キ ル が 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 又 は 部 分 的 も し く は
全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ の ０ ～ ３ 個 の 置 換 基 を 有
す る フ ェ ニ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン
タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
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１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の 、 お よ び 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク
ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す
る １ 個 の メ チ レ ン 基 が 酸 素 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 そ れ
ぞ れ 独 立 し て 有 す る シ リ ル ；
【 ０ １ ４ ０ 】
　 Ｒ 2 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 臭 素 、 塩 素 、 フ ッ 素 、 メ ト キ シ 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル 又 は ニ ト
リ ル ；
　 Ｒ 3 が そ れ ぞ れ 独 立 し て フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ リ
ジ ニ ル 、 ２ ， ５ － ピ ロ リ ジ ン － ジ オ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル で 、 こ れ ら そ れ ぞ れ
が 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ハ ロ
ゲ ン 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も
よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は Ｒ 1 7 で 置 換 さ れ て
い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-又 は R 2 6 C(O)CH 2 N(R 2 1 )-；
あ る い は
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 ピ ロ ル ジ ニ ル 又 は ピ ロ リ ル で 置 換 さ れ た 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル キ ニ ル ； な ら び に
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て モ ル ホ リ ニ ル を 形 成 し て も よ い 、 こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ４ １ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を
表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ ；
　 Ａ ｒ が １ － ナ フ チ ル ；
　 Ｘ が フ ェ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ
ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は -CH 2 -、 -CH 2 CH 2 -、 -C(O)-、 -O-、 -S-、 -NH-CH 2 CH 2 CH 2 -、 -N(CH 3 )-又
は -NH-；
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 フ
ェ ニ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ３ ～ ５ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル で 、 こ
れ ら が １ ～ ３ 個 の 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い メ チ ル 基 、 Ｃ Ｎ 、
ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 又 は フ ェ ニ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は メ チ ル 置 換 の ２ － テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル ； あ る い は 、
　 ト リ メ チ ル シ リ ル ；
【 ０ １ ４ ２ 】
　 Ｒ 3 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ロ
リ リ ジ ニ ル 、 ２ ， ５ － ピ ロ リ ジ ン － ジ オ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 又 は ピ ラ ゾ リ ル で 、 い ず れ も
、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は ジ エ チ ル ア ミ ノ で
置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； あ る い
は 、
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　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 CH 3 C(O)NH-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-又 は R 2 6 C(O)CH 2 N(R 2 1 )-； あ る
い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 ピ ロ ル ジ ニ ル 又 は ピ ロ リ ル で 置 換 さ れ た 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル キ ニ ル ；
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 水 素 、 又 は Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 が 一 緒 に な っ て モ ル ホ リ ノ を 形 成 し て も よ く ；
な ら び に Ｒ 2 6 が モ ル ホ リ ノ 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ４ ３ 】
　 さ ら に 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す
る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 又 は ナ フ チ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2

又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ ；
　 Ｘ が 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル ；
　 Ｙ が 、 -CH 2 -、 -NH-CH 2 CH 2 CH 2 -又 は -NH-；
　 Ｚ が 、 モ ル ホ リ ノ ；
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 ｔ － ブ チ ル 、 sec-ブ チ ル 、 ｔ － ア ミ ル 又 は フ ェ ニ ル ；
　 Ｒ 2 が 塩 素 、
　 Ｒ 3 が 独 立 し て メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 メ ト キ シ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル 、 ア セ ト ア ミ
ド 、 モ ル ホ リ ノ 又 は モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 さ ら に 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す
る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 Ｘ
が ピ リ ジ ニ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 さ ら に 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す
る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ６ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 ３
－ ピ リ ジ ニ ル 位 置 を 介 し て ピ リ ジ ニ ル が Ａ ｒ に 結 合 し て い る こ と を 特 徴 と す る 。
　 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ
ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ６ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 で き る 誘 導 体
か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ４ ５ 】
1-(3-シ ア ノ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-ク ロ ロ -2-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-ク ロ ロ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3,4-ジ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ヨ ー ド -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-m-ト リ ル -
尿 素 、
1-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ク ロ ロ -4-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-(4-ク ロ ロ -3-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,5-ジ ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ４ ６ 】
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-ナ フ タ レ ン
-2-イ ル -尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-フ ェ ニ ル -
尿 素 、
1-(3-ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-ク ロ ロ -3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(2,4,6-ト
リ ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-(2-メ チ ル -3-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ チ ル -2-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,3-ジ ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ ト キ シ -5-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-ク ロ ロ -6-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,4-ジ ク ロ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ４ ７ 】
1-(4-メ チ ル -3-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,4-ジ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,3-ジ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-シ ア ノ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3,4,5-ト
リ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-ビ フ ェ ニ ル -4-イ ル -3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -
1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,5-ジ フ ル オ ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ク ロ ロ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-フ ル オ ロ -3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ４ ８ 】
1-(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
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ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-フ ル オ ロ -6-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-フ ル オ ロ -3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(2,4,5-ト
リ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-(3-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-フ ル オ ロ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ ト キ シ -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-フ ル オ ロ -5-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ４ ９ 】
1-(4-エ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,5-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4,5-ジ メ チ ル -2-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-ク ロ ロ -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-イ ソ プ ロ ピ ル -6-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-イ ソ プ ロ ピ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-エ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ ０ 】
1-(2-エ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-ブ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
4-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }
-安 息 香 酸 エ チ ル エ ス テ ル 、
1-(4-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,6-ジ ブ ロ モ -4-イ ソ プ ロ ピ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
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レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
5-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }
-イ ソ フ タ ル 酸 ジ メ チ ル エ ス テ ル 、
1-(3-シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ -4-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }
-安 息 香 酸 エ チ ル エ ス テ ル 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ １ 】
1-(2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -4-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ペ ン チ
ル オ キ シ -ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-尿 素 、
4-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-ウ レ イ ド }-安 息 香 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
1-(2,5-ジ エ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-ベ ン ゾ チ ア ゾ ル -6-イ ル -3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(2,5-ジ エ ト キ シ -4-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン
-1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ベ ン ズ ア ミ ド 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-フ ェ ノ
キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
【 ０ １ ５ ２ 】
1-(5-エ タ ン ス ル ホ ニ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
4-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル
]-ウ レ イ ド }-N-フ ェ ニ ル -ベ ン ズ ア ミ ド 、
1-(2-メ チ ル -1,3-ジ オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,3-ジ メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3
-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-ブ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ
ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
1-[3-(2-メ チ ル -[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -2-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-メ ト キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,4-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ チ ル -4-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ ト キ シ -4-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-ク ロ ロ -2-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
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ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ ３ 】
1-(5-ク ロ ロ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3,5-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ト リ フ
ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(2-フ ェ ノ
キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-(2-メ ト キ シ -5-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ ４ 】
1-(2-t-ブ チ ル -5-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-メ チ ル -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-t-ブ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-イ ソ プ ロ ピ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-sec-ブ チ ル 2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ ５ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-プ ロ ピ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(3-メ ト キ シ -プ ロ ピ ル )-メ チ ル -ア ミ ノ ]-
ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -イ ミ ダ ゾ ー ル -1-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-メ ト キ シ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ )-ピ リ ジ ン -3-
イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、

10

20

30

40

50

(86) JP 2005-529098 A 2005.9.29



1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -2-ク ロ ロ -3-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
【 ０ １ ５ ６ 】
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ト リ フ
ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[5-(1,1-ジ メ チ ル -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -3-オ キ ソ -プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ ニ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
及 び こ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 。
【 ０ １ ５ ７ 】
1-(2-t-ブ チ ル -5-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-メ チ ル -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-
イ ル ]-尿 素 、
1-(3-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-t-ブ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-イ ソ プ ロ ピ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-sec-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-プ ロ ピ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-
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イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ５ ８ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -フ ェ ニ ル )
-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[4-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -4-イ ル ア ミ ノ )-フ
ェ ニ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(4-メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(3-メ ト キ シ -プ ロ ピ ル )-メ チ ル -ア ミ ノ ]-
ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -イ ミ ダ ゾ ー ル -1-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-メ ト キ シ -プ ロ ピ ル ア ミ ノ )-ピ リ ジ ン -3-
イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
【 ０ １ ５ ９ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -2-ク ロ ロ -3-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -2-ク ロ ロ -3-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[2-メ ト キ シ -5-(1-メ チ ル -シ ク ロ プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(4-ト リ フ
ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[5-(1,1-ジ メ チ ル -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1,1-ジ メ チ ル -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ６ ０ 】
1-[5-(1-シ ア ノ -シ ク ロ プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(5-ピ リ ジ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -2-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -3-オ キ ソ -プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ ニ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
2-[4-t-ブ チ ル -2-(3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]
-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ウ レ イ ド )-フ ェ ノ キ シ ]-ア セ ト ア ミ ド 、
3-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ベ ン ズ ア ミ
ド 、 及 び
4-t-ブ チ ル -2-{3-[4-(2-ク ロ ロ -4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ
ル ]-ウ レ イ ド }-ベ ン ズ ア ミ ド 。
【 ０ １ ６ １ 】
　 よ り 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８
キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ６ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 で き る 誘
導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
1-(2-t-ブ チ ル -5-メ チ ル -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-メ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-t-ブ チ ル -ビ フ ェ ニ ル -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-イ ソ プ ロ ピ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-sec-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ６ ２ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(3-メ ト キ シ -プ ロ ピ ル )-メ チ ル -ア ミ ノ ]-
ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン
-3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1,1-ジ メ チ ル -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ ニ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、 及 び
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
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フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 。
【 ０ １ ６ ３ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｗ Ｏ 00/55139に 開 示 さ れ て い る よ う な 式 ７ で 表 さ れ る
化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Ｅ は 炭 素 又 は -O-、 -NH-及 び -S-か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 基 を 表 し ；
　 Ｇ は 、 炭 素 数 ６ ～ １ ０ の 芳 香 族 炭 素 環 又 は 飽 和 も し く は 不 飽 和 の 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 非 芳
香 族 炭 素 環 ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ １ ４ 員 環 の 単
環 式 、 ニ 環 式 又 は 三 環 式 ヘ テ ロ ア リ ー ル ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ６ ～ ８ 員 環 の 単 環
式 複 素 環 ； あ る い は 、
　 O、 N及 び Sか ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む ８ ～ １ １ 員 環 の 二
環 式 複 素 環 で あ り 、 Ｇ は 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ ； 　
【 ０ １ ６ ４ 】
　 Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ
ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ エ
ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く
の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｘ は 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 又 は １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア
ル コ キ シ も し く は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル ア ミ ノ 鎖 （ そ れ ぞ れ 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な
い ） で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル キ ル 又 は シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ； あ
る い は 、
　 ア リ ー ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ レ イ ミ
ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ [4,5-b]ピ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル
、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O
)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
【 ０ １ ６ ５ 】
　 Ｙ は 単 結 合 、 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
飽 和 、 不 飽 和 の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭 素 鎖 で あ っ て 、 該 炭 素 鎖 に お い て 、 １ 個 又
は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原 子 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２
個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ
い １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ
く ；
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ
ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 及 び
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ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ニ
ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ リ ル 、 ２ － オ キ サ － も し く は ２ － チ ア － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]
ヘ プ タ ニ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ
レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 又 は テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ
ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ
リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ
リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び ジ オ キ ソ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 で あ り 、 こ れ ら の Ｚ
は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア
ル コ キ シ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ
ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ リ ジ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ
シ 、 フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は
ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ
ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ
ゲ ン 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ
い フ ェ ニ ル － S(O) m の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ６ ６ 】
　 Ｚ は 、 窒 素 原 子 が ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル
キ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル コ キ シ 、 ア ロ イ ル 、 炭 素 数 １
～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル -S(O) m ‐ で 、 独 立 し て
一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は ア ミ ノ － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル の １ ～ ３ 個 で 置
換 さ れ て い て も よ く 、 ア ミ ノ 基 に 結 合 す る 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ
ン 、 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て
い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ は 、 ア リ ー ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 上 記 で 説 明 し た よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー
ル １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 さ ら に こ れ ら の 置 換 基 が そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 原
子 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 原 子 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る
い は 、
　 Ｚ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル 、 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 炭 素 数 １
～ ６ の ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い
て も よ い ア ミ ノ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 又 は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル
コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア シ ル ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 、 及 び フ ェ
ニ ル 環 が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル -S(O) m を 表 し ；
【 ０ １ ６ ７ 】
　 Ｒ 1 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素
原 子 が O、 N又 は S(O) m で 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 、 前 記 の 炭 素 数 １ ～ １ ０ の
ア ル キ ル は 、 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ
ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、
イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ
ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部
分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 ３ ～
８ の シ ク ロ ア ル カ ニ ル 、 炭 素 数 ５ ～ ８ の シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 NH 2 C(O)、
モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 及 び モ ノ － も し く は ジ （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル か ら 選 択 さ れ る １ ～ ５ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ
ヘ キ シ ル オ キ シ 又 は シ ク ロ ヘ プ チ ル オ キ シ で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体
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的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の
１ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル の 類 似 化 合 物 で 、
環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換
さ れ て い る も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ６ ８ 】
　 フ ェ ニ ル オ キ シ 又 は ベ ン ジ ル オ キ シ で あ っ て 、 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置
換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア リ ー ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す
る １ ～ ２ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て Nで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、
ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ
れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に
ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア
ル キ ル 又 は ア リ ー ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル
キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が 独 立 し て O、 S(O) m 、 CHOH、
>C=O、 >C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ６ ９ 】
　 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ
部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ５ の 分 岐 も し く は 分
岐 し て い な い ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ
ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 前 記 置 換 基 は そ れ ぞ れ ハ ロ ゲ
ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 シ ク
ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ タ ニ
ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト
リ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ
シ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル の １ ～ ５ 個 で 置 換
さ れ て い る も の 、 又 は 炭 素 数 ３ ～ １ ０ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル ケ ニ ル で あ っ て
、 O、 N及 び S(O) m か ら 選 択 さ れ る １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の ヘ テ ロ 原 子 が 介 在 し て い て も よ
い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 ； あ る い は 、
　 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭
素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 該 炭 素 鎖 中 の １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O
、 NH又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 独 立 し て 、 １ ～ ２ 個
の オ キ ソ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ 個 以 上 の
ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 、 ニ ト リ ル 、 モ ル
ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ
リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 前 記 ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 を 表 し ；
【 ０ １ ７ ０ 】
　 Ｒ 2 、 Ｒ 4 及 び Ｒ 5 は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 、 ア ロ イ ル 、
そ れ ぞ れ が 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し
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く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的
に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル － S(O) m 、 又 は フ ェ ニ ル － S(O) m ； あ る い は
　 Ｏ Ｒ 6 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る
い は 、
　 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 も し
く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ － S(O) m － 、 又 は 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル
、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m － 又 は ア リ ー
ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル － S(O) m － で 独 立 し て 一 置 換 も し く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ で あ
り 、 こ の サ ブ パ ラ グ ラ フ 中 に 記 載 の 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル が そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の ア
ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の を 表 し ；
【 ０ １ ７ １ 】
　 Ｒ 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ
ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、
チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ イ ル 、 [1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、
チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 キ ノ リ ニ ル
、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ
リ ル 、 ベ ン ゾ イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ラ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、
プ テ リ ン ジ ニ ル （ pterindinyl） 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 ナ フ チ ピ リ ジ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ ニ ル 、
キ ナ ゾ リ ニ ル 、 プ リ ニ ル 又 は イ ン ダ ゾ リ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ
チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル
、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ ェ ニ ル Ｃ

1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト リ ル 、 部 分
的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 フ ェ ニ ル オ
キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 複 素 環 部 位 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に
挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し
く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル
部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し
く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、
Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1

- 5 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア
ミ ノ － S(O) 2 、 ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 － Ｃ 1 - 5

ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ キ シ
－ モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） － ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も
の ； あ る い は 、
【 ０ １ ７ ２ 】
　 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 及 び ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 縮 合 ア リ ー
ル 、 又 は 、 シ ク ロ ペ ン テ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ
ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ
ラ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ピ リ ダ ジ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ
キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ
ノ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ イ ン ド リ ル 、 シ ク ロ ペ ン
タ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ノ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ノ チ エ ニ ル 及 び シ ク ロ ヘ キ サ ノ チ エ ニ ル か ら 選 択 さ
れ る 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ っ て 、 前 記 縮 合 ア リ ー ル 又 は 縮 合 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 が 、 フ ェ
ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ
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ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 部 分 的
又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト リ ル
、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ 、 フ ェ
ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ
前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ
－ も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ
ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル -OC(O)、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 2 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 Ｒ 1 3 － Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 1 4 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 又 は Ｒ 1 5 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1

