
(57)【要約】

本発明は、式（I）の化合物、その塩およびそれらの立

体異性体、それらの製造方法、ならびに心臓血管疾患の

治療に使用される薬剤の製造におけるそれらの使用に関

する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
式 （ I） の 化 合 物 、 な ら び に そ の 立 体 異 性 体 お よ び 塩 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 NR 4 、 NR 4 CONR 4 、 NR 4 CO、 NR 4 SO 2 、 COO、 CONR

4 ま た は S(O)

o を 表 し ；
R 4 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 4 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア リ ー ル 、 ま た は 7～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル
基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多
置 換 さ れ て い て も よ く ；
oは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表
し 、 該 基 は 、 O、 S(O) P 、 NR

5 、 CO、 NR 5 SO 2 お よ び CONR 5 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1個 ま た
は そ れ 以 上 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル ま た は 4個 ま で の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前
記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原 子 が 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 5 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル ま た は 3～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
pは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Yは 、 水 素 、 NR 8 R 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 N
お よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環
、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は N
を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 SR 6 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 N
R 7 COR 1 0 、 NR 7 CONR 7 R 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 8個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル を 表 し ；
R 7 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 7 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1
～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有
す る 芳 香 族 複 素 環 、 8～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を
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有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R
1 3 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ

キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR
7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ

ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ； ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て い て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い
て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 飽 和 炭 素
環 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子
を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ら
は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 S
O 2 、 NR

7 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ ぞ れ 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ

レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 6個
ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ
シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 ハ
ロ ゲ ン 、 SR 6 、 CN、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 CONR 1 5 R 1 6 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 5 、 R 1 6 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ
ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、
ま た は 式 SO 2 R

1 8 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、
NHCOR 7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア
ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 8 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、
NHCOR 7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア
ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 7 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 1
2個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ
原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ
れ ら は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に
置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
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R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R
1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い

6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 4の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 O、 S(O) q 、 NR

2 1 、 COお よ び CONR 2 1 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い
て も よ い 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン ま た は 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 す か 、 ま た は CO、 NHCOま た は OCOを 表 し
；
qは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
R 2 1 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
Uは 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Aは 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 ま た は 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び O
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 を 表 し 、 そ れ ら は
、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2 ま た は NR 2 2 R 2 3 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 2 お よ び R 2 3 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル
ま た は ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 は 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 COOR 2 4 ま た は CONR 2 5 R 2 6 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 5 お よ び R 2 6 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

2 7 の 基 を 表 し
；
R 2 7 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ； ま た は
R 2 5 お よ び R 2 6 は 、 一 緒 に な っ て 、 Nま た は Oを 含 有 し て い て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し ；
Xは 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 O、 S(O) r 、 NR

2 8 、 COま
た は CONR 2 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル お よ び ア リ ー ル オ キ シ か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO

2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ
シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前 記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原
子 が ア ル キ ル 鎖 を 介 し て 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
rは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
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R 2 8 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 9 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 COOR 3 0 、 ま た は CONR 3 1 R 3 2 を 表 し ；
R 3 0 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 3 1 お よ び R 3 2 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

3 3 の 基 を 表 し
；
R 3 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ い ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 NR 4 、 NR 4 CONR 4 、 NR 4 CO、 NR 4 SO 2 、 COO、 CONR

4 ま た は S(O)

o を 表 し ；
R 4 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 4 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア リ ー ル 、 ま た は 7～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル
基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多
置 換 さ れ て い て も よ く ；
oは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表
し 、 該 基 は 、 O、 S(O) p 、 NR

5 、 CO、 NR 5 SO 2 お よ び CONR 5 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1個 ま た
は そ れ 以 上 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル ま た は 4個 ま で の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前
記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原 子 が 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 5 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル ま た は 3～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
pは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Yは 、 水 素 、 NR 8 R 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 N
お よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環
、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は N
を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 SR 6 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 、 NR 7 CONR 7 R 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ
て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 8個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル を 表 し ；
R 7 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 7 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
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R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1
～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有
す る 芳 香 族 複 素 環 、 8～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

1 3 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ
キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ
ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、
R 1 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ； ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い
て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び O
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環 に よ っ
て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ら は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ
ら は 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

