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【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
構 造 式 （ I） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 塩 ｛ 式 中 、 Xは S、 Oま た は NR 2 0 で あ り 、 但
し 、 Wが Oで あ る と き 、 Xは Oで は な く 、
　 X及 び こ れ が 結 合 し て い る 二 重 結 合 は 、 ２ 個 の 水 素 原 子 で 置 換 す る こ と が で き 、
　 Wは S、 Oま た は NR 2 0 で あ り 、 但 し 、 Xが Oで あ る と き 、 Wは Oで な は く ；
　 R 1 は H、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ
ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ



れ た 複 素 環 で あ り ；
　 R 2 は 、 H、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り
置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ
れ た シ ク ロ ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ
シ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り ；
　 R 3 は 、 N、 O、 ま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含
む 、 単 環 式 ま た は 二 環 式 の 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 系 で あ り 、 前 記 環 は 、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、
-OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH

2 ) m C(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -O(CH 2 ) m NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m OR

a 、 -
S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -S(CH 2 ) m NR

a R
a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O)R a 、 N=NR a 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル
か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て お り ； あ る い は R 3 は 、 -H
et、 -Het-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -Het-O-R 5 、 -R 5 -R 5 、 -R 5 -OR 5 に よ っ て 表 さ れ ；
　 R 4 は 、 単 環 式 ま た は 二 環 式 の 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 系 ま た は そ の ビ シ ナ ル -縮 合 誘 導
体 (vicinal-fused　 derivative)で あ り 、 こ れ は ５ ～ 12、 好 ま し く は ５ ～ 10個 の 環 原 子 を
含 ん で い て も よ く 、 そ の う ち の ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 は N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選
択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ り 、 前 記 環 系 は 、 B(OH) 2 、 ビ シ ナ ル -OCH 2 CH 2 O-、 ビ シ ナ ル -OC 1 - 2
ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ナ ル -OCH 2 O-、 ビ シ ナ ル -CH 2 OCH 2 O-、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -R b OR a 、 -SR a

、 -OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 -S(=O) n R
c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=

O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -O(CH 2 ) m NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m OR

a 、 -S(CH 2 )

m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(

CH 2 ) m OR
a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O)R a 、 -NHC(=O)OR a 、 N=NR a 、 NO 2 、 -C(=O)NR

a R a 、 -C(=O)NR a OR a

、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) n R
a )、 -C(=O)NR a (R b Het)

、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C
(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -NR
a S(=O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)NR a R a )、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=
O)OR a )、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個
の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る か ； ま た は R 4 は 、 -(CH 2 ) n R

5 -Het、 -(CH 2 ) n R
d 、 -Het、 -Het-Het

、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -Het-OR 5 、 R 5 -R 5 、 若 し く は -R 5 -OR 5 に よ っ て 表 さ れ る か ； ま た
は R 4 は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 - 6 ア ル キ ル 、 若 し く は -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 に よ っ て 表 さ れ 、
こ こ で 前 記 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 - 6 ア ル キ ル 、 -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 は 、 R a 、 OR a 、 ハ ロ ゲ ン 若
し く は フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で
R 4 は 、 -(CH 2 ) z CH 3 、 -(CH 2 ) z CH 2 OH、 -(CH 2 ) z CO 2 Hで も -(CH 2 ) z CO 2 C 1 - 6 ア ル キ ル (こ こ で zは
、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ま た は ６ で あ る )で も な い ；
　 R 5 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OC 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル
、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -OR a 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(
CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(C

H 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、
-R b OR a 、 -SR a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a R b NR a R a 、 -C(=O)NR a R b OR a 、 -C(=O
)NR a R b S(=O) n R

a 、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、
-C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -NR a S(=O) 2 R
a 、 -S(=O) 2 NR

a R b

C(=O)NR a R a 、 ま た は -S(=O) 2 NR
a R b C(=O)OR a か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 基 で 置

換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R 2 0 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に
よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ
ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a

、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R a は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
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ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ ま た は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は 6-員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環
で あ り ；
　 R b は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル
キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ ま
た は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は 6-員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 で あ
り ；
　 R c は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
　 R d は 、 -CN、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OH、 -OR c 、 -NR a R a

、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 -OC(=O)R a 、 B(OH) 2 、 ビ シ ニ ル -OC

H 2 CH 2 O-、 ビ シ ニ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ニ ル -OCH 2 O-、 ビ シ ニ ル -CH 2 OCH 2 O-、 フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ジ ル 及 び 、 N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 5-若 し く は 6-員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 複 素 環 に よ り 置 換 さ れ た フ
ェ ニ ル で あ り ；
　 mは 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ；
　 nは 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 「 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 」 な る 用 語 を 使 用 す る と き 、 こ れ は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ
サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア
ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4 ア ル カ ノ イ
ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 (C 1 - 4
)S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4
ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ る 少 な く と も １ 個 の 置 換 基 を 指 す ｝ 。
【 請 求 項 ２ 】
式 中 、 R 1 は 、 H、 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル 、 ま た は -(CH 2 ) n シ ク ロ ア ル キ ル ま た は -(CH 2 ) 1 - 2 Het
で あ り 、 こ こ で C 1 - 6 ア ル キ ル ま た は -(CH 2 ) n シ ク ロ ア ル キ ル ま た は -(CH 2 ) 1 - 2 Hetは 、 Het、
ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 -OR a 、 -NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -S(=O)

n R
c 、 -S(=O) n NR

a R a ま た は -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換
基 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ 、 及 び nは ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 ３ 】
式 中 、 R 2 は 、 -(CH 2 ) 1 - 3 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は -C 1 - 1 2 ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で -(CH 2 ) 1 - 3 シ
ク ロ ア ル キ ル ま た は -C 1 - 1 2 ア ル キ ル は 、 Het、 S(=O) n R

c 、 -S(=O) n NR
a R a ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 -O

R a 、 -NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -NR a C(=O)
C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ 、
及 び nは 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
式 中 、 R 3 は 、 以 下 に 定 義 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、 *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 前 記 構 造 式 (I)に 結 合 し て い る 位 置
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で あ り 、 Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前 記 環 の 任 意 の
位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 ニ ト ロ 、
OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -NR a C(=
O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a ま た は -S(=O) n