6 ） Ｎ の ０ ～ ３ 個 で 独 立 し て 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ
プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル で 、 こ れ ら
そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 １ ～ ３ 個 の 炭 素 数 １
～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は 、 こ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類
似 化 合 物 で 、 環 を 構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、
>C=S又 は NHで 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
【 ０ １ ７ ３ 】
　 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ジ エ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 シ
ク ロ ヘ プ タ ジ エ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル で 、 そ れ ぞ れ １ ～ ３ 個
の 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － C(O)－ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル － 又 は Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － フ ェ ニ ル － S(O) m － Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は Ｒ 1 7 で 置 換 さ れ て
い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア
ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 (CH 2 ) m C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-Ｃ 1 - 3 ア
ル コ キ シ 又 は R 2 6 C(O)(CH 2 ) m N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ６ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て
い な い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 該 炭 素 鎖 に お い て １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 N
H、 S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 前 記 ア ル キ ニ ル 基 が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ
ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ
ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 も
し く は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル
キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以 上 で 任 意 に 置 換 さ れ
て い て も よ い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 ； あ る い は 、
　 炭 素 数 １ ～ ６ の ア シ ル 又 は ア ロ イ ル を 表 し ；
【 ０ １ ７ ４ 】
　 Ｒ 6 は 、 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ Ｒ 2 6 で 置 換 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 2 、 Ｒ 1 3 、 Ｒ 1 4 、 Ｒ 1 5 、 Ｒ 1 7 、 Ｒ 1 9 、 Ｒ 2 5 及 び Ｒ 2 6 は そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ア ミ ノ 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て
い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ を 表 し ；
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　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 6 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い
て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 1 8 は 独 立 し て 、 水 素 又 は オ キ ソ も し く は Ｒ 2 5 に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ い
炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル を 表 し ；
【 ０ １ ７ ５ 】
　 Ｒ 2 0 は 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ １ ０
の ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 1 は 独 立 し て 、 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 2 、 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 水 素 又 は 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル を 表 し 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル に は １ 個 ま
た は そ れ よ り 多 く の O、 N又 は Sが 介 在 し て い て も よ く 、 ま た 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル
は 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、
ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で そ れ ぞ れ 独 立 し て 置 換 さ れ て
い て も よ く 、 こ れ ら の 置 換 基 そ れ ぞ れ は 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く
、 か つ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ；
あ る い は 、
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て 複 素 環 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 を 形 成 し て も よ く ；
　 ｍ は ０ 、 １ 又 は ２ ；
　 Ｗ は 酸 素 又 は 硫 黄 で あ る 。 ）
【 ０ １ ７ ６ 】
　 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り
、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｅ が 、 -CH 2 -、 -NH-又 は -O-を 表 し ；
　 Ｗ が 酸 素 を 表 し ；
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ベ ン ゾ シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル
； あ る い は 、
　 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ イ ル 、
イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ イ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル
、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン
ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ
ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ロ ニ ル 、 ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン － ３ － オ ン イ
ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル － ２ － オ ン イ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ン － ３
－ オ ン イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン
ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 、 イ ン ド リ ノ ニ ル 、 フ タ ル イ ミ ジ ル 、 ク ロ モ イ ル ；
あ る い は 、
　 オ キ セ タ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ フ ェ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ オ キ サ ニ ル 、 テ ト ラ
メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 オ キ サ ゾ リ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ヒ ド
ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ
リ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ キ ノ
リ ニ ル 、 デ カ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ オ キ サ
ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 オ キ ソ カ ニ ル (oxocanyl)、 ヘ プ タ カ ニ ル (heptacanyl)、 チ オ
キ サ ニ ル 又 は ジ チ ア ニ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ
れ て い て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ７ ７ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｅ が -NH-を 表 し ；
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　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、
ピ ラ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ロ ニ ル 、 ベ ン ゾ
フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル
、 イ ン デ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ
ン ド リ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ
っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ が 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ キ ノ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル を
表 し 、 そ れ ぞ れ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 4 又 は Ｒ 5 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、
【 ０ １ ７ ８ 】
　 Ｘ が 、 フ ェ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ
ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ノ ニ ル 、 マ レ イ ミ ジ ル 、 ジ ヒ ド ロ マ
レ イ ミ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ
ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 飽 和 、 不 飽 和 炭 素 鎖 で あ っ て 、 炭 素 鎖 に お い て １ 個 又
は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原 子 が O、 N又 は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ は 、 １ ～ ２
個 の オ キ ソ 基 、 ニ ト リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ
い １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ
く ；
【 ０ １ ７ ９ 】
　 Ｚ が フ ェ ニ ル ； ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル
、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 及 び ピ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ２ －
オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル 、 ペ ン タ メ
チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ペ ン タ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、 テ ト
ラ メ チ レ ン ス ル フ ィ ジ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ キ シ ジ ル 、 テ ト ラ メ チ レ ン ス ル ホ ニ ル 、
テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ オ キ ソ ラ ノ ニ ル 、 １ ， ３ － ジ
オ キ サ ノ ニ ル 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ ス
ル ホ キ シ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ
ル ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び ジ オ キ ソ ラ ニ ル か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 で あ り 、 こ れ
ら そ れ ぞ れ が 、 ニ ト リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ
、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 CONH 2 又 は OHの １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い
て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 フ ェ ニ ル 又 は こ の パ ラ グ ラ フ 上 記 で 説 明 し た よ う な 複 素 環 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー
ル で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 さ ら に こ れ ら の 置 換 基 そ れ ぞ れ が ハ ロ ゲ ン 、 炭 素 数 １ ～ ３ の
ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル -S(O) m 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア シ ル ア ミ ノ 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ
、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 又 は ア ミ ノ Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル も
し く は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で 一 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ た ア ミ ノ を 表 し ；
【 ０ １ ８ ０ 】
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ６ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原
子 が O、 N又 は S(O) m で 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ
ル は 、 炭 素 数 ３ ～ ６ の シ ク ロ ア ル キ ル 、 オ キ ソ 、 フ ェ ニ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ
ル 、 フ リ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 上
記 置 換 基 は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭
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素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 及 び 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ
れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い も の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン
タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル の １ ～ ３ 個 で 任
意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は そ の よ う な シ ク ロ ア ル キ ル 基 の 類 似 化 合 物 で 、 環 を
構 成 す る １ ～ ３ 個 の メ チ レ ン 基 が そ れ ぞ れ 独 立 し て O、 S、 CHOH、 >C=O、 >C=S又 は NHで 置 換
さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 オ キ ソ ； あ る い は 、
　 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 、 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い 炭
素 数 ３ ～ ６ の ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が O、 NH又
は S(O) m で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 は 独 立 し て 、 １ ～ ２ 個 の オ キ
ソ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ
ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 又 は １ 個
以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル を 表 し ；
【 ０ １ ８ １ 】
　 Ｒ 2 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ５ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ア ロ イ ル 、 部 分 的 も し く は 全
体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル コ キ
シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ
い Ｃ 1 - 2 ア ル キ ル － S(O) m 又 は フ ェ ニ ル － S(O) m ； あ る い は 、
　 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン ； あ る い は 、
　 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル で 独 立 し て 一 置 換 も し
く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ － S(O) m － 、 又 は 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル
、 ア リ ー ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル － S(O) m － 又 は ア リ ー
ル Ｃ 0 - 3 ア ル キ ル － S(O) m － で 独 立 し て 一 置 換 も し く は ニ 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ で あ
り 、 こ の サ ブ パ ラ グ ラ フ 中 に 記 載 の 前 記 ア ル キ ル 及 び ア リ ー ル が そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体
的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア
ル コ キ シ の １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の を 表 し ；
【 ０ １ ８ ２ 】
　 Ｒ 3 が 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ
ロ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 [1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル 、 ピ ラ ゾ リ ル で あ っ て
、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な 複 素 環 又
は ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の
ア ル キ ル 、 シ ク ロ プ ロ パ ニ ル 、 シ ク ロ ブ タ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、
シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ヘ プ タ ニ ル 、 フ
ェ ニ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ナ フ チ ル Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ
ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 フ
ェ ニ ル オ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ
フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ も し く は 複 素 環 オ キ シ 、 ニ ト ロ 、
ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ 、 ナ フ チ ル ア ミ
ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 部 位 も し く は 複 素 環 部 位 が こ の パ ラ グ ラ フ 前 記 に 挙 げ た よ う な も の で
あ る ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ も し く は 複 素 環 ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル ） ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル -C(O)-Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル 、 モ ノ － も し く は ジ －
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（ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ） ア ル キ ル ア ミ ノ － Ｃ 1 - 5 ア ル キ
ル 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ － S(O) 2 、 Ｒ 7 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 8 －
Ｃ 1 - 5 ア ル コ キ シ 、 Ｒ 9 － C(O)－ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル 、 Ｒ 1 0 － Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル （ Ｒ 1 1 ） Ｎ 、 カ ル ボ
キ シ － モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ） ア ル キ ル － ア ミ ノ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ
い も の ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は Ｒ 1 7 で 置 換 さ れ て
い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ６ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 5 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
【 ０ １ ８ ３ 】
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-Ｃ 1 - 2 ア ル
コ キ シ 又 は R 2 6 C(O)CH 2 N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ４ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て
い な い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 で 、 該 炭 素 鎖 に お い て メ チ レ ン 基 の １ つ が 酸 素 で 置 換 さ れ て い て
も よ く 、 ま た 該 ア ル キ ニ ル 基 が 、 １ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 モ ル ホ
リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ リ
ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル １ 個 以
上 で 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ニ ル 炭 素 鎖 ； あ る い は 、
　 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル を 表 し ； な ら び に 、
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 が 一 緒 に な っ て イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル
又 は ピ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ８ ４ 】
　 さ ら な る 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も
の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、
ピ ラ ジ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ダ
ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又
は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ が ナ フ チ ル を 表 し ；
　 Ｘ が 、 フ ェ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル
、 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ

1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ ノ 、 モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ ） カ ル ボ ニ ル 、 NH 2 C(O
)、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － S(O) m 又 は ハ ロ ゲ ン の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は 炭 素 数 １ ～ ４ の 飽 和 炭 素 鎖 で あ っ て 、 炭 素 鎖 中 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多
く の 炭 素 原 子 が O、 N又 は Sに よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た Ｙ が ニ ト リ ル 又 は オ キ ソ
に よ っ て 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ｚ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル ス ル ホ キ シ ド 、 ピ ラ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 フ
ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、
２ － オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 チ オ モ ル ホ リ ノ 、 チ
オ モ ル ホ リ ノ ス ル ホ キ シ ジ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 又 は テ ト ラ
ヒ ド ロ ピ リ ミ ド ニ ル で あ り 、 こ れ ら そ れ ぞ れ が 、 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～
２ の ア ル コ キ シ １ ～ ２ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 Ｚ が 、 ヒ ド ロ キ シ 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 3 ア シ
ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト リ ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル で 一 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ た ア ミ ノ を 表 し ；
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【 ０ １ ８ ５ 】
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ５ の 分 岐 も し く は 分 岐 し て い な い ア ル キ ル で あ っ て 、 １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原
子 が O、 N又 は S(O) m で 独 立 し て 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た 、 前 記 炭 素 数 １ ～ ５ の ア ル キ
ル は 、 オ キ ソ 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 フ リ ル 又 は フ ェ ニ ル で 置 換 さ れ て い て も
よ く 、 上 記 置 換 基 が そ れ ぞ れ 、 ハ ロ ゲ ン 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て
も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 及 び 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ
ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ れ て い て も よ い も
の ； あ る い は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン
タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ３ の ア ル キ ル 基 、 ニ ト リ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 又 は フ ェ ニ ル の １ ～ ３ 個 で 任
意 に 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ
ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 、 ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 又 は ビ シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル の 類 似 化 合 物 で 、 環
を 構 成 す る １ 個 の メ チ レ ン 基 が 酸 素 で 置 換 さ れ て い る も の ； あ る い は 、
　 オ キ ソ ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル キ ニ ル で あ っ て 、
１ 個 又 は そ れ よ り 多 く の メ チ レ ン 基 が 酸 素 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 か つ 、 ア ル キ ニ ル が
１ ～ ２ 個 の オ キ ソ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ピ ロ ル ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 １
個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の ア ル キ ル 、 ニ ト リ ル 、 モ ル
ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ゾ
リ ル 、 又 は １ 個 以 上 の ハ ロ ゲ ン 原 子 で 置 換 さ れ て い て も よ い モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3

ア ル キ ル ） ア ミ ノ で 置 換 さ れ て い て も よ い ア ル キ ニ ル ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ２ の ア ル キ ル 基 を ３ 個 有 す
る シ リ ル を 表 し ；
【 ０ １ ８ ６ 】
　 Ｒ 2 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数
１ ～ ４ の ア ル キ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ４ の
ア ル コ キ シ 、 臭 素 、 塩 素 、 フ ッ 素 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ
ン 化 さ れ て い て も よ い メ チ ル － S(O) m 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も
よ い エ チ ル － S(O) m 又 は フ ェ ニ ル － S(O) m ； あ る い は 、
　 Ｒ 2 が 、 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル も し く は フ ェ ニ ル で 一 置 換 も し く は ニ 置 換
さ れ て い る 、 モ ノ － も し く は ジ － Ｃ 1 - 3 ア シ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ － S(O) m も し く は S(O) m ア ミ
ノ 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト ロ 又 は ア ミ ノ を 表 し ;
【 ０ １ ８ ７ 】
　 Ｒ 3 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ
ジ ニ ル 、 ２ ， ５ － ピ ロ リ ジ ン － ジ オ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 [1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル 、 ピ
ラ ゾ リ ル で あ っ て 、 こ れ ら は そ れ ぞ れ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も
よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト リ ル 及 び 部 分 的 も し
く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ の １ ～ ３ 個 で 置 換 さ
れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は Ｒ 1 7 で 置 換 さ れ て い て も よ い
、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； あ る い は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 R 2 0 C(O)N(R 2 1 )-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-、 NH 2 C(O)メ ト キ シ 又 は R 2 6
C(O)CH 2 N(R 2 1 )-； あ る い は 、
　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
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　 ピ ロ ル ジ ニ ル 又 は ピ ロ リ ル で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル キ ニ ル ； あ る い は
　 炭 素 数 １ ～ ３ の ア シ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 が 一 緒 に な っ て モ ル ホ リ ノ を 形 成 し て も よ い こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ８ ８ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ド ニ ル 、 ２ － ナ フ チ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 ５ － イ ン ド リ ル 、 ３ － オ キ ソ － ３ ， ４ － ジ ヒ
ド ロ － ２ Ｈ － ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン － ８ － イ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ロ リ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド
ロ ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル － ７ － イ ル 、 ２ － オ キ ソ － ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド ー ル －
５ － イ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ド ロ ニ ル 又 は イ ン ド リ ノ ニ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ
り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Ａ ｒ が １ － ナ フ チ ル を 表 し ；
　 Ｘ が 、 フ ェ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は -CH 2 -、 -CH 2 CH 2 -、 -C(O)-、 -O-、 -S-、 -NH-CH 2 CH 2 CH 2 -、 -N(CH 3 )-、 C
H 2 (CN)CH 2 -NH-CH 2 又 は -NH-を 表 し ；
　 Ｚ が モ ル ホ リ ノ 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ２ － オ キ サ －
５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ タ ニ ル 、 Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ヒ ド ロ
キ シ 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 、 Ｎ ， Ｎ － ジ Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 -