R c で あ り 、 n=１ ま た は ２ で あ る ｝ か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
式 中 、 R 4 は 、 以 下 に 定 義 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 ３ 】
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

り 表 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
式 中 、 Xは S、 O、 ま た は NR 2 0 で あ り 、 但 し 、 Wが Oで あ る と き 、 Xは Oで は な く ； ま た は X及 び
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こ れ が 結 合 し て い る 二 重 結 合 は ２ 個 の 水 素 原 子 で あ っ て も よ い ；
　 Wは 、 S、 O、 ま た は NR 2 0 で あ り 、 但 し 、 Xが Oで あ る と き 、 Wは Oで は な い ；
　 R 2 0 は H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)O
R a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 1 は 、 CH 3 、 CH 2 CH 3 、 CH 2 CN、 CF 3 、 (CH 2 ) 2 OH、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 CH 2 CCH
、 (CH 2 ) 2 N(CH 2 ) 2 、 (CH 2 ) 2 N(C=NH)NH 2 、 -CH 2 -2-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -3-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -4-ピ リ
ジ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ラ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ペ リ ジ ル 、 -(CH 2 )

m -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )、 -CH 2 -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル )、 -(CH 2 ) 2 -(モ ル フ
ォ リ ン -4-イ ル )で あ り ；
　 R 2 は 、 -CH 2 CH 2 CH 3 、 -CH 2 -シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 -CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CH 2 CH 2 F、 -CH 2 -シ ク ロ
ブ チ ル 、 -CH 2 C(CH 3 ) 3 、 -CH 2 CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CF 3 、 -CH 2 -メ チ ル フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ノ
ー ル 、 -CH 2 -(3,5-ジ メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -4-イ ル )、 -CH 2 -S-フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ニ ル カ
ル ボ キ シ ル 、 ま た は -CH 2 SCF 3 で あ り ；
　 R 3 は 、 以 下 に 定 義 の 式 ： (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ ；
　 こ こ で 、 *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 (I)に 結 合 し て い る 位 置 で
あ り 、 Xは Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは 、 Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前 記 環 の 任 意 の 位
置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 ニ ト ロ 、 OR
a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -NR a C(=O)
C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a ま た は -S(=O) n R

c

で あ り 、 n=１ ま た は ２ で あ り ；
　 R 4 は 、 以 下 に 定 義 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)か ら 選 択 さ れ ：
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【 化 ６ 】
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【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、 *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及 び R 1 4 は そ れ ぞ
れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -
C(=O)NR a S(=O) 2 R

a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )、 -C(=O)NR a (R
b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R

a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)R b NR a R a 、 -C(=N
OR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)R a -SR a

、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R
b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )で あ る 、 請 求 項 １ に 記

載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-オ キ ソ -4-チ オ

(9) JP 2006-512366 A5 2006.9.28



キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ
ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-イ ミ ノ -5-メ
チ ル -6-オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル
-1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[(4Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -
4-(メ チ ル イ ミ ノ )-6-オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ
ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-イ ミ ノ -5-メ
チ ル -4-オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル
-1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -4-オ
キ ソ -6-チ オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ
ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[(6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -
6-(メ チ ル イ ミ ノ )-4-オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ
ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[(6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2
-イ ル )-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -2,4,5,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ
ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ リ デ ン ]ア セ ト ア ミ ド ；
　 N-[(6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2
-イ ル )-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -2,4,5,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ
ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ リ デ ン ]メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-((6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-{[2-(ジ
メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]イ ミ ノ }-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3
,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル )-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N‾-1‾-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-
イ ル )-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -2,4,5,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ
ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ リ デ ン ]-N‾2‾、 N‾2‾-ジ メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-オ キ ソ -4,5,6
,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル
ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -6-オ
キ ソ -4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ
ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-オ キ ソ -6,7-
ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト
リ ル ；
　 2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -3-(1-メ
チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル )-4-チ オ キ ソ -2,4,5,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]
ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 (4Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ ル -3-(
1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル )-4-(メ チ ル イ ミ ノ )-2,4,5,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ
ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン か ら 選 択 さ れ る 、 式 (I)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
構 造 式 (II)：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 塩 ｛ 式 中 、 Xは S、 O、 ま た は NR 2 0 で あ り 、
　 X及 び こ れ に 結 合 し て い る 二 重 結 合 は 、 ２ 個 の 水 素 原 子 で 置 き 換 え る こ と が で き 、
　 Wは S、 O、 ま た は NR 2 1 で あ り ；
　 R 1 は H、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ
ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ
れ た 複 素 環 で あ り 、 こ こ で 前 記 置 換 基 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、
ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ
ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ
ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )
、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア
ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 (C 1 - 4 )S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O
)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ
ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か
ら 選 択 さ れ ；
　 R 3 は 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む
単 環 式 ま た は 二 環 式 の 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 系 で あ り 、 前 記 環 は 、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -OR a