3 ア シ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 又 は ニ ト リ ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル を 表 し ；
【 ０ １ ８ ９ 】
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 １ 個
又 は そ れ よ り 多 く の 炭 素 原 子 が 独 立 し て 酸 素 又 は 窒 素 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～
５ の ア ル キ ル で あ っ て 、 オ キ ソ 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 フ リ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３
の ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル を 置 換 基 と し て 任 意 に 有 す る も の ； あ る い
は 、
　 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル 及 び ビ シ ク ロ ペ ン タ ニ ル で あ っ
て 、 １ ～ ３ 個 の 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い メ チ ル 基 、 ニ ト リ ル
、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 又 は フ ェ ニ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い も の 、 又 は 、 メ チ ル で 置 換 さ れ
た ２ － テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル ； あ る い は 、
　 ト リ メ チ ル シ リ ル ； あ る い は 、
　 プ ロ ピ ニ ル 置 換 ヒ ド ロ キ シ 又 は テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － ２ － イ ル オ キ シ を 表 し ；
　 Ｒ 2 は 、 窒 素 原 子 が 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル も し く は フ ェ ニ ル で 一 置 換 も し く は ニ 置 換
さ れ て い る 、 モ ノ － も し く は ジ － Ｃ 1 - 3 ア シ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ － S(O) m も し く は S(O) m ア ミ
ノ 、 臭 素 、 塩 素 、 フ ッ 素 、 ニ ト リ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン
化 さ れ て い て も よ い メ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル を 表 し ;
【 ０ １ ９ ０ 】
　 Ｒ 3 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ
ジ ニ ル 、 ２ ， ５ － ピ ロ リ ジ ン － ジ オ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 [1,3,4]オ キ サ ジ ア ゾ ー ル 又 は
ピ ラ ゾ リ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ 部 分 的 も し く は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ い 炭 素
数 １ ～ ２ の ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い も の ； あ る い は 、
　 そ れ ぞ れ が 部 分 的 又 は 全 体 的 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 ま た は ジ エ チ ル ア ミ ノ で
置 換 さ れ て い て も よ い 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル 又 は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ ； あ る い
は 、
　 Ｏ Ｒ 1 8 又 は Ｏ Ｒ 1 8 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル ； あ る い は 、
　 Ｒ 1 9 で 置 換 さ れ て い て も よ い 、 ア ミ ノ 又 は モ ノ － も し く は ジ － （ Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル ） ア ミ
ノ ； あ る い は 、
　 CH 3 C(O)NH-、 R 2 2 O-、 R 2 3 R 2 4 NC(O)-、 R 2 6 CH 2 C(O)N(R 2 1 )-、 NH 2 C(O)メ ト キ シ 又 は R 2 6 C(O)
CH 2 N(R 2 1 )-； あ る い は 、
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　 R 2 3 R 2 4 NC(O)-で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル ケ ニ ル ； あ る い は 、 　
　 ピ ロ ル ジ ニ ル 又 は ピ ロ リ ル で 置 換 さ れ て い る 炭 素 数 ２ ～ ４ の ア ル キ ニ ル ； あ る い は
　 炭 素 数 １ ～ ２ の ア シ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 が 水 素 、 又 は Ｒ 2 3 及 び Ｒ 2 4 は 一 緒 に な っ て モ ル ホ リ ノ を 形 成 し て も よ く ；
な ら び に 、
　 Ｒ 2 6 が モ ル ホ リ ノ で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ９ １ 】
　 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で
あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、
　 Ｇ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ５ － イ ン ド リ ル 、 ３ － オ キ ソ － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ
－ ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン － ８ － イ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ロ リ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ オ
キ サ ゾ ー ル － ７ － イ ル 、 ２ － オ キ ソ － ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ５ － イ ル 又
は ２ － ナ フ チ ル を 表 し 、 Ｇ が １ 個 又 は そ れ よ り 多 く の Ｒ 1 、 Ｒ 2 又 は Ｒ 3 で 置 換 さ れ て い て
も よ く ；
　 Ｘ が 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル を 表 し ；
　 Ｙ が 単 結 合 、 又 は CH 2 (CN)CH 2 -NH-CH 2 、 -CH 2 -、 -NH-CH 2 CH 2 CH 2 -又 は -NH-を 表 し ；
　 Ｚ が モ ル ホ リ ン － ４ イ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ン － ２ イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル
、 ２ － オ キ サ － ５ － ア ザ － ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト － ５ イ ル 、 メ ト キ シ フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ チ ル 、 Ｎ ， Ｎ － ジ メ ト キ シ エ チ ル ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 メ チ ル
ス ル ホ ニ ル 又 は シ ア ノ エ チ ル を 表 し ；
【 ０ １ ９ ２ 】
　 Ｒ 1 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 ｔ － ブ チ ル 、 ｓ ｅ ｃ － ブ チ ル 、 ｔ － ア ミ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ン － ２ － イ ル オ キ シ プ ロ ピ ニ ル 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ニ ル 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、
２ ， ２ － ジ エ チ ル プ ロ ピ オ ニ ル 又 は シ ク ロ ヘ キ サ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 2 が 、 塩 素 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ニ ト リ ル 、 メ チ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ジ ア セ チ ル ア ミ
ノ 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 Ｎ ， Ｎ － ジ （ メ チ ル ス ル ホ ニ ル ） ア ミ ノ 、 メ チ ル ス ル ホ
ニ ル 又 は ト リ ハ ロ メ チ ル ス ル ホ ニ ル を 表 し ；
　 Ｒ 3 が 独 立 し て 、 メ チ ル 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ 、 メ ト キ シ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ プ
ロ ピ ル 、 ジ メ チ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 NH 2 C(O)メ ト キ シ 、 ア セ チ ル 、 ピ ロ リ ジ
ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 モ ル ホ リ ノ 又 は モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル で あ る こ と を 特
徴 と す る 。
【 ０ １ ９ ３ 】
　 さ ら に 別 の 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る
も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 Ｘ が ピ リ ジ ニ ル で あ る 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か
ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 さ ら に 推 奨 さ れ る 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す
る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 ３ － ピ リ ジ ニ ル 位 置 を 介 し て ピ リ ジ ニ ル が Ａ
ｒ に 結 合 し て い る 式 ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 好 ま し く は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ
ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ７ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 で き る 誘 導 体
か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
【 ０ １ ９ ４ 】
1-(4-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ
レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -1イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-ク ロ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -ピ リ ジ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(4-ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
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1-(3-メ チ ル -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[2-メ ト キ シ -5-(1-メ チ ル -1-フ ェ ニ ル -エ チ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-カ ル バ ミ ン 酸  3-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ
ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ ン -2-イ ル ア ミ ノ )-プ ロ ピ ル エ ス テ ル 、
1-(6-t-ブ チ ル -ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ９ ５ 】
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
1,3-ビ ス -[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素
、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,2-ジ メ チ ル -[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -4-イ ル メ チ ル )-2-ヒ ド ロ キ シ -フ ェ
ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(2-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -エ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,3-ジ ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-2-ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,3-ジ メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3
-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(2-p-ト リ
ル オ キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-[2-(2-メ ト キ シ -フ ェ ノ キ シ )-5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4
-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-ナ フ タ レ ン
-1-イ ル -尿 素 、
1-{5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -3-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -2-イ ル オ キ シ )-プ ロ プ -1-イ ニ ル ]-
フ ェ ニ ル }-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿
素 、
【 ０ １ ９ ６ 】
1-{5-t-ブ チ ル -2-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -2-イ ル オ キ シ )-プ ロ プ -1-イ ニ ル ]-フ ェ ニ ル }
-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ ト キ シ -ジ ベ ン ゾ フ ラ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,5-ジ -t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[3-(4-ブ ロ モ -1-メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ヒ ド ロ キ シ -5,6,7,8-テ ト ラ ヒ ド ロ -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(1-ア セ チ ル -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-オ キ サ
ゾ ー ル -5-イ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
【 ０ １ ９ ７ 】
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-[1,3,4]
オ キ サ ジ ア ゾ ー ル -2-イ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
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1-(2-メ ト キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
フ ラ ン -2-カ ル ボ ン 酸  (4-t-ブ チ ル -2-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
1-(2-メ ト キ シ -4-フ ェ ニ ル ア ミ ノ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-メ ト キ シ -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル
)-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ヒ ド ロ キ シ -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
1-(2,2-ジ フ ル オ ロ -ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1,1-ジ メ チ ル -プ ロ ピ ル )-2-フ ェ ノ キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ９ ８ 】
1-[5-(2,2-ジ メ チ ル -プ ロ ピ オ ニ ル )-2-メ チ ル -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
2-ク ロ ロ -5-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-
ウ レ イ ド }-安 息 香 酸 イ ソ プ ロ ピ ル エ ス テ ル 、
1-(4-ア ミ ノ -3,5-ジ ブ ロ モ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ プ -1-イ ニ ル )-2-メ チ ル -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ プ -1-イ ニ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,2-ジ メ チ ル -[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -4-イ ル メ チ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ
ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,3-ジ ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ ト キ シ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-シ ア ノ -シ ク ロ プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ １ ９ ９ 】
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2-ジ エ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -2-イ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-ジ メ チ ル ア ミ ノ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-プ ロ ポ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
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2-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-N-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ア セ ト ア ミ ド 、
1-(2-メ ト キ シ -5-フ ェ ノ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ０ 】
1-(3,3-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4
-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -
ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル -ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル
メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-シ ク ロ ヘ キ シ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,4-ジ メ ト キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -7-イ ル )-3-[4-(6-モ
ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ア ミ ノ -5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-ア セ チ ル -N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -
3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
【 ０ ２ ０ １ 】
1-(6-t-ブ チ ル -4-メ チ ル -3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -8-イ ル )-3-
[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[6-t-ブ チ ル -4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ チ ル )-3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4
]オ キ サ ジ ン -8-イ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -
1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-エ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-イ ソ プ ロ ポ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -4-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -3-エ チ ル ア ミ ノ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ２ 】
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ビ ス (メ タ ン ス ル ホ ン )ア ミ ド 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1-メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-エ タ ン ス ル ホ ニ ル -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-{[ビ ス -(2-メ ト キ シ -エ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1
-イ ル ]-3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
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1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-ジ メ チ ル ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル メ
チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
N-[1-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ
ジ ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ]-ア セ ト ア ミ ド 、
1-(1-ア セ チ ル -3,3-ジ メ チ ル -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン
-4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン ア ミ ド 、
【 ０ ２ ０ ３ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-ト リ フ
ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ニ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-イ ソ ブ チ ル ア ミ ド 、
2-(4-t-ブ チ ル -2-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-
イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ノ キ シ )-ア セ ト ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -3-シ ア ノ -2-メ ト キ シ メ ト キ シ -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -3-シ ア ノ -2-ヒ ド ロ キ シ -ピ リ ジ ン -4-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ４ 】
1-(5-t-ブ チ ル -3-シ ア ノ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(1,3,3-ト
リ メ チ ル -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
エ タ ン ス ル ホ ン 酸 (5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -1
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1-メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(4-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -1イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ５ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
2,2,2-ト リ フ ル オ ロ -エ タ ン ス ル ホ ン 酸 (5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -
4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
N-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ ラ ジ ン -
2-イ ル )-メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
1-[4-(6-{[ビ ス -(2-シ ア ノ -エ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-
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イ ル ]-3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(4-メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -
3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル
)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ -チ オ ピ ラ ン -4-
イ ル ア ミ ノ )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ６ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -4-イ ル ア ミ ノ )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-{[(2-シ ア ノ -エ チ ル )-(テ ト ラ ヒ ド ロ -フ
ラ ン -2-イ ル メ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-メ ト キ シ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-
メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-メ チ ル -3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ペ リ ジ ン -3-カ ル ボ ン 酸 ア ミ ド 、
1-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ペ リ ジ ン -4-カ ル ボ ン 酸 ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(1-オ キ ソ -1l4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(3,3-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4
-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ７ 】
1-{4-[6-(4-ア セ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }
-3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
4-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(2-ピ リ ジ ン -3-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-メ
チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ラ ン -3-イ ル ア ミ ノ )-
メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-{[(2-シ ア ノ -エ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル メ
チ ル -ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(2-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-
メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-オ キ サ -5-ア ザ -ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ
ト -5-イ ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(2-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-
メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
【 ０ ２ ０ ８ 】
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1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(4-ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(4-ピ リ ジ ン -2-イ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[4-(3-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1
-イ ル メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ ニ ル )-ピ リ ジ ン -3-
イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-チ ア -5-ア ザ -ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -
5-イ ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ ラ ジ ン -2-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -8-イ ル )-3-[4-(6-モ
ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ア ミ ノ -5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
【 ０ ２ ０ ９ 】
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-N-メ チ ル -ア セ ト ア ミ ド 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-2,2,2-ト リ フ ル オ ロ -ア セ ト ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-ピ リ ジ ン -3-イ
ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ )-ピ リ ジ ン -3-イ
ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-カ ル バ ミ ン 酸  3
-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル エ ス テ ル 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 。
【 ０ ２ １ ０ 】
　 さ ら な る 推 奨 実 施 形 態 に お い て は 、 本 発 明 は Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も
の で あ り 、 ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 式 ７ で 表 さ れ る 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学
的 に 許 容 で き る 誘 導 体 か ら 選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
1-(3-メ チ ル -ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-
ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,3-ジ ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-2-ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル
ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,3-ジ メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3
-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-{5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -3-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -2-イ ル オ キ シ )-プ ロ プ -1-イ ニ ル ]-
フ ェ ニ ル }-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿
素 、
1-(2-メ ト キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ １ １ 】
1-[5-(2,2-ジ メ チ ル -プ ロ ピ オ ニ ル )-2-メ チ ル -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
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チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ プ -1-イ ニ ル )-2-メ チ ル -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(3-ヒ ド ロ キ シ -プ ロ プ -1-イ ニ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ
ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,2-ジ メ チ ル -[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -4-イ ル メ チ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ
ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2,3-ジ ヒ ド ロ キ シ -プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ
リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ ト キ シ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-(1-シ ア ノ -シ ク ロ プ ロ ピ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[5-t-ブ チ ル -3-(2-ジ エ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-[1,3]ジ オ キ ソ ラ ン -2-イ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ １ ２ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-ジ メ チ ル ア ミ ノ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-プ ロ ポ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-シ ク ロ ヘ キ シ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2,4-ジ メ ト キ シ -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-ニ ト ロ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ア ミ ノ -5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ
タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-ア セ チ ル -N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -
3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
【 ０ ２ １ ３ 】
1-(6-t-ブ チ ル -4-メ チ ル -3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -8-イ ル )-3-
[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-エ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-イ ソ プ ロ ポ キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -3-エ チ ル ア ミ ノ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ

10

20

30

40

50

(108) JP 2005-529098 A 2005.9.29



フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ビ ス (メ タ ン ス ル ホ ン )ア ミ ド 、
1-[5-t-ブ チ ル -2-(1-メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-フ ェ ニ ル ]-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-
イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(2-メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル -5-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル
メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-[4-(6-{[ビ ス -(2-メ ト キ シ -エ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1
-イ ル ]-3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
N-[1-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ
ジ ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ]-ア セ ト ア ミ ド 、
1-(1-ア セ チ ル -3,3-ジ メ チ ル -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン
-4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-プ ロ ピ オ ン ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ
ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ １ ４ 】
1-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-3-(3-ト リ フ
ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ニ ル -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-イ ソ ブ チ ル ア ミ ド 、
2-(4-t-ブ チ ル -2-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-
イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ノ キ シ )-ア セ ト ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ
ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -3-シ ア ノ -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル -7-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
エ タ ン ス ル ホ ン 酸 (5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ミ ジ ン -5-
イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
【 ０ ２ １ ５ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ
リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ
ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
2,2,2-ト リ フ ル オ ロ -エ タ ン ス ル ホ ン 酸 (5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -
4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
N-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ チ ル -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ ラ ジ ン -
2-イ ル )-メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 、
1-[4-(6-{[ビ ス -(2-シ ア ノ -エ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-
イ ル ]-3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(4-メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -
3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル
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)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(1-オ キ ソ -テ ト ラ ヒ ド ロ -チ オ ピ ラ ン -4-
イ ル ア ミ ノ )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(テ ト ラ ヒ ド ロ -ピ ラ ン -4-イ ル ア ミ ノ )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
【 ０ ２ １ ６ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-{[(2-シ ア ノ -エ チ ル )-(テ ト ラ ヒ ド ロ -フ
ラ ン -2-イ ル メ チ ル )-ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-メ ト キ シ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-メ チ ル -3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル メ チ ル )-ピ ペ リ ジ ン -3-カ ル ボ ン 酸 ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(1-オ キ ソ -1l4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ
チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(3,3-ジ メ チ ル -2-オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4
-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(3-オ キ ソ -ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )-ピ
リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
【 ０ ２ １ ７ 】
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[(テ ト ラ ヒ ド ロ -フ ラ ン -3-イ ル ア ミ ノ )-
メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-{[(2-シ ア ノ -エ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル メ
チ ル -ア ミ ノ ]-メ チ ル }-ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2-オ キ サ -5-ア ザ -ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ
ト -5-イ ル メ チ ル )-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(2,6-ジ メ チ ル -モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル
)-ピ リ ジ ン -3-イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-(4-{6-[4-(3-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1
-イ ル メ チ ル ]-ピ リ ジ ン -3-イ ル }-ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(モ ル ホ リ ン -4-カ ル ボ ニ ル )-ピ リ ジ ン -3-
イ ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(5-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ ラ ジ ン -2-イ
ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(6-t-ブ チ ル -3-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -8-イ ル )-3-[4-(6-モ
ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
1-(3-ア ミ ノ -5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ
ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-尿 素 、
N-(5-{4-[3-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-ウ レ イ ド ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-ピ リ ジ
ン -2-イ ル )-ア セ ト ア ミ ド 、
【 ０ ２ １ ８ 】
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-N-メ チ ル -ア セ ト ア ミ ド 、
N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-2,2,2-ト リ フ ル オ ロ -ア セ ト ア ミ ド 、
1-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-3-{4-[6-(ピ リ ジ ン -3-イ ル オ キ シ )-ピ リ ジ ン -3-イ
ル ]-ナ フ タ レ ン -1-イ ル }-尿 素 、
[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ フ タ レ ン -1-イ ル ]-カ ル バ ミ ン 酸  3
-t-ブ チ ル -フ ェ ニ ル エ ス テ ル 、
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N-(5-t-ブ チ ル -2-メ ト キ シ -3-{3-[4-(6-モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル -ピ リ ジ ン -3-イ ル )-ナ
フ タ レ ン -1-イ ル ]-ウ レ イ ド }-フ ェ ニ ル )-メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド 。
　 本 発 明 で と り わ け 好 ま し い の は 、 Ａ と Ｂ と を 含 有 す る 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、
ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ が 、 以 下 の 化 合 物 及 び そ れ ら の 製 薬 学 的 に 許 容 で き る 誘 導 体 か ら
選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 。
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【 ０ ２ １ ９ 】
【 化 １ ０ 】
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【 ０ ２ ２ ０ 】
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ １ 】
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　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 前 記 の ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ に つ い て 言 及 す る 際 は 、 製 薬 学
的 に 許 容 さ れ る 、 存 在 可 能 な い ず れ の 酸 付 加 塩 も 含 ま れ る 。 Ｂ か ら 形 成 す る こ と が で き る
生 理 学 的 又 は 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 と は 、 本 発 明 に よ る と 、 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、
硫 酸 、 硝 酸 、 過 塩 素 酸 、 フ マ ル 酸 、 マ レ イ ン 酸 、 リ ン 酸 、 グ リ コ ー ル 酸 、 乳 酸 、 サ リ チ ル
酸 、 コ ハ ク 酸 、 ト ル エ ン － ｐ － 硫 酸 、 酒 石 酸 、 酢 酸 、 ク エ ン 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ギ 酸
、 安 息 香 酸 、 マ ロ ン 酸 、 ナ フ タ レ ン － ２ － 硫 酸 及 び ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 の 塩 の 中 か ら 選 択
さ れ る 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 意 味 す る 。
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 前 記 の ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ に は 、 存 在 可 能 な い ず れ の ア ル
カ リ 金 属 塩 及 び ア ル カ リ 土 類 金 属 塩 の 形 も 含 ま れ る 。 化 学 式 Ｂ の 化 合 物 が 塩 基 の 塩 の 形 で
存 在 す る 場 合 、 ナ ト リ ウ ム 塩 又 は カ リ ウ ム 塩 が 特 に 推 奨 さ れ る 。
　 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 医 薬 品 の 組 み 合 わ せ は 、 非 経 口 又 は 経 口 で 、 あ る い は 吸 入 で の
投 与 が 推 奨 さ れ る が 、 特 に 後 者 が 好 ま し い 。 経 口 又 は 非 経 口 投 与 の 場 合 は 、 本 発 明 の 医 薬
組 成 物 は 溶 剤 及 び 錠 剤 に し て 投 与 す る こ と が で き る 。 本 発 明 で 推 奨 し て い る よ う に 吸 入 の
場 合 は 、 好 適 な 吸 入 用 粉 末 を 適 切 な カ プ セ ル （ イ ン ハ レ ッ ト (inhalettes)） に 充 填 し て 適
当 な 粉 末 吸 入 器 を 用 い て 投 与 す る こ と で 用 い る こ と が で き る 。 あ る い は 、 好 適 な 吸 入 エ ア
ロ ゾ ル を 施 用 す る こ と で 薬 剤 の 吸 入 を 行 う こ と も で き る 。 Ｈ Ｆ Ａ １ ３ ４ ａ 、 Ｈ Ｆ Ａ ２ ２ ７
又 は こ れ ら の 混 合 物 を 噴 射 剤 ガ ス と し て 含 む 吸 入 エ ア ロ ゾ ル が 挙 げ ら れ る 。 ま た 、 Ａ と Ｂ
と か ら な る 医 薬 品 組 み 合 わ せ を 含 む 好 適 な 溶 液 を 用 い て 薬 剤 を 吸 入 す る こ と も で き る 。
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と は 、 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 と 解 釈
す べ き も の で あ る 。
【 ０ ２ ２ ２ 】
　 そ こ で 、 本 発 明 の も う １ つ の 態 様 は Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ を 含 む 医 薬 組 成 物 に 関 す る 。
　 さ ら に 別 の 本 発 明 の 態 様 は 、 １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 塩 Ａ と １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 化
合 物 Ｂ と を 含 む 吸 入 に 適 し た 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ り 、 Ａ と Ｂ と は 任 意 で あ る が 溶
媒 和 物 又 は 水 和 物 の 形 で あ っ て も よ い 。 こ れ ら の 有 効 成 分 は 単 一 処 方 物 中 で 併 用 し て も よ
い し 、 又 は 別 々 の ２ つ の 処 方 物 に そ れ ぞ れ 含 有 さ せ て も よ い 。 本 発 明 で は 、 有 効 成 分 Ａ と
Ｂ と を 単 一 調 剤 に 含 有 さ せ た 医 薬 組 成 物 が 推 奨 さ れ る 。
　 本 発 明 の 別 の 態 様 は 、 治 療 上 有 効 量 で あ る Ａ と Ｂ と に 加 え て 、 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担
体 又 は 賦 形 剤 を 含 む 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で あ る 。 さ ら に 本 発 明 の 別 の 態 様 は 、 治 療 上
有 効 量 で あ る Ａ と Ｂ と の 他 に 、 製 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 又 は 賦 形 剤 の い ず れ も 含 ま な い
医 薬 組 成 物 に 関 す る 。
　 ま た 、 本 発 明 は 、 治 療 的 な 観 点 か ら ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 で の 治 療 に 禁 忌 が 示 さ れ な い
こ と を 前 提 と し て 、 Ａ と Ｂ を 同 時 又 は 順 次 に 投 与 す る こ と に よ る 上 下 気 道 疾 患 の 治 療 、 と
り わ け 喘 息 、 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 （ Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ ） 及 び ／ 又 は 肺 高 血 圧 の 治 療 の た め に 、 治 療 に
有 効 な 量 の Ａ と Ｂ と を 含 む 医 薬 組 成 物 を 調 製 す る た め に Ａ と Ｂ と を 使 用 す る こ と に 関 す る
。 好 ま し く は 、 本 発 明 は 、 治 療 的 な 観 点 か ら ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 で の 治 療 に 禁 忌 が 示 さ
れ な い こ と を 前 提 と し て 、 Ａ と Ｂ を 同 時 又 は 順 次 に 投 与 す る こ と に よ る 、 肺 高 血 圧 に 関 連
す る 可 能 性 の あ る 喘 息 及 び ／ 又 は 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 （ Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ ） の 治 療 の た め に 、 治 療 に
有 効 な 量 の Ａ と Ｂ と を 含 む 医 薬 組 成 物 を 調 製 す る た め に 前 述 の Ａ と Ｂ と を 使 用 す る こ と に
関 す る も の で あ る 。 肺 高 血 圧 を 治 療 す る た め に 、 治 療 に 有 効 な 量 の Ａ と Ｂ と を 含 む 医 薬 組
成 物 を 調 製 す る た め に 前 述 の Ａ と Ｂ と を 使 用 す る こ と も 、 同 様 に 重 要 で あ る 。
【 ０ ２ ２ ３ 】
　 さ ら に 、 本 発 明 は 、 治 療 的 な 観 点 か ら ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 で の 治 療 に 禁 忌 が 示 さ れ な
い こ と を 前 提 と し て 、 Ａ と Ｂ を 同 時 又 は 順 次 に 投 与 す る こ と に よ る 炎 症 性 又 は 閉 塞 性 気 道
疾 患 の 治 療 、 と り わ け 喘 息 、 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 （ Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ ） 及 び ／ 又 は 肺 高 血 圧 の 治 療 の
た め に 、 前 記 の Ａ の 医 薬 組 成 物 と Ｂ の 医 薬 組 成 物 と の 組 み 合 わ せ を 治 療 上 有 効 な 投 与 量 で
同 時 又 は 順 次 に 使 用 す る こ と に 関 す る 。 好 ま し く は 、 本 発 明 は 、 治 療 的 な 観 点 か ら ｐ ３ ８
キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 で の 治 療 に 禁 忌 が 示 さ れ な い こ と を 前 提 と し て 、 Ａ と Ｂ を 同 時 又 は 順 次 に
投 与 す る こ と に よ る 、 肺 高 血 圧 に 関 連 す る 可 能 性 の あ る 喘 息 及 び ／ 又 は 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患
（ Ｃ Ｏ Ｐ Ｄ ） の 治 療 の た め に 、 前 記 の Ａ の 医 薬 組 成 物 と Ｂ の 医 薬 組 成 物 と の 組 み 合 わ せ を
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治 療 上 有 効 な 投 与 量 で 前 記 の よ う に 使 用 す る こ と に 関 す る も の で あ る 。 肺 高 血 圧 を 治 療 す
る た め に 、 前 記 Ａ の 医 薬 組 成 物 と Ｂ の 医 薬 組 成 物 と の 組 み 合 わ せ を 治 療 上 有 効 な 投 与 量 で
使 用 す る こ と も 、 同 様 に 重 要 で あ る 。
【 ０ ２ ２ ４ 】
　 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ に お い て 、 成 分 Ａ 及 び Ｂ は 、 鏡 像 異 性 体
、 鏡 像 異 性 体 の 混 合 物 、 又 は ラ セ ミ 化 合 物 の 形 で 存 在 す る こ と が で き る 。
　 本 発 明 に よ る 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ に お い て 使 用 で き る ２ 種 の 有 効 成 分 Ａ と Ｂ と の 割 合
は 調 節 可 能 で あ る 。 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ は 、 溶 媒 和 物 又 は 水 和 物 又 の 形 で 存 在 す る こ と が で
き る 。 化 合 物 Ａ 及 び Ｂ の 選 択 次 第 で は 本 発 明 の 範 囲 で 採 用 可 能 な 質 量 比 は 、 様 々 な 化 合 物
に お け る 分 子 量 の 差 異 と そ れ ぞ れ の 効 能 の 違 い を 基 準 と し て 変 わ っ て く る 。 基 本 的 に は 、
本 発 明 の 薬 剤 の 組 み 合 わ せ に お い て は 、 化 合 物 Ａ と Ｂ の 質 量 比 が （ １ ： ８ ０ ０ ） ～ （ ２ ０
： １ ） 、 好 ま し く は （ １ ： ６ ０ ０ ） ～ （ １ ０ ： １ ） の 範 囲 で 含 有 さ れ る と よ い 。 化 合 物 Ａ