、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -S(=O) n R
c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C

(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -O(CH 2 ) m NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m OR

a 、 -S(CH

2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -

S(CH 2 ) m OR
a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O)R a 、 N=NR a 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら

選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る か ； ま た は R 3 は 、 -Het、 -H
et-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -Het-O-R 5 、 -R 5 -R 5 、 -R 5 -OR 5 に よ っ て 表 さ れ ；
　 R 4 は 、 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 、 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 環 系 、 ま た は そ の ビ シ ナ ル -融
合 誘 導 体 で あ り 、 こ れ は ５ ～ 12、 好 ま し く は ５ ～ 10個 の 環 原 子 を 含 ん で も よ く 、 そ の う ち
の ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 は 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ り
、 前 記 環 系 は 、 B(OH) 2 、 ビ シ ナ ル -OCH 2 CH 2 O-、 ビ シ ナ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ナ ル
-OCH 2 O-、 ビ シ ナ ル -CH 2 OCH 2 O-、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -R b OR a 、 -SR a 、 -OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 -
6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a

、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -

S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O
)R a 、 -NHC(=O)OR a 、 N=NR a 、 NO 2 、 -C(=O)NR

a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )、 -C(
=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) n R

a )、 -C(=O)NR a (R b Het)、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C
(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -N
R a S(=O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)NR a R a )、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)OR a )、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、
フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る
か ； ま た は R 4 は 、 -(CH 2 ) n R

5 -Het、 -(CH 2 ) n R
d 、 -Het、 -Het-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、

-Het-OR 5 、 R 5 -R 5 、 若 し く は -R 5 -OR 5 に よ り 表 さ れ る か ； ま た は R 4 は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1
- 6 ア ル キ ル 、 若 し く は -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 に よ り 表 さ れ 、 こ こ で 前 記 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 -
6 ア ル キ ル 、 -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 は 、 R a 、 OR a 、 ハ ロ ゲ ン 若 し く は フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る

(11) JP 2006-512366 A5 2006.9.28



０ 、 １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で R 4 は 、 -(CH 2 ) z CH 3 、 -(CH 2 ) z CH 2
OH、 -(CH 2 ) z CO 2 H、 で も -(CH 2 ) z CO 2 C 1 - 6 ア ル キ ル で も な く 、 こ こ で zは 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、
５ 、 若 し く は ６ で あ り ；
　 R 5 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OC 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル
、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -OR a 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(
CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(C

H 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、
-R b OR a 、 -SR a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a R b NR a R a 、 -C(=O)NR a R b OR a 、 -C(=O
)NR a R b S(=O) n R

a 、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、
-C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -NR a S(=O) 2 R
a 、 -S(=O) 2 NR

a R b

C(=O)NR a R a 、 ま た は -S(=O) 2 NR
a R b C(=O)OR a か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 基 に よ

り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R 2 0 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(
=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置
換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ り 置 換
さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り 、 こ こ で 前 記 置 換 基 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ
、 カ ル ボ キ サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ
ル 、 C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ
ノ イ ル オ キ シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4
ア ル カ ノ イ ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ
イ ル 、 (C 1 - 4 )S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ
ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ；
　 R 2 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(
=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a ； 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置
換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ り 置 換
さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り 、 こ こ で 前 記 置 換 基 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ
、 カ ル ボ キ サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ
ル 、 C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ
ノ イ ル オ キ シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4
ア ル カ ノ イ ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ
イ ル 、 (C 1 - 4 )S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ
ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ；
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Nは 組 み 合 わ さ っ て 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選
択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複 素 環
を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R a は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 、 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ -員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の
複 素 環 で あ り ；
　 R b は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル
キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ 若
し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 で
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あ り ；
　 R c は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
　 R d は 、 -CN、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OH、 -OR c 、 -NR a R a

、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 -OC(=O)R a 、 B(OH) 2 、 ビ シ ニ ル -OC

H 2 CH 2 O-、 ビ シ ニ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ニ ル -OCH 2 O-、 ビ シ ニ ル -CH 2 OCH 2 O-、 フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ジ ル 及 び 、 N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ 若 し く は ４ 個 の
ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 か ら 選 択 さ れ る
０ 、 １ 若 し く は ２ 個 の 基 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R e は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は Ｎ 、 Ｏ 若 し く は Ｓ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２
、 ３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複
素 環 で あ り ；
　 mは １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ；
　 nは 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ る ｝ 。
【 請 求 項 ９ 】
式 中 、 R 1 は H、 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル 、 若 し く は -(CH 2 ) n シ ク ロ ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で C 1 - 6
ア ル キ ル ま た は -(CH 2 ) n シ ク ロ ア ル キ ル は 、 Het、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 -OR a 、 -NR a R a 、 -C(=O)O
R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ た １
、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 場 合 に よ り 置 換 さ れ 、 及 び nは ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 、 請
求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
式 中 、 R 3 は 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 (I)に 結 合 し て
い る 位 置 で あ り 、 Xは Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前 記 環 の
任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、
ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル
、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a ま た

は -S(=O) n R
c で あ り 、 n＝ １ ま た は ２ で あ る 、 請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。

【 請 求 項 １ １ 】
式 中 、 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 １ ０ 】
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【 化 １ １ 】
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 式 中 、 *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

っ て 表 さ れ る 、 請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
式 中 、 Xは 、 S、 O、 若 し く は NR 2 0 で あ る か ； ま た は Xと こ れ が 結 合 し て い る 二 重 結 合 は 、 ２
個 の 水 素 原 子 で あ っ て も よ く ；
　 Wは S、 O、 ま た は NR 2 1 で あ り ；
　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O
)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O
)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Nは 組 み 合 わ さ っ て 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選
択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複 素 環
を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R 1 は 、 CH 3 、 CH 2 CH 3 、 CH 2 CN、 CF 3 、 (CH 2 ) 2 OH、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 CH 2 CCH
、 (CH 2 ) 2 N(CH 2 ) 2 、 (CH 2 ) 2 N(C=NH)NH 2 、 -CH 2 -2-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -3-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -4-ピ リ
ジ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ラ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ペ リ ジ ル 、 -(CH 2 )

m -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )、 -CH 2 -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル )、 -(CH 2 ) 2 -(モ ル フ
ォ リ ン -4-イ ル )で あ り ；
　 R 3 は 、 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 １ ３ 】
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か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 (I)に 結 合 し て
い る 位 置 で あ り 、 Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前 記 環
の 任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、
ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル
、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り 、 こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a ま た

は -S(=O) n R
c で あ り 、 n＝ 1ま た は 2で あ り ；

　 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 １ ４ 】
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【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

り 表 さ れ る 、 請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
5-{6-ア ミ ノ -2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2

(19) JP 2006-512366 A5 2006.9.28



H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル
)-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル ]-3-メ チ ル ブ
タ ン ア ミ ド ；
　 N,N-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ
ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル ]-3-メ チ ル
ブ タ ン ア ミ ド ；
　 N'-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ
ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル ]-N,N-ジ メ
チ ル イ ミ ド ホ ル ム ア ミ ド ；
　 5-{2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-6-[(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )(メ チ ル )ア ミ ノ
]-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1
H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-{2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-6-[(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]-5-メ チ
ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー
ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル
)-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル ]プ ロ パ ン -1-
ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 エ チ ル 2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-
イ ル )-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル カ ル バ メ
ー ト ；
　 N-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル
)-5-メ チ ル -4-オ キ ソ -4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル ]-N'-エ チ ル
ウ レ ア ；
　 5-[(4Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-6-[(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]-5
-メ チ ル -4-(メ チ ル イ ミ ノ )-4,5-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ
チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[(4Z,6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-5-メ チ
ル -4,6-ビ ス (メ チ ル イ ミ ノ )-4,5,6,7-テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ
ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル か ら 選 択 さ れ る 式 (II)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
構 造 式 (III)：
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 塩 ｛ 式 中 、 Xは 、 S、 O、 NR 2 1 で あ る か ； ま
た は XR 2 0 は 水 素 で あ り ；
　 Wは S、 O、 ま た は NR 2 0 で あ り ；
　 R 2 は 、 H、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル
、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り
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置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換
さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 、 ま た
は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り ；
　 R 3 は 、 N、 O、 Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 、 単
環 式 ま た は 二 環 式 の 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 系 で あ り 、 前 記 環 は 、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -OR a 、
C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=
O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 )

m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(

CH 2 ) m OR
a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O)R a 、 N=NR a 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら 選

択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る か ； ま た は R 3 は 、 -Het、 -Het
-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -Het-O-R 5 、 -R 5 -R 5 、 -R 5 -OR 5 に よ っ て 表 さ れ ；
　 R 4 は 、 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 、 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 環 系 、 ま た は そ の ビ シ ナ ル -縮
合 誘 導 体 で あ り 、 こ れ は ５ ～ 12、 好 ま し く は ５ ～ 10個 の 環 原 子 を 含 ん で も よ く 、 そ の う ち
の ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 は 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ り
、 前 記 環 系 は 、 B(OH) 2 、 ビ シ ナ ル -OCH 2 CH 2 O-、 ビ シ ナ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ナ ル
-OCH 2 O-、 ビ シ ナ ル -CH 2 OCH 2 O-、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -R b OR a 、 -SR a 、 -OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 -
6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a

、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -

S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O
)R a 、 -NHC(=O)OR a 、 N=NR a 、 NO 2 、 -C(=O)NR

a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )、 -C(
=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) n R

a )、 -C(=O)NR a (R b Het)、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C
(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -N
R a S(=O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)NR a R a )、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)OR a )、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、
フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る か
； ま た は R 4 は 、 -(CH 2 ) n R

5 -Het、 -(CH 2 ) n R
d 、 -Het、 -Het-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -H

et-OR 5 、 R 5 -R 5 、 若 し く は -R 5 -OR 5 に よ り 表 さ れ る か ； ま た は R 4 は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 - 6
ア ル キ ル 、 若 し く は -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 に よ り 表 さ れ 、 こ こ で 前 記 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 - 6
ア ル キ ル 、 -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 は 、 R a 、 OR a 、 ハ ロ ゲ ン ま た は フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、
１ 若 し く は ２ 個 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 こ こ で R 4 は 、 -(CH 2 ) z CH 3 、 -(CH 2 ) z CH 2 OH、 -(
CH 2 ) z CO 2 Hで も 、 -(CH 2 ) z CO 2 C 1 - 6 ア ル キ ル で も な く 、 こ こ で zは 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ま
た は ６ で あ り ；
　 R 5 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OC 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル
、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -OR a 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(
CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(C