と し て イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム 塩 又 は チ オ ト ロ ピ ウ ム 塩 を 含 み 、 か つ ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ と
し て 式 １ 、 ２ 、 ３ ａ 、 ３ ｂ 、 ３ ｃ 、 ３ ｄ 、 ４ 、 ５ 、 ５ ａ 、 ６ 又 は ７ で 表 さ れ る 化 合 物 か ら
選 択 さ れ る 化 合 物 を 含 む 、 特 に 推 奨 さ れ る 薬 剤 の 組 み 合 わ せ に お い て は 、 イ プ ラ ト ロ ピ ウ
ム 又 は チ オ ト ロ ピ ウ ム Ａ ’ 対 Ｂ が （ １ ： ５ ０ ０ ） ～ （ ５ ： １ ） 、 よ り 好 ま し く は （ １ ： ４
５ ０ ） ～ （ １ ： １ ） 、 最 も 好 ま し く は （ １ ： ４ ０ ０ ） ～ （ １ ： １ ０ ０ ） の 割 合 で 存 在 す る
Ａ ： Ｂ の 質 量 比 が 最 も 好 ま し い 。
　 例 え ば 、 本 発 明 の 範 囲 を そ こ に 限 定 す る わ け で は な い が 、 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 推 奨
さ れ る 組 み 合 わ せ に お い て は 、 イ プ ラ ト ロ ピ ウ ム 又 は チ オ ト ロ ピ ウ ム Ａ ’ と ｐ ３ ８ キ ナ ー
ゼ 阻 害 剤 Ｂ と が 以 下 の 質 量 比 で 含 有 さ れ て い る と よ い 。 １ ： ２ ０ ０ 、 １ ： ２ ０ ５ 、 １ ： ２
１ ０ 、 １ ： ２ １ ５ 、 １ ： ２ ２ ０ 、 １ ： ２ ２ ５ 、 １ ： ２ ３ ０ 、 １ ： ２ ３ ５ 、 １ ： ２ ４ ０ 、 １
： ２ ４ ５ 、 １ ： ２ ５ ０ 、 １ ： ２ ５ ５ 、 １ ： ２ ６ ０ 、 １ ： ２ ６ ５ 、 １ ： ２ ７ ０ 、 １ ： ２ ７ ５
、 １ ： ２ ８ ０ 、 １ ： ２ ８ ５ 、 １ ： ２ ９ ０ 、 １ ： ２ ９ ５ 、 １ ： ３ ０ ０ 、 １ ： ３ ０ ５ 、 １ ： ３
１ ０ 、 １ ： ３ １ ５ 、 １ ： ３ ２ ０ 、 １ ： ３ ２ ５ 、 １ ： ３ ３ ０ 、 １ ： ３ ３ ５ 、 １ ： ３ ４ ０ 、 １
： ３ ４ ５ 、 １ ： ３ ５ ０ 。
【 ０ ２ ２ ５ 】
　 Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ を 含 む 本 発 明 に よ る 医 薬 組 成 物 は 、 通 常 、 一 回 の 投 与 で 約 １ ０ ０
～ １ ０ ０ ０ ０ μ ｇ 、 好 ま し く は １ ０ ０ ０ ～ ９ ０ ０ ０ μ ｇ 、 よ り 好 ま し く は １ ５ ０ ０ ～ ８ ０
０ ０ μ ｇ 、 さ ら に は 約 ２ ０ ０ ０ ～ 約 ７ ０ ０ ０ μ ｇ 、 よ り 好 ま し く は 約 ２ ５ ０ ０ ～ ６ ０ ０ ０
μ ｇ の 投 与 量 中 に Ａ と Ｂ と が 一 緒 に 存 在 す る よ う に 投 与 さ れ る 。 例 え ば 、 約 ３ ０ ０ ０ ～ 約
５ ５ ０ ０ μ ｇ の 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ を 、 そ れ を 必 要 と す る 患 者 に 一 日 １ 回
又 は ２ 回 投 与 す る こ と が 好 ま し い 。
　 例 え ば 、 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ に は 、 一 回 の 投 与 で の 投 与 量 の 合 計 が 約 25
00μ ｇ 、 2550μ ｇ 、 2600μ ｇ 、 2650μ ｇ 、 2700μ ｇ 、 2750μ ｇ 、 2800μ ｇ 、 2850μ ｇ 、 29
00μ ｇ 、 2950μ ｇ 、 3000μ ｇ 、 3050μ ｇ 、 3100μ ｇ 、 3150μ ｇ 、 3200μ ｇ 、 3250μ ｇ 、 33
00μ ｇ 、 3350μ ｇ 、 3400μ ｇ 、 3450μ ｇ 、 3500μ ｇ 、 3550μ ｇ 、 3600μ ｇ 、 3650μ ｇ 、 37
00μ ｇ 、 3750μ ｇ 、 3800μ ｇ 、 3850μ ｇ 、 3900μ ｇ 、 3950μ ｇ 、 4000μ ｇ 、 4050μ ｇ 、 41
00μ ｇ 、 4150μ ｇ 、 4200μ ｇ 、 4250μ ｇ 、 4300μ ｇ 、 4350μ ｇ 、 4400μ ｇ 、 4450μ ｇ 、 45
00μ ｇ 、 4550μ ｇ 、 4600μ ｇ 、 4650μ ｇ 、 4700μ ｇ 、 4750μ ｇ 、 4800μ ｇ 、 4850μ ｇ 、 49
00μ ｇ 、 4950μ ｇ 、 5000μ ｇ 、 5050μ ｇ 、 5100μ ｇ 、 5150μ ｇ 、 5200μ ｇ 、 5250μ ｇ 、 53
00μ ｇ 、 5350μ ｇ 、 5400μ ｇ 、 5450μ ｇ 、 5500μ ｇ 、 5550μ ｇ 、 5600μ ｇ 、 5650μ ｇ 、 57
00μ ｇ 、 5750μ ｇ 、 5800μ ｇ 、 5850μ ｇ 、 5900μ ｇ 、 5950μ ｇ 、 6000μ ｇ 、 6050μ ｇ 、 61
00μ ｇ 、 6150μ ｇ 、 6200μ ｇ 、 6250μ ｇ 、 6300μ ｇ 、 6350μ ｇ 、 6400μ ｇ 、 6450μ ｇ 、 65
00μ ｇ 、 6550μ ｇ 、 6600μ ｇ 、 6650μ ｇ 、 6700μ ｇ 、 6750μ ｇ 、 6800μ ｇ 、 6850μ ｇ 、 69
00μ ｇ 、 6950μ ｇ 、 7000μ ｇ 、 7050μ ｇ 、 7100μ ｇ 、 7150μ ｇ 、 7200μ ｇ 、 7250μ ｇ 、 73
00μ ｇ 、 7350μ ｇ 、 7400μ ｇ 、 7450μ ｇ 、 7500μ ｇ 等 と な る よ う に 、 Ａ ’ と ｐ ３ ８ キ ナ ー
ゼ 阻 害 剤 Ｂ の 量 が 含 ま れ る 。 上 記 に 提 案 し た １ 回 の 投 与 に お け る 投 与 量 は 、 実 際 に 記 載 の
数 値 に 限 定 す る と 解 釈 す る の で は な く 、 単 に 投 与 量 の 例 を 意 図 す る に す ぎ な い 。 上 記 の 数
値 の 約 ± ２ ５ μ ｇ の 範 囲 内 で 上 下 す る 投 与 量 も 、 上 に 挙 げ た 数 値 の 一 例 と し て カ バ ー さ れ
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る も の で あ る こ と は 言 う ま で も な い 。 こ れ ら の 投 与 量 の 範 囲 に お い て 、 有 効 成 分 Ａ ’ と Ｂ
と が 前 記 に 規 定 し た 質 量 比 で 存 在 す れ ば よ い 。
【 ０ ２ ２ ６ 】
　 本 発 明 の 範 囲 を 限 定 す る も の で は な い が 、 例 え ば 、 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ
に お い て 、 チ オ ト ロ ピ ウ ム Ａ ’ と ｐ ３ ８ キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 Ｂ と が 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ
の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ
ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 5500
μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 5μ ｇ の Ａ ’ と 700
0μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’
と 3500μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の
Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 10μ
ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 10μ ｇ の Ａ ’ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ の Ｂ 、
18μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ ｇ の
Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 5500μ
ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 18μ ｇ の Ａ ’ と 70
00μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’
と 3500μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の
Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 20μ
ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 20μ ｇ の Ａ ’ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ の Ｂ 、
36μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ ｇ の
Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 5500μ
ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 36μ ｇ の Ａ ’ と 70
00μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’
と 3500μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の
Ａ ’ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 40μ
ｇ の Ａ ’ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 40μ ｇ の Ａ ’ と 7000μ ｇ の Ｂ と い う そ れ ぞ れ の 投 与 量 で 含 ま れ
て い る と よ い 。
【 ０ ２ ２ ７ 】
　 Ａ が 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム を 指 す 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ を 本 発 明 の Ａ と Ｂ と の 推 奨 さ れ る
組 み 合 わ せ と し て 用 い る 場 合 、 １ 回 の 投 与 に お け る 有 効 成 分 Ａ '及 び Ｂ の 量 を 例 と し て 挙
げ た が 、 １ 回 の 投 与 で 与 え ら れ る Ａ 及 び Ｂ の 量 は 下 記 に 相 当 す る 。 即 ち 、 6μ ｇ の Ａ と 250
0μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ
の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ
、 6μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 6μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 12
μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 12μ
ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ
の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 12μ ｇ の
Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ
ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 21
.7μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ
、 21.7μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 21.7μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ
の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 4000
μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と
5500μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 24.1μ ｇ の
Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ
ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 43
.3μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ
、 43.3μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 43.3μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ
の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 4000
μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と
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5500μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 48.1μ ｇ の
Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 。
【 ０ ２ ２ ８ 】
　 Ａ が 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム １ 水 和 物 で あ る 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ を 本 発 明 の Ａ と Ｂ
と の 推 奨 さ れ る 組 み 合 わ せ と し て 用 い る 場 合 、 前 記 に １ 例 と し て 記 載 し た １ 回 の 投 与 に お
け る Ａ '及 び Ｂ の 量 は 、 以 下 の １ 回 の 投 与 で 投 与 さ れ る Ａ 及 び Ｂ の 量 に 対 応 す る 。 即 ち 、 6
.2μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、
6.2μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ
、 6.2μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の
Ｂ 、 6.2μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 3000μ
ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 45
00μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ
と 6000μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 12.5μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ
の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 22.5
μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、
22.5μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の
Ｂ 、 22.5μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の
Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ
、 25μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、
25μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 25μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 45
μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 4000μ ｇ の Ｂ 、 45μ
ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 5500μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ
の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 45μ ｇ の Ａ と 7000μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の
Ａ と 2500μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 3000μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 3500μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ
と 4000μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 4500μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 5000μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と
5500μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 6000μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 6500μ ｇ の Ｂ 、 50μ ｇ の Ａ と 70
00μ ｇ の Ｂ 。
【 ０ ２ ２ ９ 】
　 本 発 明 に よ る Ａ と Ｂ と の 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ は 、 吸 入 又 は 鼻 か ら 投 与 す る こ と が 好 ま
し い 。 そ の た め に は 、 成 分 Ａ 及 び Ｂ は 、 吸 入 可 能 な 形 態 で 利 用 で き な け れ ば な ら な い 。 吸
入 可 能 な 調 剤 と し て は 、 吸 入 性 粉 末 、 噴 射 剤 を 含 有 す る 計 量 エ ア ロ ゾ ル 又 は 噴 射 剤 を 含 ま
な い 吸 入 溶 剤 が 挙 げ ら れ る 。 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 含 有 す る 本 発 明 に よ る 吸 入
粉 末 は 、 該 有 効 成 分 の み か ら な る も の 、 ま た は 有 効 成 分 と 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と の
混 合 物 か ら な る も の で も よ い 。 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 噴 射 剤 を 含 有 し な い 吸 入 性 溶 剤 と
し て は 、 濃 縮 物 ま た は 直 ぐ に 使 用 で き る 無 菌 の 吸 入 性 溶 剤 も 含 ま れ る 。 本 発 明 の 調 剤 は 、
有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 一 緒 に し て １ つ の 処 方 に 含 有 さ せ て も よ い し 、 ま た は ２
つ の 別 々 の 処 方 に し て 含 有 さ せ て も よ い 。 本 発 明 の 範 囲 に お い て 使 用 可 能 な 処 方 に つ い て
は 、 本 願 明 細 書 の 次 の パ ー ト で さ ら に 詳 細 に 説 明 す る 。
【 ０ ２ ３ ０ 】
Ａ ） 本 発 明 に よ る 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 含 む 吸 入 性 粉 末 ：
　 本 発 明 に よ る 吸 入 性 粉 末 は 、 Ａ 及 び Ｂ の み を 含 む か 、 又 は 生 理 的 に 許 容 さ れ る 適 当 な 賦
形 剤 と 混 合 し て 含 む か の い ず れ で も よ い 。
　 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ が 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と の 混 合 物 と し て 存 在 す る 場 合 、 以 下 の
生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 を 使 用 し て 本 発 明 に よ る 吸 入 性 粉 末 を 調 製 す る こ と が で き る ：
単 糖 類 （ 例 え ば 、 グ ル コ ー ス 又 は ア ラ ビ ノ ー ス ） 、 二 糖 類 （ 例 え ば 、 ラ ク ト ー ス 、 サ ッ カ
ロ ー ス 、 マ ル ト ー ス ） 、 オ リ ゴ 糖 お よ び 多 糖 類 （ 例 え ば 、 デ キ ス ト ラ ン ） 、 多 価 ア ル コ ー
ル （ 例 え ば 、 ソ ル ビ ト ー ル 、 マ ン ニ ト ー ル 、 キ シ リ ト ー ル ） 、 塩 （ 例 え ば 、 塩 化 ナ ト リ ウ
ム 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム ） あ る い は 、 こ れ ら 賦 形 剤 相 互 の 混 合 物 。 好 ま し く は 、 単 糖 類 又 は 二
糖 類 が 使 用 さ れ 、 ラ ク ト ー ス 又 は グ ル コ ー ス の 使 用 が 特 に 好 ま し く 、 限 定 は さ れ な い が 、
そ の 水 和 物 の 形 が 好 ま し い 。 本 発 明 の 目 的 に と っ て 、 ラ ク ト ー ス が 特 に 好 ま し い 賦 形 剤 で
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あ り 、 ラ ク ト ー ス 一 水 和 物 が 最 も 好 ま し い 。
　 本 発 明 に よ る 吸 入 性 粉 末 の 範 囲 に お い て 、 賦 形 剤 の 最 大 平 均 粒 子 径 は ２ ５ ０ μ ｍ ま で 、
好 ま し く は １ ０ ～ １ ５ ０ μ ｍ 、 最 も 好 ま し く は １ ５ ～ ８ ０ μ ｍ の 範 囲 で あ る 。 上 記 の 賦 形
剤 に 平 均 粒 径 １ ～ ９ μ ｍ の よ り 微 細 な 賦 形 剤 画 分 を 添 加 す る こ と が 適 切 で あ る と 考 え ら れ
る 場 合 も あ ろ う 。 こ れ ら の よ り 微 細 な 賦 形 剤 も 、 本 願 明 細 書 中 で 前 に 列 挙 し た 使 用 可 能 な
賦 形 剤 の 群 か ら 選 択 さ れ る 。 最 終 的 に 本 発 明 に よ る 吸 入 性 粉 末 を 調 製 す る た め に は 、 平 均
粒 径 が 好 ま し く は ０ ． ５ ～ １ ０ μ ｍ 、 よ り 好 ま し く は １ ～ ５ μ ｍ に 微 細 化 し た 有 効 成 分 Ａ
及 び Ｂ を 、 賦 形 剤 混 合 物 に 添 加 す る 。 粉 砕 し 、 微 粉 化 し 、 最 後 に 上 記 成 分 を 一 緒 に 混 合 す
る こ と に よ る 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 の 製 造 方 法 は 従 来 か ら 公 知 で あ る 。 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末
は 、 Ａ と Ｂ の 両 方 を 含 む 単 一 の 粉 末 混 合 物 の 状 態 、 ま た は Ａ も し く は Ｂ の み を 含 む 別 々 の
吸 入 粉 末 の 状 態 の い ず れ か に 調 製 し 、 投 与 す る こ と が で き る 。