H 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、
-R b OR a 、 -SR a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a R b NR a R a 、 -C(=O)NR a R b OR a 、 -C(=O
)NR a R b S(=O) n R

a 、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、
-C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -NR a S(=O) 2 R
a 、 -S(=O) 2 NR

a R b

C(=O)NR a R a 、 ま た は -S(=O) 2 NR
a R b C(=O)OR a か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 基 で 置

換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R 2 0 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に
よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ
ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a

、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に
よ り 置 換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ
ク ロ ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ
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り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a

、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ る か ； あ る い は
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Nは 組 み 合 わ さ っ て 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選
択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複 素 環
を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R a は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素
環 で あ り ；
　 R b は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル
キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ 若
し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 で
あ り ；
　 R c は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
　 R d は 、 -CN、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OH、 -OR c 、 -NR a R a

、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 -OC(=O)R a 、 B(OH) 2 、 ビ シ ニ ル -OC

H 2 CH 2 O-、 ビ シ ニ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ニ ル -OCH 2 O-、 ビ シ ニ ル -CH 2 OCH 2 O-、 フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ジ ル 及 び 、 N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 有 す る 5-若 し く は 6-員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 複 素 環 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ
ニ ル で あ り ；
　 R e は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環
で あ り ；
　 mは 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ；
　 nは 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 「 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 」 な る 用 語 を 使 用 す る と き 、 こ れ は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ
サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア
ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4 ア ル カ ノ イ
ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 (C 1 - 4
)S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4
ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ る 少 な く と も 一 個 の 置 換 基 を 指 す ｝ 。
【 請 求 項 １ ５ 】
式 中 、 R 2 は -(CH 2 ) 1 - 3 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は -C 1 - 1 2 ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で -(CH 2 ) 1 - 3 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は -C 1 - 1 2 ア ル キ ル は 、 Het、 S(=O) n R

c
、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 -OR a 、 -NR a R a 、 -C

(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル か
ら 選 択 さ れ た ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ 、 nは ０ 、 １ ま た は ２
で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
式 中 、 R 3 は 、 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
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【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 （ Ｉ ） に 結 合
し て い る 位 置 で あ り 、 Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前
記 環 の 任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン
、 -CN、 ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア
ル キ ル 、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a

ま た は -S(=O) n R
c で あ り 、 n＝ １ ま た は ２ で あ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。 .

【 請 求 項 １ ７ 】
式 中 、 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 １ ８ 】
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【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

り 表 さ れ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
式 中 、 Xは 、 S、 O、 若 し く は NR 2 1 で あ る か ； ま た は XR 2 0 は 水 素 で あ り 、
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　 Wは 、 S、 O、 ま た は NR 2 0 で あ り ；
　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O
)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O
)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Nは 組 み 合 わ さ っ て 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選
択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複 素 環
を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R 1 は 、 CH 3 、 CH 2 CH 3 、 CH 2 CN、 CF 3 、 (CH 2 ) 2 OH、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 CH 2 CCH
、 (CH 2 ) 2 N(CH 2 ) 2 、 (CH 2 ) 2 N(C=NH)NH 2 、 -CH 2 -2-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -3-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -4-ピ リ
ジ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ラ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ペ リ ジ ル 、 -(CH 2 )

m -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )、 -CH 2 -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル )、 -(CH 2 ) 2 -(モ ル フ
ォ リ ン -4-イ ル )で あ り 、
　 R 2 は 、 -CH 2 CH 2 CH 3 、 -CH 2 -シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 -CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CH 2 CH 2 F、 -CH 2 -シ ク ロ
ブ チ ル 、 -CH 2 C(CH 3 ) 3 、 -CH 2 CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CF 3 、 -CH 2 -メ チ ル フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ノ
ー ル 、 -CH 2 -(3,5-ジ メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -4-イ ル )、 -CH 2 -S-フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ニ ル カ
ル ボ キ シ ル 、 ま た は -CH 2 SCF 3 で あ り ；
　 R 3 は 、 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 （ I） に 結 合 し
て い る 位 置 で あ り 、 Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは 、 Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前
記 環 の 上 の 任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ
ン 、 -CN、 ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4
ア ル キ ル 、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 N
R a R a ま た は -S(=O) n R

c で あ り 、 n＝ １ ま た は ２ で あ り 、
　 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 ２ １ 】
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【 化 ２ ２ 】
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

り 表 さ れ る 、 請 求 項 １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
4-ア ミ ノ -7-イ ソ ブ チ ル -2-(1-ナ フ チ ル メ チ ル )-3-ピ リ ジ ン -4-イ ル -2,7-ジ ヒ ド ロ -6H-ピ
ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 7-イ ソ ブ チ ル -4-(メ チ ル ア ミ ノ )-2-(1-ナ フ チ ル メ チ ル )-3-ピ リ ジ ン -4-イ ル -2,7-ジ ヒ
ド ロ -6H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 4-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )-7-イ ソ ブ チ ル -2-(1-ナ フ チ ル メ チ ル )-3-ピ リ ジ ン -4-イ ル -2,7-ジ
ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 7-イ ソ ブ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-2-(1-ナ フ チ ル メ チ ル )-3-ピ リ ジ ン -4-
イ ル -2,7-ジ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 4-ア ミ ノ -2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-イ ソ ブ チ ル -3-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ
ー ル -2-イ ル )-2,7-ジ ヒ ド ロ -6H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-オ ン ；
　 5-{4-ア ミ ノ -2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-イ ソ ブ チ ル -6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ
ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル
；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-イ ソ ブ チ ル -4-(メ チ ル ア ミ ノ )-6-オ キ ソ -
6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ
ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )-7-イ ソ ブ チ ル -6-オ キ
ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル
ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-イ ソ ブ チ ル -6-オ キ ソ -4-(プ ロ ピ ル ア ミ ノ
)-6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル
ボ ニ ト リ ル ；
　 5-{2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-[(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )ア ミ ノ ]-7-イ ソ ブ
チ ル -6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1H-ピ ロ
ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
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　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-(ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ )-7-イ ソ ブ チ ル -6-オ
キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ
ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-(シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ )-7-イ ソ ブ チ ル -6
-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3
-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-{2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-ヒ ド ラ ジ ノ -7-イ ソ ブ チ ル -6-オ キ ソ -6,7-
ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト
リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-4-(2,2-ジ メ チ ル ヒ ド ラ ジ ノ )-7-イ ソ ブ チ ル
-6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル
-3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-3-(4-シ ア ノ -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル
)-7-イ ソ ブ チ ル -6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル ]ア セ ト
ア ミ ド ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-(メ チ ル チ オ )
-6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル
-3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-{2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-[(2-ヒ ド ロ キ
シ ブ チ ル )ア ミ ノ ]-6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル }-1-メ
チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-(2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-{[(2R)-2-ヒ
ド ロ キ シ プ ロ ピ ル ]ア ミ ノ }-6-オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ
ル )-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-メ ト キ シ -6-
オ キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-
カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-オ キ ソ -4-(1H
-ピ ロ ー ル -1-イ ル )-6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-
ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[(6Z)-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-(メ チ ル
ア ミ ノ )-6-(メ チ ル イ ミ ノ )-6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ
チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 5-[4-ア ミ ノ -2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-7-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-6-オ
キ ソ -6,7-ジ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ
ル ボ ニ ト リ ル か ら 選 択 さ れ る 構 造 式 (III)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
構 造 式 (IV)の 化 合 物 ：
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 塩 ｛ Xは 、 S、 O、 NR 2 1 で あ る か ； ま た は XR 2 0 は 、 水 素 で あ
り ；
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　 Wは 、 S、 O、 ま た は NR 2 1 で あ り ；
　 R 3 は 、 N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有
す る 、 単 環 式 ま た は 二 環 式 の 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 環 系 で あ り 、 前 記 環 は 、 =O、 ハ ロ ゲ ン
、 -OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(
CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a

、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m N
R a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O)R a 、 N=NR a 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ
ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い る か ； ま た は R 3 は
、 -Het、 -Het-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5 、 -Het-O-R 5 、 -R 5 -R 5 、 -R 5 -OR 5 に よ り 表 さ れ る
；
　 R 4 は 、 単 環 式 若 し く は 二 環 式 の 、 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 環 系 ま た は そ の ビ シ ナ ル -縮 合
誘 導 体 で あ り 、 こ れ は ５ ～ 12、 好 ま し く は ５ ～ 10個 の 環 原 子 を 含 ん で い て も よ く 、 そ の う
ち の ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 は N、 Oま た は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 で あ り
、 前 記 環 系 は 、 B(OH) 2 、 ビ シ ナ ル -OCH 2 CH 2 O-、 ビ シ ナ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ナ ル
-OCH 2 O-、 ビ シ ナ ル -CH 2 OCH 2 O-、 =O、 ハ ロ ゲ ン 、 -R b OR a 、 -SR a 、 -OR a 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 -
6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a

、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -O(CH 2 ) m NR

a R a 、 -O(CH 2 ) m OR
a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)Het、 -

S(CH 2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -S(CH 2 ) m NR
a R a 、 -S(CH 2 ) m OR

a 、 -NR a R a 、 -NHC(=O
)R a 、 -NHC(=O)OR a 、 N=NR a 、 NO 2 、 -C(=O)NR

a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )、 -C(
=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) n R

a )、 -C(=O)NR a (R b Het)、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C
(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -N
R a S(=O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)NR a R a )、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)OR a )、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、
フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ 若 し く は ３ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ て い
る か ； ま た は R 4 は 、 -(CH 2 ) n R

5 -Het、 -(CH 2 ) n R
d 、 -Het、 -Het-Het、 R 5 、 -R 5 -Het、 -Het-R 5

、 -Het-OR 5 、 R 5 -R 5 、 若 し く は -R 5 -OR 5 に よ り 表 さ れ る か ； ま た は R 4 は 、 C 1 - 6 alky、 -NC 1 - 6
ア ル キ ル 、 若 し く は -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 に よ り 表 さ れ 、 こ こ で 前 記 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -NC 1 - 6
ア ル キ ル 、 -N(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 は 、 R a 、 OR a 、 ハ ロ ゲ ン 若 し く は フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ０
、 １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 こ こ で R 4 は 、 -(CH 2 ) z CH 3 、 -(CH 2 ) z CH 2 OH、 -(CH