【 ０ ２ ３ １ 】
　 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 は 、 従 来 か ら 公 知 の 吸 入 器 を 用 い て 投 与 す る こ と が で き る 。 Ａ 及 び
Ｂ に 加 え て 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 を 含 む 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 は 、 例 え ば 、 Ｕ Ｓ 457063
0Ａ に 記 載 さ れ て い る よ う な 計 量 チ ャ ン バ ー を 用 い た 供 給 源 か ら 一 回 分 の 投 与 量 を 放 出 す
る 吸 入 器 を 用 い て 、 又 は Ｄ Ｅ 3625685Ａ に 記 載 さ れ て い る よ う な 他 の 手 段 で 投 与 す る こ と
が で き る 。 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 を 任 意 で あ る が 一 緒 に 用 い て も よ い 、 Ａ と Ｂ と を 含
む 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 は 、 例 え ば 「 Ｔ ｕ ｒ ｂ ｕ ｈ ａ ｌ ｅ ｒ （ 登 録 商 標 ） 」 と い う 名 前 で 知
ら れ て い る 吸 入 器 を 用 い て 、 又 は 、 例 え ば Ｅ Ｐ 237507Ａ に 開 示 さ れ て い る よ う な 吸 入 器 を
用 い て 投 与 す る こ と も で き る 。 好 ま し く は 、 Ａ と Ｂ と に 加 え て 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤
を 含 む 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 は 、 例 え ば Ｗ Ｏ 94/28958に 記 載 さ れ て い る よ う な 吸 入 器 で 使 用
す る 、 カ プ セ ル （ 所 謂 イ ン ハ レ ッ ト (inhalettes)を 生 成 す る た め の も の )内 に 充 填 す る 。
　 図 １ に 、 イ ン ハ レ ッ ト 内 の 本 発 明 の 医 薬 品 組 み 合 わ せ を 投 与 す る た め の 特 に 好 ま し い 吸
入 器 を 示 す 。
【 ０ ２ ３ ２ 】
　 図 １ の 吸 入 器 は 、 ２ 個 の 窓 ２ を 含 む ハ ウ ジ ン グ １ と 、 空 気 導 入 口 を 有 し 、 か つ ス ク リ ー
ン ハ ウ ジ ン グ ４ を 介 し て 固 定 さ れ て い る ス ク リ ー ン ５ を 備 え た デ ッ キ ３ と 、 デ ッ キ ３ に 接
続 し 、 か つ ２ 本 の 尖 っ た ピ ン ７ を 備 え バ ネ ８ に 対 し て 可 動 型 の 押 し ボ タ ン ９ を 有 す る 吸 入
チ ャ ン バ ー ６ と 、 ス ピ ン ド ル １ ０ を 介 し て ハ ウ ジ ン グ １ 、 デ ッ キ ３ 及 び カ バ ー １ １ と 接 続
し 、 跳 ね 上 げ 式 で 開 閉 可 能 な マ ウ ス ピ ー ス １ ２ と 、 カ プ セ ル チ ャ ン バ ー ６ を 中 心 と し た 中
央 領 域 で 、 ス ク リ ー ン ハ ウ ジ ン グ ４ 及 び ス ク リ ー ン ５ の 下 に 位 置 す る 、 直 径 １ ｍ ｍ 未 満 の
３ 個 の 穴 １ ３ と に よ っ て 特 徴 づ け ら れ る 。
　 空 気 は 主 に ヒ ン ジ 近 傍 の デ ッ キ ３ と ベ ー ス １ の 間 か ら 吸 入 器 に 流 入 す る 。 こ の 領 域 で は
デ ッ キ の 幅 の 方 が 狭 い の で 、 空 気 が 流 入 す る ス リ ッ ト が 形 成 さ れ る 。 そ の 後 、 空 気 が 逆 流
し 、 導 入 管 か ら カ プ セ ル チ ャ ン バ ー ６ に 入 り 込 む 。 こ の 空 気 の 流 れ は さ ら に フ ィ ル タ ー 及
び フ ィ ル タ ー ホ ル ダ を 通 っ て マ ウ ス ピ ー ス に 流 れ る 。 一 部 の 少 量 の 空 気 が マ ウ ス ピ ー ス と
デ ッ キ と の 間 に 入 り 、 フ ィ ル タ ー ホ ル ダ と デ ッ キ の 間 を 通 っ て 本 流 へ と 合 流 す る 。 製 造 上
の 公 差 が あ る の で 、 フ ィ ル タ ー ホ ル ダ と デ ッ キ と の 間 の 実 際 の ス リ ッ ト 幅 に よ っ て は 上 記
の 空 気 の 流 れ に は い く ら か 不 確 定 な こ と も あ る 。 ツ ー ル 類 が 新 し い か 再 生 し た も の で あ る
か に よ っ て は 、 吸 入 器 の 流 動 抵 抗 値 は 目 標 と す る 値 か ら 少 々 ず れ る こ と も あ る 。 こ の ず れ
を 修 正 す る た め に 、 デ ッ キ に は 、 カ プ セ ル チ ャ ン バ ー ６ を 中 心 と し た 中 央 領 域 で 、 か つ ス
ク リ ー ン ハ ウ ジ ン グ ４ 及 び ス ク リ ー ン ５ の 下 に 位 置 す る と こ ろ に 、 直 径 １ ｍ ｍ 未 満 の ３ 個
の 穴 １ ３ が あ る 。 こ れ ら の 穴 １ ３ を 通 っ て 空 気 は ベ ー ス か ら 空 気 流 の 主 流 へ と 流 れ 、 吸 入
器 の 流 動 抵 抗 を わ ず か に 下 げ る 。 平 均 流 動 抵 抗 が 目 標 値 と 一 致 す る よ う に ツ ー ル 内 に 適 切
な イ ン サ ー ト を 設 け る こ と に よ っ て 穴 １ ３ の 実 際 の 直 径 を 選 択 す る こ と が で き る 。
　 前 記 の 好 ま し い 使 用 の た め に 、 本 発 明 に よ る 吸 入 性 粉 末 を カ プ セ ル （ 吸 入 器 ） に 充 填 す
る 場 合 、 各 カ プ セ ル の 吸 入 性 粉 末 の 充 填 量 は １ ～ ３ ０ ｍ ｇ 、 好 ま し く は ３ ～ ２ ０ ｍ ｇ 、 よ
り 好 ま し く は ５ ～ １ ０ ｍ ｇ で あ る と よ い 。 本 発 明 に よ れ ば 、 前 記 し た 単 回 投 与 の 際 の Ａ ’
及 び Ｂ の 投 与 量 を 一 緒 に 、 ま た は 別 々 に し て カ プ セ ル 内 に 収 容 す る 。
【 ０ ２ ３ ３ 】
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Ｂ ） 本 発 明 の 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 含 む 、 噴 射 剤 ガ ス 推 進 式 吸 入 エ ア ロ ゾ ル ：
　 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 ガ ス 含 有 吸 入 エ ア ロ ゾ ル は 、 噴 射 剤 ガ ス 中 に 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ を 溶
解 又 は 分 散 さ せ て 含 む こ と が で き る 。 Ａ 及 び Ｂ は 別 々 の 処 方 又 は 単 一 調 剤 中 に 存 在 さ せ る
こ と が で き 、 そ の 中 で Ａ 及 び Ｂ が 両 方 と も 溶 解 ま た は 分 散 さ れ て い る か 、 あ る い は ど ち ら
か 一 方 の 成 分 の み が 溶 解 さ れ 他 方 が 分 散 さ れ て い る か の い ず れ か で あ る 。 本 発 明 の 吸 入 エ
ア ロ ゾ ル の 調 製 に 使 用 で き る 噴 射 剤 ガ ス に つ い て は 従 来 技 術 か ら 既 知 で あ る 。 適 当 な 噴 射
剤 ガ ス は 、 ｎ － プ ロ パ ン 、 ｎ － ブ タ ン 又 は イ ソ ブ タ ン な ど の 炭 化 水 素 化 合 物 、 及 び メ タ ン
、 エ タ ン 、 プ ロ パ ン 、 ブ タ ン 、 シ ク ロ プ ロ パ ン 又 は シ ク ロ ブ タ ン の フ ッ 素 化 誘 導 体 な ど の
ハ ロ 炭 化 水 素 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る 。 上 記 噴 射 剤 ガ ス は 、 単 独 で ま た は そ の 混 合 物 と し て
使 用 で き る 。 特 に 好 ま し い 噴 射 剤 ガ ス は 、 Ｔ Ｇ １ ３ ４ ａ （ 1,1,1,2-テ ト ラ フ ル オ ロ エ タ ン
） 、 Ｔ Ｇ ２ ２ ７ （ 1,1,1,2,3,3,3-ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ パ ン ） 及 び こ れ ら の 混 合 物 か ら 選 択
さ れ る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル カ ン 誘 導 体 で あ る 。
　 本 発 明 の 噴 射 剤 推 進 式 吸 入 エ ア ロ ゾ ル に は 、 補 助 溶 剤 、 安 定 剤 、 界 面 活 性 剤 、 酸 化 防 止
剤 、 滑 剤 及 び ｐ Ｈ 調 節 剤 等 の 他 の 成 分 も 含 ま せ る こ と が で き る 。 こ れ ら の 成 分 は す べ て 、
当 分 野 に お い て 公 知 で あ る 。
　 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 ガ ス を 含 有 し た 吸 入 エ ア ロ ゾ ル に は 、 有 効 成 分 Ａ 及 び ／ 又 は Ｂ を ５
質 量 ％ ま で 含 有 さ せ る こ と が で き る 。 本 発 明 の エ ア ロ ゾ ル に は 、 有 効 成 分 Ａ 及 び ／ 又 は Ｂ
を 、 例 え ば 0.002～ ５ 質 量 ％ 、 0.01～ ３ 質 量 ％ 、 0.015～ ２ 質 量 ％ 、 0.1～ ２ 質 量 ％ 、 0.5～
２ 質 量 ％ 又 は 0.5～ 1.5質 量 ％ で 含 ま せ る こ と が で き る 。
　 有 効 成 分 Ａ 及 び ／ 又 は Ｂ が 分 散 状 態 で 存 在 す る 場 合 は 、 該 有 効 成 分 粒 子 の 平 均 粒 子 径 は
１ ０ μ ｍ ま で が 好 ま し く 、 さ ら に 好 ま し く は ０ ． １ ～ ５ μ ｍ 、 よ り 好 ま し く は １ ～ ５ μ ｍ
で あ る 。
【 ０ ２ ３ ４ 】
　 前 述 の 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 推 進 式 吸 入 エ ア ロ ゾ ル は 、 当 分 野 に お い て 公 知 の 吸 入 器 (計
量 噴 霧 吸 入 器 （ Ｍ Ｄ Ｉ ） ） を 用 い て 投 与 す る こ と が で き る 。 従 っ て 、 本 発 明 の 別 の 態 様 と
し て は 、 噴 射 剤 推 進 式 エ ア ロ ゾ ル を 投 与 す る の に 適 し た １ 種 又 は そ れ よ り 多 く の 吸 入 器 と
組 み 合 わ せ た 、 前 述 の よ う な 噴 射 剤 推 進 式 エ ア ロ ゾ ル 状 態 の 医 薬 組 成 物 に 関 す る 。 更 に 、
本 発 明 は 、 前 述 の 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 ガ ス を 含 有 し た エ ア ロ ゾ ル を 収 容 し た こ と を 特 徴 と
す る 吸 入 器 に 関 す る も の で あ る 。 ま た 、 本 発 明 は 、 適 切 な バ ル ブ を つ け て 適 当 な 吸 入 器 に
い れ て 使 用 で き 、 か つ 本 発 明 に よ る 上 記 の 噴 射 剤 ガ ス 含 有 吸 入 エ ア ロ ゾ ル の １ 種 を 収 容 す
る 、 カ ー ト リ ッ ジ に 関 す る 。 適 当 な カ ー ト リ ッ ジ 、 さ ら に は 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 ガ ス 含 有
吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル を カ ー ト リ ッ ジ に 充 填 す る 方 法 に つ い て は 、 従 来 技 術 か ら 公 知 で あ る 。
【 ０ ２ ３ ５ 】
Ｃ ） 本 発 明 の 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 含 む 、 噴 射 剤 を 使 用 し な い 吸 入 性 溶 液 又 は
懸 濁 液 ：
　 本 発 明 に よ る 有 効 成 分 の 組 み 合 わ せ は 、 噴 射 剤 を 使 わ な い 吸 入 性 溶 液 及 び 懸 濁 液 の 状 態
で 使 用 す る こ と が 特 に 好 ま し い 。 使 用 す る 溶 媒 は 水 性 又 は ア ル コ ー ル 性 が よ く 、 好 ま し く
は エ タ ノ ー ル 性 溶 液 で あ る 。 溶 媒 と し て は 、 水 を 単 独 で 用 い る か 、 又 は 水 と エ タ ノ ー ル と
の 混 合 物 が よ い 。 水 に 対 す る エ タ ノ ー ル の 相 対 的 な 割 合 は 制 限 さ れ な い が 、 そ の 最 大 値 は
７ ０ 容 量 ％ ま で 、 よ り 好 ま し く は ６ ０ 容 量 ％ ま で 、 最 も 好 ま し く は ３ ０ 容 量 ％ ま で で あ る
。 残 り の 容 量 は 水 で 構 成 さ れ る 。 Ａ 及 び Ｂ を 別 個 に 又 は 一 緒 に 含 有 す る 溶 液 又 は 懸 濁 液 は
、 適 当 な 酸 を 用 い て ｐ Ｈ 値 が ２ ～ ７ 、 好 ま し く は ２ ～ ５ に な る よ う に 調 整 す る 。 ｐ Ｈ 値 は
無 機 又 は 有 機 の 酸 か ら 選 択 さ れ る 酸 を 用 い て 調 整 す れ ば よ い 。 好 適 な 無 機 酸 の 例 と し て は
、 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硝 酸 、 硫 酸 及 び ／ 又 は リ ン 酸 が 挙 げ ら れ る 。 特 に 好 適 な 有 機 酸 の 例
と し て は 、 ア ス コ ル ビ ン 酸 、 ク エ ン 酸 、 リ ン ゴ 酸 、 酒 石 酸 、 マ レ イ ン 酸 、 コ ハ ク 酸 、 フ マ
ル 酸 、 酢 酸 、 ギ 酸 及 び ／ 又 は プ ロ ピ オ ン 酸 等 が 挙 げ ら れ る 。 推 奨 さ れ る 無 機 酸 は 塩 酸 及 び
硫 酸 で あ る 。 ま た 、 有 効 成 分 の １ つ と 一 緒 に な っ て 酸 付 加 塩 を す で に 形 成 し て い る 酸 を 使
用 す る こ と も 可 能 で あ る 。 有 機 酸 の 中 で は 、 ア ス コ ル ビ ン 酸 、 フ マ ル 酸 及 び ク エ ン 酸 が 好
ま し い 。 所 望 で あ れ ば 上 記 の 酸 の 混 合 物 を 用 い る こ と も で き 、 特 に 、 酸 性 化 特 性 に 加 え て
、 例 え ば 香 料 、 酸 化 防 止 剤 又 は 錯 化 剤 と し て の 特 性 を 有 す る 酸 、 例 え ば ク エ ン 酸 又 は ア ス
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コ ル ビ ン 酸 等 の 場 合 は 、 混 合 し て 用 い る と よ い 。 本 発 明 に よ る と 、 塩 酸 を 用 い て ｐ Ｈ 値 を
調 整 す る こ と が 特 に 好 ま し い 。
　 本 発 明 で は 、 エ デ ト 酸 （ Ｅ Ｄ Ｔ Ａ ） 又 は そ の 公 知 の 塩 の １ つ で あ る エ デ ト 酸 ナ ト リ ウ ム
を 安 定 剤 又 は 錯 化 剤 と し て 添 加 す る こ と は 、 本 発 明 の 処 方 に お い て は 不 要 で あ る 。 実 施 形
態 に よ っ て は 、 こ の 化 合 物 ま た は こ れ ら の 化 合 物 類 を 含 ん で も よ い 。 推 奨 実 施 形 態 に お い
て 、 エ デ ト 酸 ナ ト リ ウ ム 基 準 の 含 有 量 は 、 １ ０ ０ ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ 未 満 、 好 ま し く は ５ ０
ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ 未 満 、 さ ら に 好 ま し く は ２ ０ ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ 未 満 で あ る 。 一 般 に 、 エ
デ ト 酸 ナ ト リ ウ ム の 含 有 量 が ０ ～ １ ０ ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ の 範 囲 と な る 吸 入 性 溶 剤 が 好 ま し
い 。
【 ０ ２ ３ ６ 】
　 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 な し の 吸 入 性 溶 剤 に は 、 補 助 溶 剤 及 び ／ 又 は 他 の 賦 形 剤 を 添 加 す る
こ と が で き る 。 好 ま し い 補 助 溶 剤 は 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 又 は 他 の 極 性 基 を 含 む も の で 、 例 え
ば ア ル コ ー ル 類 、 特 に イ ソ プ ロ ピ ル ア ル コ ー ル と 、 グ リ コ ー ル 類 、 特 に プ ロ ピ レ ン グ リ コ
ー ル 、 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 ポ リ プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 グ リ コ ー ル エ ー テ ル 、 グ リ
セ ロ ー ル と 、 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン ア ル コ ー ル 類 と ポ リ オ キ シ エ チ レ ン 脂 肪 酸 エ ス テ ル 類 と
で あ る 。 本 明 細 書 に お け る 賦 形 剤 及 び 添 加 剤 と い う 用 語 は 、 そ れ 自 体 は 活 性 物 質 で は な い
が 、 １ 種 ま た は そ れ よ り 多 く の 活 性 物 質 と 共 に 薬 理 的 に 好 適 な 溶 媒 中 で 処 方 し て 、 該 活 性
物 質 を 含 む 処 方 物 の 定 性 的 特 性 を 改 善 す る こ と が で き る 、 薬 理 的 に 許 容 さ れ る 任 意 の 物 質
を 意 味 す る 。 こ れ ら の 物 質 は 薬 理 的 作 用 を 持 た な い こ と が 好 ま し い が 、 所 望 の 療 法 と の 関
連 に お い て 容 易 に 認 識 で き る よ う な 薬 理 作 用 は 持 た な い か 、 少 な く と も 望 ま し く な い 薬 理
作 用 を 有 し て い な い こ と が 好 ま し い 。 賦 形 剤 及 び 添 加 剤 と し て は 、 例 え ば 大 豆 レ シ チ ン 、
オ レ イ ン 酸 、 ポ リ ソ ル ベ ー ト な ど の ソ ル ビ タ ン エ ス テ ル 類 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン な ど の
界 面 活 性 剤 、 他 の 安 定 剤 、 錯 化 剤 、 最 終 薬 剤 処 方 物 の 品 質 保 持 期 間 を 保 証 又 は 延 長 す る 酸
化 防 止 剤 及 び ／ 又 は 保 存 剤 、 香 味 付 与 剤 、 ビ タ ミ ン 類 及 び ／ 又 は 当 分 野 に お い て 公 知 の 他
の 添 加 剤 が 含 ま れ る 。 ま た 、 該 添 加 剤 に は 、 等 張 剤 と し て 例 え ば 塩 化 ナ ト リ ウ ム な ど の 薬
理 的 に 許 容 さ れ る 塩 が 含 ま れ る 。
　 好 ま し い 賦 形 剤 と し て は 、 例 え ば ｐ Ｈ の 調 節 に 使 用 さ れ て い な い の で あ れ ば ア ス コ ル ビ
ン 酸 、 さ ら に は ビ タ ミ ン Ａ 、 ビ タ ミ ン Ｅ 、 ト コ フ ェ ロ ー ル 及 び 人 体 で 産 生 す る 同 様 な ビ タ
ミ ン 類 及 び プ ロ ビ タ ミ ン 類 等 の 酸 化 防 止 剤 が 挙 げ ら れ る 。 保 存 剤 を 使 用 し て 病 原 体 に よ る
汚 染 か ら 該 処 方 物 を 保 護 す る こ と が で き る 。 適 当 な 保 存 剤 は 当 分 野 に お い て 公 知 の も の で
あ り 、 特 に 当 分 野 に お い て 公 知 の 濃 度 の 、 塩 化 セ チ ル ピ リ ジ ニ ウ ム 、 塩 化 ベ ン ズ ア ル コ ニ
ウ ム 又 は 安 息 香 酸 も し く は 安 息 香 酸 ナ ト リ ウ ム な ど の 安 息 香 酸 塩 で あ る 。 上 記 の 保 存 剤 は
、 好 ま し く は ５ ０ ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ ま で 、 よ り 好 ま し く は ５ ～ ２ ０ ｍ ｇ ／ １ ０ ０ ｍ ｌ の 範
囲 の 濃 度 で 存 在 し て い る こ と が 好 ま し い 。
【 ０ ２ ３ ７ 】
　 好 ま し い 処 方 物 は 、 溶 剤 と し て の 水 お よ び 有 効 成 分 Ａ と Ｂ と の 組 み 合 わ せ の ほ か に 、 塩
化 ベ ン ズ ア ル コ ニ ウ ム 及 び エ デ ト 酸 ナ ト リ ウ ム の み を 含 む も の で あ る 。 エ デ ト 酸 ナ ト リ ウ
ム を 含 有 さ せ な い 推 奨 実 施 形 態 も あ る 。
　 本 発 明 の 噴 射 剤 を 使 用 し な い 吸 入 性 溶 剤 は 、 特 に 、 治 療 上 の 投 与 量 に あ た る 少 量 の 液 体
処 方 物 を 数 秒 間 以 内 で 霧 状 に し て 治 療 用 の 吸 入 に 適 し た エ ア ロ ゾ ル を 生 成 す る こ と が で き
る タ イ プ の 吸 入 器 を 用 い て 投 与 さ れ る 。 本 発 明 の 範 囲 内 に お い て 、 １ ０ ０ μ Ｌ 未 満 、 好 ま
し く は ５ ０ μ Ｌ 未 満 、 よ り 好 ま し く は １ ０ ～ ３ ０ μ Ｌ の 量 の 有 効 成 分 溶 液 を 、 好 ま し く は
１ 回 の ス プ レ ー 操 作 で 霧 状 に す る こ と が で き 、 そ の 結 果 、 平 均 粒 径 が ２ ０ μ ｍ 未 満 、 好 ま
し く は １ ０ μ ｍ 未 満 の エ ア ロ ゾ ル を 、 該 エ ア ロ ゾ ル の う ち で 吸 入 さ れ う る 部 分 が 治 療 上 の
有 効 量 に 相 当 す る よ う に 生 成 す る こ と の で き る 吸 入 器 が 好 ま し い 吸 入 器 で あ る 。
　 吸 入 用 液 状 医 薬 組 成 物 の 定 量 を 噴 射 剤 無 し で 放 出 す る た め の こ の 種 の 装 置 に つ い て は 、
例 え ば 国 際 特 許 出 願 Ｗ Ｏ 91/14468及 び Ｗ Ｏ 97/12687（ 特 に 図 ６ ａ 及 び 図 ６ ｂ 参 照 ） に 記 載
さ れ て い る 。 こ れ ら に 記 載 さ れ て い る ネ ブ ラ イ ザ ー （ 装 置 ） は 、 Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録
商 標 ） と い う 名 称 で 知 ら れ て い る 。
【 ０ ２ ３ ８ 】
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　 こ の ネ ブ ラ イ ザ ー （ Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） ） を 効 果 的 に 利 用 し て 、 有 効 成 分 Ａ
及 び Ｂ の 組 み 合 わ せ を 含 む 本 発 明 の 吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル を 生 成 す る こ と が で き る 。 こ の 装 置
は 、 形 状 が 円 筒 状 で 、 長 さ ９ ～ １ ５ ｃ ｍ 及 び 幅 ２ ～ ４ ｃ ｍ 未 満 の 取 り 扱 い 易 い サ イ ズ で あ
る た め に 、 患 者 は 常 に 携 行 す る こ と が で き る 。 こ の ネ ブ ラ イ ザ ー は 、 高 圧 を 用 い て 小 さ な
ノ ズ ル か ら 医 薬 処 方 物 の 所 定 の 量 を 噴 霧 し て 、 吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル を 生 成 す る も の で あ る 。