2 ) z CO 2 Hで も 、 -(CH 2 ) z CO 2 C 1 - 6 ア ル キ ル で も な く 、 こ こ で zは 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ま た
は ６ で あ る ；
　 R 5 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OC 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、
C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 ニ ト ロ 、 -OR a 、 -S(=O) n R

c 、 -O(CH 2 ) m Het、 -O(CH 2 ) m C(=O)Het、 -O(CH

2 ) m C(=O)NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m C(=O)OR

a 、 -O(CH 2 ) m NR
a R a 、 -O(CH 2 ) m OR

a 、 -S(CH 2 ) m Het、 -S(CH 2
) m C(=O)Het、 -S(CH 2 ) m C(=O)NR

a R a 、 -S(CH 2 ) m C(=O)OR
a 、 -S(CH 2 ) m NR

a R a 、 -S(CH 2 ) m OR
a 、 -R

b OR a 、 -SR a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)NR a R b NR a R a 、 -C(=O)NR a R b OR a 、 -C(=O)N
R a R b S(=O) n R

a 、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)OR a 、 -OC(=O)R a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -C
(=O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -NR a S(=O) 2 R
a 、 -S(=O) 2 NR

a R b C(
=O)NR a R a ま た は -S(=O) 2 NR

a R b C(=O)OR a か ら 選 択 さ れ る ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ 個 の 基 で 置 換 さ
れ た フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R 2 0 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(
=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置
換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ り 置 換
さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り 、 こ こ で そ の よ う な 置 換 基 は 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル
ボ キ シ 、 カ ル ボ キ サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4
ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、
(C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル
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バ モ イ ル 、 (C 1 - 4 )S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ；
　 R 2 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 -CN、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(
=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a ； 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置
換 さ れ た ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア
ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ニ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア ル コ キ シ 、 場 合 に よ り 置 換
さ れ た ア ミ ノ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 複 素 環 で あ り 、 こ こ で そ の よ う な 置 換 基 は 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル
ボ キ シ 、 カ ル ボ キ サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4
ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、
(C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル
バ モ イ ル 、 (C 1 - 4 )S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ；
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Ｎ は 組 み 合 わ さ っ て 、 Ｎ 、 Ｏ ま た は Ｓ か ら 独 立 し
て 選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複
素 環 を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は 、 R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R a は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素
環 で あ り ；
　 R b は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル
キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ 若
し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 で
あ り ；
　 R c は 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ り ；
　 R d は 、 -CN、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 -OH、 -OR c 、 -NR a R a

、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 -OC(=O)R a 、 B(OH) 2 、 ビ シ ニ ル -OC

H 2 CH 2 O-、 ビ シ ニ ル -OC 1 - 2 ハ ロ ア ル キ ル O-、 ビ シ ニ ル -OCH 2 O-、 ビ シ ニ ル -CH 2 OCH 2 O-、 フ ェ
ニ ル 、 ベ ン ジ ル 及 び 、 N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ 個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 5-若 し く は 6-員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素 環 に よ り 置 換 さ れ た
フ ェ ニ ル で あ り ；
　 R e は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素
環 で あ り ；
　 mは 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ；
　 nは 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り ；
　 「 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 」 な る 用 語 を 使 用 す る と き 、 こ れ は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ
サ ミ ド 、 ア ミ ジ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 2 - 4 ア
ル ケ ニ ル 、 C 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル オ キ
シ 、 NH(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 (C 1 - 4 ア ル カ ノ イ
ル ) 2 ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 (C 1 - 4
)S、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O)、 (C 1 - 4 ア ル キ ル )S(O) 2 、 (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 N-(C 1 - 4
ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 、 及 び 複 素 環 か ら 選 択 さ れ る 少 な く と も １ 個 の 置 換 基 を 指 す ｝ 。
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【 請 求 項 ２ １ 】
式 中 、 R 3 は 、 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 （ I） に 結 合 し
て い る 位 置 で あ り 、 Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは 、 Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は 、 前
記 環 の 上 の 任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、 ハ ロ ゲ ン 、 -C
N、 ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=O)C 1 - 4 ア ル キ
ル 、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S(=O) 2 NR
a R a ま

た は -S(=O) n R
c で あ り 、 n＝ １ ま た は ２ で あ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 。

【 請 求 項 ２ ２ 】
式 中 、 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 ２ ６ 】
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【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 R 4 が 前 記 環 系 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及
び R 1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a

、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R
a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a

R a )、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R
a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=

O)R b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)
R a 、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R

b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=
O) 2 R

a 、 -S(=O) 2 NR
a R a 、 -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)OR a )に よ

り 表 さ れ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
式 中 、 Xは 、 S、 O、 若 し く は NR 2 1 で あ る か ； ま た は X-R 2 0 は 水 素 で あ り ；
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　 Wは 、 S、 O、 ま た は NR 2 1 で あ り ；
　 R 1 は 、 CH 3 、 CH 2 CH 3 、 CH 2 CN、 CF 3 、 (CH 2 ) 2 OH、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 CH 2 CCH
、 (CH 2 ) 2 N(CH 2 ) 2 、 (CH 2 ) 2 N(C=NH)NH 2 、 -CH 2 -2-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -3-ピ リ ジ ル 、 -CH 2 -4-ピ リ
ジ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-イ ミ ダ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ラ ゾ リ ル 、 -(CH 2 ) 2 -1-ピ ペ リ ジ ル 、 -(CH 2 )

m -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )、 -CH 2 -(1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -3-イ ル )、 -(CH 2 ) 2 -(モ ル フ
ォ リ ン -4-イ ル )で あ り 、
　 R 2 は 、 -CH 2 CH 2 CH 3 、 -CH 2 -シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 -CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CH 2 CH 2 F、 -CH 2 -シ ク ロ
ブ チ ル 、 -CH 2 C(CH 3 ) 3 、 -CH 2 CH 2 CH(CH 3 ) 2 、 -CH 2 CF 3 、 -CH 2 -メ チ ル フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ノ
ー ル 、 -CH 2 -(3,5-ジ メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -4-イ ル )、 -CH 2 -S-フ ェ ニ ル 、 -CH 2 -フ ェ ニ ル カ
ル ボ キ シ ル 、 ま た は -CH 2 SCF 3 で あ り ；
　 R 3 は 、 以 下 の 式 (i)、 (ii)、 (iii)ま た は (iv)：
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 (i)ま た は (ii)ま た は (iii)ま た は (iv)が 構 造 式 （ I） に 結 合 し
て い る 位 置 で あ り 、 及 び Xは 、 Cま た は Nで あ り ； 及 び Zは 、 Oま た は Sで あ り 、 こ こ で R 1 0 は
、 前 記 環 の 上 の 任 意 の 位 置 に あ り 、 R 1 0 及 び R 1 1 は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 R a 、
ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 ニ ト ロ 、 OR a 、 CF 3 、 -NR

a R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -OC(=
O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -NR a C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は -S(=O) n R

c で あ り ； こ こ で R 1 1 a は 、 R a 、 -S
(=O) 2 NR

a R a ま た は -S(=O) n R
c で あ り 、 n＝ １ ま た は ２ で あ り 、

　 R 4 は 、 以 下 の 式 (a)～ (z)ま た は (aa)若 し く は (ab)：
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【 化 ２ ９ 】
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で *は 、 R 4 が 前 記 環 に 結 合 し て い る 位 置 で あ り 、 こ こ で R 1 2 、 R 1 3 及 び R
1 4 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 H、 Het、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -CN、 -NR a R a 、 -ニ ト ロ 、 -C(=O)R a 、 -C
(=O)NR a R a 、 -C(=O)NR a S(=O) 2 R

a 、 -C(=O)NR a -Het、 -C(=O)NR a NR a R a 、 -C(=O)NR a (R b NR a R a )
、 -C(=O)NR a (R b OR a )、 -C(=O)NR a (R b S(=O) 2 R

a )、 -C(=O)NR a R b Het、 -C(=O)NR a OR a 、 -C(=O)R
b NR a R a 、 -C(=NOR a )R a 、 -C(=NCN)R a 、 -C(=O)OR a 、 -C(=O)OR b NR a R a 、 -C(=O)R a 、 -OC(=O)R a

、 -C(=O)R a -SR a 、 =S、 -NR a C(=O)R a 、 -NR a C(=O)OR a 、 -NR a S(=O) 2 R
b 、 -C(=NOR a )R a 、 -S(=O)

2 R
a 、 -S(=O) 2 NR

a R a 、 -S(=O) 2 NR
a (R b C(=O)NR a R a )、 ま た は -S(=O) 2 NR

a (R b C(=O)OR a ).に よ り
表 さ れ 、
　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R

c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O
)OR a 、 -NR a C(=O)R a 、 ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
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　 R 2 0 は 、 H、 -CN、 R a 、 -OR a 、 -NR a R a 、 -Het、 -S(=O) n R
c 、 -C(=O)R a 、 -C(=O)NR a R a 、 -C(=O

)OR a 、 -NR a C(=O)R a ま た は -OC(=O)R a で あ り ；
　 R 2 0 及 び R 2 1 と 、 こ れ ら が 結 合 し て い る Nは 組 み 合 わ さ っ て 、 N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て
選 択 さ れ る １ ま た は ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ３ ～ 10員 の N-結 合 飽 和 ま た は 不 飽 和 の 複 素
環 を 形 成 す る こ と も で き 、 こ こ で 前 記 複 素 環 は R e で 置 換 さ れ て お り ；
　 R e は 、 そ れ ぞ れ の 場 合 で 独 立 し て 、 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 -C(=O)C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ま た は N、 O若 し く は Sか ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 、 ２ 、
３ 若 し く は ４ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 有 す る 、 ５ 若 し く は ６ 員 環 の 飽 和 若 し く は 不 飽 和 の 複 素
環 で あ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
5-[2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ ル ]-6-[(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )ア ミ ノ ]-4-(メ チ
ル ア ミ ノ )-2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -3-イ ル ]-1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-カ ル ボ ニ ト
リ ル ；
　 N-{3-(4-ア セ チ ル -1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル )-2-[(6-ク ロ ロ キ ノ リ ン -4-イ ル )メ チ
ル ]-4-メ ト キ シ -2H-ピ ラ ゾ ロ [3,4-d]ピ リ ミ ジ ン -6-イ ル }-2-シ ク ロ プ ロ ピ ル ア セ ト ア ミ ド
か ら 選 択 さ れ る 、 式 (IV)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
薬 剤 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ リ (H.pylori)感 染 症 に 関 連 す る 疾 患 の 処 置 ま た は 予 防 の 処 置 の た め
の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ リ に 関 連 す る 感 染 症 の 処 置 の 必 要 な 宿 主 に 、 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず
れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ リ
に 関 連 す る 感 染 症 の 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ リ に 関 連 す る 感 染 症 の 予 防 的 処 置 の 必 要 な 宿 主 に 、 請 求 項 １ ～ ２ ４
の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 ヘ リ コ バ ク タ ー ・
ピ ロ リ に 付 随 す る 感 染 症 の 予 防 的 処 置 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記
載 の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 塩 の 治 療 的 有 効 量 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ
リ 感 染 症 の 処 置 ま た は 予 防 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
少 な く と も 一 種 の 医 薬 的 に 許 容 可 能 な キ ャ リ ヤ 、 希 釈 剤 ま た は 賦 形 剤 と 一 緒 に 、 請 求 項 １
～ ２ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
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