　 好 ま し い 噴 霧 器 は 、 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 と 、 ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ と 、 ノ ズ ル と 、 ロ ッ ク 機
構 と 、 バ ネ ハ ウ ジ ン グ と 、 バ ネ と 、 貯 蔵 容 器 の み か ら 実 質 的 に な り 、
　 － 　 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 固 定 さ れ 、 か つ 一 端 に は ノ ズ ル 又 は ノ ズ ル 装 置 を 備 え た ノ ズ
ル 本 体 を 含 む ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ 、
　 － 　 バ ル ブ 本 体 を 備 え た 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー 、
　 － 　 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー が 中 に 固 定 さ れ て お り 、 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 配 置 さ れ た 動 力 取
り 出 し フ ラ ン ジ 、
　 － 　 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 位 置 す る ロ ッ ク 機 構 、
　 － 　 内 部 に バ ネ を 収 容 し 、 回 転 軸 受 け に よ っ て 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 回 動 可 能 に 取 り 付
け ら れ て い る バ ネ ハ ウ ジ ン グ 、
　 － 　 バ ネ ハ ウ ジ ン グ 上 に 軸 方 向 に 取 り 付 け ら れ て い る 下 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 、 と に よ っ て
特 徴 づ け ら れ る 。
　 バ ル ブ 本 体 を 備 え た 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー は 、 Ｗ Ｏ 97/12687に 開 示 さ れ て い る 装 置 に 対 応 す
る 。 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー は 、 ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ の シ リ ン ダ 内 に 一 部 が 突 き 出 て お り 、 シ リ ン
ダ 内 を 軸 方 向 に 移 動 で き る 。 特 に 図 １ 乃 至 図 ４ 、 と り わ け 図 ３ 及 び そ れ に 関 連 す る 説 明 部
分 に 言 及 さ れ て い る 。 バ ル ブ 本 体 を 備 え た 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー は 、 バ ネ が 作 動 し た 瞬 間 に 、
そ の 高 圧 末 端 に お い て 、 流 体 、 即 ち 定 量 の 有 効 成 分 溶 液 に 対 し て ５ ～ ６ ０ Ｍ Ｐ ａ （ 約 ５ ０
～ ６ ０ ０ ｂ ａ ｒ ） 、 好 ま し く は １ ０ ～ ６ ０ Ｍ Ｐ ａ （ 約 １ ０ ０ ～ ６ ０ ０ ｂ ａ ｒ ） の 圧 力 を 及
ぼ す 。 １ 回 の ス プ レ ー で の 量 は 好 ま し く は １ ０ ～ ５ ０ μ Ｌ 、 特 に 好 ま し く は １ ０ ～ ２ ０ μ
Ｌ で 、 最 も 好 ま し く は １ ５ μ Ｌ で あ る 。
【 ０ ２ ３ ９ 】
　 バ ル ブ 本 体 は 、 好 ま し く は 、 バ ル ブ 本 体 に 面 し た 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー の 端 部 に 取 り 付 け ら
れ る 。
　 ノ ズ ル 本 体 内 の ノ ズ ル は 微 細 構 造 を 施 さ れ て い る こ と が 好 ま し く 、 即 ち 、 マ イ ク ロ テ ク
ノ ロ ジ ー に よ っ て 作 成 さ れ た も の で あ る こ と が 好 ま し い 。 微 細 構 造 を 持 つ バ ル ブ 本 体 に つ
い て は 、 例 え ば Ｗ Ｏ 94/07607に 開 示 さ れ て お り 、 こ の 明 細 書 の 内 容 、 特 に 図 １ 及 び そ の 関
連 説 明 の 内 容 を 引 用 す る 。
　 バ ル ブ 本 体 は 、 例 え ば 、 し っ か り 結 合 し た ２ 枚 の ガ ラ ス 及 び ／ 又 は シ リ コ ン シ ー ト か ら
な り 、 ２ 枚 の う ち の 少 な く と も １ 枚 に は 、 １ 本 又 は そ れ よ り 多 く の 微 細 構 造 に よ り 作 成 さ
れ た 溝 が あ り 、 こ の 溝 に よ っ て ノ ズ ル 入 口 端 部 が ノ ズ ル 出 口 端 部 と 連 結 し て い る 。 ノ ズ ル
出 口 端 部 に は 、 深 さ ２ ～ １ ０ μ ｍ で 幅 ５ ～ １ ５ μ ｍ 、 好 ま し く は 深 さ が ４ ． ５ ～ ６ ． ５ μ
ｍ で 、 長 さ が ７ ～ ９ μ ｍ の 少 な く と も １ 個 の 丸 い 又 は 丸 く な い 開 口 部 が あ る 。
　 ノ ズ ル 開 口 部 が 複 数 個 、 好 ま し く は ２ 個 あ る 場 合 、 ノ ズ ル 本 体 内 に お け る ノ ズ ル の ス プ
レ ー 方 向 は 互 い に 平 行 に 伸 び て も よ い し 、 あ る い は ノ ズ ル 開 口 方 向 に お い て 互 い に 対 し て
傾 斜 さ せ る こ と も 可 能 で あ る 。 出 口 端 部 に 少 な く と も ２ つ の ノ ズ ル 開 口 部 を 有 す る ノ ズ ル
本 体 に お い て 、 ス プ レ ー の 方 向 は 、 互 い に 対 し て ２ ０ ～ １ ６ ０ ° 、 好 ま し く は ６ ０ ～ １ ５
０ ° 、 最 も 好 ま し く は ８ ０ ～ １ ０ ０ ° の 角 度 が よ い 。 ノ ズ ル の 開 口 部 は 、 好 ま し く は １ ０
～ ２ ０ ０ μ ｍ 、 よ り 好 ま し く は １ ０ ～ １ ０ ０ μ ｍ 、 最 も 好 ま し く は ３ ０ ～ ７ ０ μ ｍ の 間 隔
を お い て 配 置 さ れ る 。 ５ ０ μ ｍ の 間 隔 が 最 も 好 ま し い 。 し た が っ て 、 ス プ レ ー 方 向 は ノ ズ
ル の 開 口 部 近 傍 で 一 致 す る こ と に な る 。
【 ０ ２ ４ ０ 】
　 液 状 医 薬 調 剤 は 、 ６ ０ ０ ｂ ａ ｒ ま で の 、 好 ま し く は ２ ０ ０ ～ ３ ０ ０ ｂ ａ ｒ の 入 口 圧 力 で
ノ ズ ル 本 体 に 突 き 当 た り 、 ノ ズ ル 開 口 部 を 通 っ て 霧 化 さ れ 吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル 状 態 に な る 。
こ の エ ア ロ ゾ ル の 好 ま し い 粒 径 ま た は 液 滴 の 径 は 、 ２ ０ μ ｍ ま で 、 好 ま し く は ３ ～ １ ０ μ
ｍ で あ る 。
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　 ロ ッ ク 機 構 に は 、 機 械 エ ネ ル ギ ー を 保 存 す る た め の バ ネ 、 好 ま し く は 円 筒 状 の 圧 縮 コ イ
ル バ ネ が 含 ま れ る 。 こ の バ ネ は 作 動 部 材 と し て の 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ に 作 用 す る が 、 フ ラ
ン ジ の 移 動 は ロ ッ ク 部 材 の 位 置 に よ っ て 決 ま る 。 こ の 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ の 移 動 は 、 上 部
お よ び 下 部 の 止 め （ stop） に よ っ て 正 確 に 定 め ら れ て い る 。 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 が 下 部 ハ
ウ ジ ン グ 部 分 内 の バ ネ ハ ウ ジ ン グ と 反 対 に 回 転 す る 際 に 発 生 す る 外 部 ト ル ク に よ っ て 、 バ
ネ は 、 動 力 増 速 機 、 例 え ば 螺 旋 状 ス ラ ス ト ギ ア を 介 し て 偏 向 さ せ ら れ る と 好 ま し い 。 こ の
場 合 、 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 及 び 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ は 、 単 一 又 は 多 数 の Ｖ 字 型 ギ ア を 有 す
る 。
　 互 い に 噛 合 す る 表 面 を 有 す る ロ ッ ク 部 材 は 、 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ の 回 り に リ ン グ 状 に 配
置 さ れ て い る 。 ロ ッ ク 部 材 は 、 例 え ば 、 本 質 的 に 径 方 向 に 弾 性 変 形 し う る プ ラ ス チ ッ ク ま
た は 金 属 の リ ン グ か ら な る 。 こ の リ ン グ は 、 噴 霧 器 の 軸 に 対 し て 直 角 を な す 面 に 配 置 さ れ
る 。 バ ネ を 偏 向 さ せ た 後 、 ロ ッ ク 部 材 の ロ ッ ク 表 面 は 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ の 通 路 内 に 移 動
し 、 バ ネ が 緩 ま な い よ う に す る 。 ロ ッ ク 部 材 は ボ タ ン に よ っ て 作 動 す る 。 こ の 作 動 ボ タ ン
は ロ ッ ク 部 材 に 接 続 又 は 連 結 さ れ て い る 。 ロ ッ ク 機 構 を 作 動 す る た め に は 、 作 動 ボ タ ン を
リ ン グ 状 平 面 に 対 し て 平 行 に 移 動 さ せ 、 好 ま し く は 噴 霧 器 内 に 移 動 さ せ 、 こ れ に よ っ て 変
形 性 リ ン グ は リ ン グ 状 平 面 で 変 形 さ せ ら れ る 。 ロ ッ ク 機 構 の 構 成 に 関 す る 詳 細 は 、 Ｗ Ｏ 97
/20590に 示 さ れ て い る 。
【 ０ ２ ４ １ 】
　 バ ネ ハ ウ ジ ン グ の 上 か ら 下 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 が 軸 方 向 に は め こ ま れ 、 マ ウ ン ト （ mounti
ng） 、 ス ピ ン ド ル の 駆 動 装 置 及 び 流 体 用 貯 蔵 容 器 を 収 容 す る 。
　 噴 霧 器 を 作 動 さ せ る と 、 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 は 下 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 対 し て 相 対 的 に 回
転 し 、 下 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 は バ ネ ハ ウ ジ ン グ を 一 緒 に 回 転 さ せ る 。 結 果 と し て 、 バ ネ は 螺
旋 状 ス ラ ス ト ギ ア に よ っ て 圧 縮 、 偏 向 さ れ 、 ロ ッ ク 機 構 が 自 動 的 に 嵌 合 す る 。 回 転 角 は ３
６ ０ 度 分 の 整 数 度 、 例 え ば １ ８ ０ 度 が 好 ま し い 。 バ ネ が 偏 向 さ れ る と 同 時 に 、 上 部 ハ ウ ジ
ン グ 部 分 に お け る 動 力 取 出 し 部 分 が 所 定 の 距 離 だ け 移 動 し 、 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー が ポ ン プ ハ
ウ ジ ン グ 内 の シ リ ン ダ 内 部 に 引 き 戻 さ れ 、 そ の 結 果 と し て 、 流 体 の 一 部 が 貯 蔵 容 器 か ら 吸
い 出 さ れ 、 ノ ズ ル 前 方 の 高 圧 チ ャ ン バ ー に 送 り こ ま れ る 。
　 所 望 で あ れ ば 、 噴 霧 す る 流 体 を 収 容 す る 交 換 可 能 な 多 数 の 貯 蔵 容 器 を 順 番 に 噴 霧 器 に 押
し 込 ん で お き 、 連 続 的 に 使 用 す る こ と も で き る 。 貯 蔵 容 器 に は 、 本 発 明 に よ る 水 性 エ ア ロ
ゾ ル 調 剤 が 収 容 さ れ る 。
　 噴 霧 工 程 は 、 作 動 ボ タ ン を 軽 く 押 す こ と に よ り 開 始 さ れ る 。 こ の 結 果 、 ロ ッ ク 機 構 が 動
力 取 出 し 部 材 用 の 通 路 を 開 け る 。 偏 向 さ れ た バ ネ に よ っ て 、 ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ の シ リ ン ダ
内 に プ ラ ン ジ ャ ー が 押 し 込 ま れ る 。 流 体 が 霧 状 態 と な っ て 噴 霧 器 の ノ ズ ル か ら 離 れ る 。
　 構 成 の 更 な る 詳 細 に つ い て は 、 Ｐ Ｃ Ｔ 出 願 Ｗ Ｏ 97/12683及 び Ｗ Ｏ 97/20590に 開 示 さ れ て
お り 、 こ れ ら 特 許 出 願 を 本 願 明 細 書 に 引 用 す る 。
【 ０ ２ ４ ２ 】
　 噴 霧 器 （ ネ ブ ラ イ ザ ー ） の 構 成 部 品 は 、 そ の 目 的 に 適 し た 材 料 で 作 ら れ る 。 噴 霧 器 の ハ
ウ ジ ン グ 、 さ ら に は 操 作 上 許 さ れ る な ら ば 他 の 部 品 も 同 様 に 、 例 え ば 射 出 成 型 に よ っ て 好
ま し く は プ ラ ス チ ッ ク で 作 製 さ れ る 。 医 薬 的 な 目 的 か ら 生 理 学 的 に 安 全 な 材 料 を 用 い る 。
　 本 願 出 願 に 添 付 し た 図 ２ ａ ／ 図 ２ ｂ は 、 Ｗ Ｏ 97/12687の 図 ６ ａ ／ 図 ６ ｂ と 同 一 の も の で
あ り 、 本 発 明 に よ る 水 性 エ ア ロ ゾ ル 調 剤 の 吸 入 に 有 利 に 使 用 で き る ネ ブ ラ イ ザ ー （ Ｒ ｅ ｓ
ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） ） を 示 す 。
　 図 ２ ａ は 、 バ ネ が 偏 向 し た 状 態 の 噴 霧 器 の 長 手 方 向 断 面 図 で あ り 、 一 方 、 図 ２ ｂ は 、 バ
ネ が 緩 ん だ 状 態 の 噴 霧 器 の 長 手 方 向 断 面 図 で あ る 。
　 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 （ ５ １ ） は ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ （ ５ ２ ） を 収 容 し 、 そ の 端 部 に は 噴 霧
器 ノ ズ ル 用 の ホ ル ダ （ ５ ３ ） が 取 付 け ら れ て い る 。 ホ ル ダ に は ノ ズ ル 本 体 （ ５ ４ ） 及 び フ
ィ ル タ （ ５ ５ ） が あ る 。 ロ ッ ク 機 構 の 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ （ ５ ６ ） 内 に 固 定 さ れ た 中 空 プ
ラ ン ジ ャ ー （ ５ ７ ） は 、 ポ ン プ ハ ウ ジ ン グ の シ リ ン ダ 内 に そ の 一 部 が 突 き 出 し て い る 。 中
空 プ ラ ン ジ ャ ー は 、 そ の 端 部 に お い て バ ル ブ 本 体 （ ５ ８ ） を 担 持 し て い る 。 こ の 中 空 プ ラ
ン ジ ャ ー は 、 封 止 手 段 （ ５ ９ ） に よ っ て 封 止 さ れ て い る 。 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 の 内 部 に は
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止 め （ ６ ０ ） が あ り 、 バ ネ が 緩 ん で い る 状 態 の 時 に は 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ が 止 め に 突 き 合
わ さ っ て い る 。 動 力 取 出 し フ ラ ン ジ 上 に は 止 め （ ６ １ ） が あ り 、 バ ネ が 偏 向 す る と 動 力 取
出 し フ ラ ン ジ が こ の 止 め に 突 き 合 わ さ る 。 バ ネ の 偏 向 後 、 ロ ッ ク 部 材 （ ６ ２ ） は 、 上 部 ハ
ウ ジ ン グ 部 分 内 の 止 め （ ６ １ ） と 支 持 体 （ ６ ３ ） と の 間 を 移 動 す る 。 作 動 ボ タ ン （ ６ ４ ）
が 、 ロ ッ ク 部 材 に 接 続 し て い る 。 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 は 、 マ ウ ス ピ ー ス （ ６ ５ ） で 終 端 し
て お り 、 ま た そ の 上 に 配 置 で き る 保 護 カ バ ー （ ６ ６ ） に よ っ て 封 止 さ れ る 。
【 ０ ２ ４ ３ 】
　 圧 縮 バ ネ （ ６ ８ ） を 備 え た バ ネ ハ ウ ジ ン グ （ ６ ７ ） は 、 カ チ ッ と は ま る 爪 （ ６ ９ ） 及 び
回 転 軸 受 け に よ っ て 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 回 動 自 在 に 取 付 け ら れ て い る 。 下 部 ハ ウ ジ ン グ
部 分 （ ７ ０ ） は バ ネ ハ ウ ジ ン グ の 上 か ら か ぶ せ ら れ て い る 。 バ ネ ハ ウ ジ ン グ 内 部 に は 、 噴
霧 さ れ る 流 体 （ ７ ２ ） 用 の 交 換 可 能 な 貯 蔵 容 器 （ ７ １ ） が あ る 。 こ の 貯 蔵 容 器 は ス ト ッ パ
ー （ ７ ３ ） に よ り 封 止 さ れ 、 こ の ス ト ッ パ ー を 介 し て 中 空 プ ラ ン ジ ャ ー は 貯 蔵 容 器 内 に 突
き 出 し 、 か つ そ の 端 部 が 流 体 中 に 浸 漬 さ れ る （ 有 効 成 分 溶 液 の 供 給 ） 。
　 機 械 的 カ ウ ン タ 用 の ス ピ ン ド ル （ ７ ４ ） は 、 バ ネ ハ ウ ジ ン グ の カ バ ー 内 に 取 付 け ら れ て
い る 。 上 部 ハ ウ ジ ン グ 部 分 に 面 し た ス ピ ン ド ル の 端 部 に は 、 駆 動 ピ ニ オ ン （ ７ ５ ） が あ る
。 ス ラ イ ダ （ ７ ６ ） は ス ピ ン ド ル 用 に 配 置 さ れ て い る 。
　 上 記 の ネ ブ ラ イ ザ ー は 、 本 発 明 の エ ア ロ ゾ ル 調 剤 を 噴 霧 し て 、 吸 入 に 適 し た エ ア ロ ゾ ル
を 生 成 す る の に 適 し て い る 。
　 本 発 明 の 処 方 物 を 、 上 記 方 法 （ Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） ） を 用 い て 噴 霧 す る 場 合
、 吸 入 器 の 全 操 作 （ ス プ レ ー 作 動 ） の 少 な く と も ９ ７ ％ 、 好 ま し く は 少 な く と も ９ ８ ％ の
達 成 で 、 許 容 差 が ２ ５ ％ 以 下 、 好 ま し く は ２ ０ ％ 以 下 で 、 放 出 さ れ る 量 が 規 定 量 に 一 致 す
る と よ い 。 好 ま し く は 、 ５ ～ ３ ０ ｍ ｇ 、 最 も 好 ま し く は ５ ～ ２ ０ ｍ ｇ の 処 方 物 が 、 規 定 さ
れ た 量 と し て １ 回 ご と の ス プ レ ー 動 作 で 放 出 さ れ る こ と が 好 ま し い 。
【 ０ ２ ４ ４ 】
　 し か し な が ら 、 本 発 明 の 処 方 物 は 、 上 記 以 外 の 吸 入 器 、 例 え ば 、 ジ ェ ッ ト 流 吸 入 器 又 は
他 の 固 定 式 ネ ブ ラ イ ザ ー を 用 い て 噴 霧 す る こ と も 可 能 で あ る 。
　 従 っ て 、 更 な る 本 発 明 の 態 様 は 、 上 記 の よ う な 噴 射 剤 無 し の 吸 入 溶 液 又 は 懸 濁 液 状 態 の
医 薬 処 方 物 の 投 与 に 適 し た 装 置 、 好 ま し く は 「 Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） 」 と 組 み 合
わ せ た 、 噴 射 剤 無 し の 吸 入 溶 液 又 は 懸 濁 液 状 態 の 医 薬 処 方 物 に 関 す る 。 好 ま し く は 、 本 発
明 は 、 「 Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） 」 と い う 名 前 で 知 ら れ て い る 装 置 と 関 連 さ せ た 、
有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ の 本 発 明 に よ る 組 み 合 わ せ を 特 徴 と す る 、 噴 射 剤 無 し の 吸 入 溶 液 又 は 懸
濁 液 に 関 す る 。 さ ら に 、 本 発 明 は 、 前 述 し た よ う な 本 発 明 の 噴 射 剤 無 し の 吸 入 溶 液 又 は 懸
濁 液 を 収 容 し て い る こ と を 特 徴 と す る 、 上 記 の 吸 入 用 装 置 、 好 ま し く は 「 Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ
ｔ （ 登 録 商 標 ） 」 に 関 す る も の で あ る 。
　 有 効 成 分 Ａ 及 び Ｂ を 単 一 の 調 剤 に 含 む 吸 入 性 溶 液 が 本 発 明 で は 推 奨 さ れ る 。 こ の 調 剤 と
い う 用 語 に は 、 例 え ば Ｗ Ｏ 00/23037に 開 示 さ れ て い る よ う な ２ 個 の チ ャ ン バ ー を 有 す る カ
ー ト リ ッ ジ 内 に 成 分 Ａ と Ｂ の 両 方 が 収 容 さ れ て い る も の も 含 ま れ る 。 こ の 公 報 全 体 を 本 願
に 引 用 す る も の で あ る 。
【 ０ ２ ４ ５ 】
　 本 発 明 に よ る 噴 射 剤 無 し の 吸 入 性 溶 液 又 は 懸 濁 液 は 、 濃 縮 物 又 は 直 ぐ に 使 用 で き る 無 菌
吸 入 溶 液 も し く は 懸 濁 液 、 な ら び に 「 Ｒ ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） 」 用 に 設 計 さ れ た 上
記 の 溶 液 及 び 懸 濁 液 の 状 態 と す る こ と が で き る 。 濃 縮 物 の 場 合 、 例 え ば 等 張 性 の 食 塩 水 を
添 加 す る こ と に よ っ て 直 ぐ に 使 用 可 能 な 処 方 物 が 作 成 で き る 。 直 ぐ に 使 用 で き る 無 菌 処 方
物 は 、 ベ ン チ ュ リ の 原 理 又 は 他 の 原 理 に よ っ て 超 音 波 又 は 圧 縮 空 気 を 用 い て 吸 入 性 エ ア ロ
ゾ ル を 生 成 す る エ ネ ル ギ ー 駆 動 型 の 固 定 式 又 は 持 運 び 可 能 な ネ ブ ラ イ ザ ー を 使 用 し て 投 与
す る こ と が で き る 。
　 従 っ て 、 本 発 明 の 別 の 態 様 は 、 濃 縮 物 又 は 直 ぐ に 使 用 可 能 な 無 菌 処 方 物 の 形 態 を と る 前
述 の よ う な 噴 射 剤 無 し の 吸 入 溶 液 又 は 懸 濁 液 を 投 与 す る の に 適 し た 装 置 と 組 み 合 わ せ た 、
該 噴 射 剤 無 し 吸 入 溶 液 又 は 懸 濁 液 状 態 の 医 薬 組 成 物 に 関 す る も の で 、 該 装 置 が 、 ベ ン チ ュ
リ の 原 理 ま た は 他 の 方 法 に よ っ て 超 音 波 又 は 圧 縮 空 気 を 用 い て 吸 入 性 エ ア ロ ゾ ル を 生 成 す
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る 、 エ ネ ル ギ ー 駆 動 式 の 自 立 型 又 は 持 運 び 可 能 な ネ ブ ラ イ ザ ー で あ る こ と を 特 徴 と す る 。
　 以 下 の 実 施 例 は 、 本 発 明 の 範 囲 を 以 下 に 述 べ る 実 施 形 態 に 限 定 す る こ と な し に 、 例 と し
て 本 発 明 を よ り 詳 細 に 説 明 す る も の で あ る 。
【 実 施 例 】
【 ０ ２ ４ ６ 】

　 以 下 の 処 方 例 で 用 い ら れ て い る 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム は 、 欧 州 特 許 出 願 418 716 A1に 記 載
の よ う に し て 得 る こ と が で き る 。
　 本 発 明 の 吸 入 性 粉 末 を 調 製 す る た め に 、 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 を 使 用 す る
こ と も 可 能 で あ る 。 こ の 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 は 、 以 下 に 記 載 す る 方 法 で 得
ら れ る 。
　 適 当 な 反 応 容 器 に 入 れ た ２ ５ ． ７ ｋ ｇ の 水 に １ ５ ． ０ ｋ ｇ の 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム を 加 え
る 。 こ の 混 合 物 を 、 ８ ０ ～ ９ ０ ℃ に 加 熱 し 、 透 明 な 溶 液 が 形 成 さ れ る ま で 温 度 を 一 定 に し
て 撹 拌 す る 。 水 で 湿 ら せ た 活 性 炭 （ ０ ． ８ ｋ ｇ ） を ４ ． ４ ｋ ｇ の 水 中 に 懸 濁 さ せ 、 こ の 混
合 物 を 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 溶 液 に 添 加 し 、 得 ら れ た 混 合 物 を ４ ． ３ ｋ ｇ の 水 で 洗 浄 す る 。
こ う し て 得 ら れ た 混 合 物 を 、 ８ ０ ～ ９ ０ ℃ で 少 な く と も １ ５ 分 間 撹 拌 し 、 次 い で 加 熱 し た
フ ィ ル タ を 通 し て 濾 過 し 、 外 部 温 度 が ７ ０ ℃ に な る ま で 予 熱 し て お い た 装 置 に 収 容 す る 。
フ ィ ル タ を 、 ８ ． ６ ｋ ｇ の 水 で 洗 浄 す る 。 こ の 装 置 の 内 容 物 を 、 ２ ０ 分 毎 に ３ ～ ５ ℃ ず つ
の 速 度 で ２ ０ ～ ２ ５ ℃ ま で 冷 却 す る 。 こ の 装 置 を 、 冷 水 を 用 い て 更 に １ ０ ～ １ ５ ℃ ま で 冷
却 し 、 少 な く と も 更 に １ 時 間 撹 拌 す る こ と に よ っ て 、 結 晶 化 を 完 了 さ せ る 。 結 晶 を 吸 引 フ
ィ ル タ 乾 燥 機 を 用 い て 分 離 し 、 こ の 単 離 し た 結 晶 ス ラ リ ー を 、 ９ Ｌ の 冷 水 （ １ ０ ～ １ ５ ℃
） お よ び 冷 ア セ ト ン （ １ ０ ～ １ ５ ℃ ） で 洗 浄 す る 。 得 ら れ た 結 晶 を 、 窒 素 気 流 中 ２ ５ ℃ で
２ 時 間 に わ た り 乾 燥 さ せ る 。
収 率 ： １ ３ ． ４ ｋ ｇ の 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 （ 理 論 値 の ８ ６ ％ ） 。
　 こ の よ う に し て 得 ら れ た 結 晶 性 臭 化 チ オ ト ロ ピ ウ ム 一 水 和 物 を 公 知 の 方 法 で 微 細 化 し 、
本 発 明 の 規 格 に 対 応 す る 平 均 粒 径 を 有 す る 形 状 の 有 効 物 質 に 調 製 す る 。
【 ０ ２ ４ ７ 】
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【 図 面 の 簡 単 な 説 明 】
【 ０ ２ ４ ９ 】
【 図 １ 】 イ ン ハ レ ッ ト に 充 填 し た 本 発 明 の 医 薬 品 組 み 合 わ せ を 投 与 す る た め の 特 に 好 ま し
い 吸 入 器 を 示 す 。
【 図 ２ ａ 】 本 発 明 に よ る 水 性 エ ア ロ ゾ ル 調 剤 の 吸 入 に 有 利 に 使 用 で き る ネ ブ ラ イ ザ ー （ Ｒ
ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） ） の 、 バ ネ が 偏 向 し た 状 態 の 長 手 方 向 断 面 図 を 示 す 。
【 図 ２ ｂ 】 本 発 明 に よ る 水 性 エ ア ロ ゾ ル 調 剤 の 吸 入 に 有 利 に 使 用 で き る ネ ブ ラ イ ザ ー （ Ｒ
ｅ ｓ ｐ ｉ ｍ ａ ｔ （ 登 録 商 標 ） ） の 、 バ ネ が 緩 ん だ 状 態 の 長 手 方 向 断 面 図 を 示 す 。
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【 図 ２ ｂ 】
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【 国 際 調 査 報 告 】
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