7 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ ぞ れ 8個

ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル
、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る
基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま
た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ
キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ ニ ル ア
ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 SR 6 、 CN、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 CONR 1 5 R
1 6 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 5 、 R 1 6 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ
ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

1 8 の 基 を 表 し ；
R 1 8 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 7 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア
ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
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6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 4の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3
個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 4
個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、
ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 8個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ
シ 、 O、 COお よ び CONR 2 9 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ
く ；
R 2 9 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOR 3 0 を 表 し ；
R 3 0 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 請 求 項 ３ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 S、 ま た は NR 4 を 表 し ；
R 4 は 、 水 素 ま た は メ チ ル を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 9個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、
4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 一 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Yは 、 H、 NR 8 R 9 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か
ら 選 択 さ れ る 複 素 環 を 表 し 、

10

20

30

40

(7) JP 2004-525117 A 2004.8.19



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
そ れ ら は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 F、 Cl、 B
r、 I、 NO 2 、 SR

6 、 NR 8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 7 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を 表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て
一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を
表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－
プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ
、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ
び /ま た は
該 環 式 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 に よ っ て そ れ
ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
そ れ ら は 、 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

4 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ

ぞ れ 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ
ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、
直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選
択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す
る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ
シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 F
、 Cl、 Br、 I、 CN、 SCH 3 、 OCF 3 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て
い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 7 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ
チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ
ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
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ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 CH 2 、 － CH 2 CH 2 － 、 CH 2 CH 2 CH 2 、 CH＝ CHCH 2 を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル ま た は チ ア ゾ リ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に よ り 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 CF 3 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 F、 Cl、 Brに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 8個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ
シ 、 O、 COお よ び CONR 3 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ
く ；
R 3 0 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOR 3 5 を 表 し ；
R 3 5 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 請 求 項 ４ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
Vは 、 Oを 表 し ；
Qは 、 9個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ
れ ら は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 一 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Yは 、 H、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環
を 表 し 、
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該 環 式 基 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 F、 Cl、 B
r、 I、 NO 2 、 SR

6 、 NR 8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 7 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を 表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て
一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を
表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－
プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ
、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ
び /ま た は
該 環 式 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 に よ っ て そ れ
ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
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そ れ ら は 、 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 そ れ ぞ れ 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ
ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合
し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル
キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 F、 Cl、 Br、 I、 CN、 SCH 3 、
OCF 3 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 7 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個
の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳
香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に
よ り 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ
ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ
、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
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岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 － CH 2 － ま た は － CH 2 CH 2 － を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル を 表 し 、 そ れ は 、 場 合 に よ り 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ
ル 、 n－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 CF 3 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 F、 Cl、
Brに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 O、 CO
お よ び CONR 3 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く ；
R 3 0 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOR 3 5 を 表 し ；
R 3 5 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 請 求 項 ５ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
Vは 、 Oを 表 し ；
Qは 、 9個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ
れ ら は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 一 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Yは 、 H、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環
を 表 し 、
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該 環 式 基 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 F、 Cl、 B
r、 I、 NO 2 、 SR

6 、 NR 8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 7 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を 表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て
一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を
表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－
プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ
、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ
び /ま た は
該 環 式 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 に よ っ て そ れ
ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
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【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
そ れ ら は 、 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 そ れ ぞ れ 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ
ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合
し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル
キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 F、 Cl、 Br、 I、 CN、 SCH 3 、
OCF 3 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 7 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個
の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳
香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に
よ り 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ
ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ
、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
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岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 － CH 2 － ま た は － CH 2 CH 2 － を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル を 表 し 、 そ れ は 、 場 合 に よ り 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ
ル 、 n－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 CF 3 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 F、 Cl、
Brに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOHを 表 し ；
Xは 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 O、 CO
お よ び CONR 3 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く ；
R 3 0 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOHを 表 す 。
【 請 求 項 ６ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
Vは 、 Oを 表 し ；
Qは 、 CH 2 を 表 し ；
Yは 、 2－ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 4－ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、
4－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 4－ シ ア ノ フ ェ ニ ル 、 4－ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 4－ メ ト キ
シ フ ェ ノ キ シ 、 4－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 4－ シ ア ノ フ ェ ノ キ シ 、 4－ メ チ ル フ
ェ ニ ル 、 4－ メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 、 2,4－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3,5－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3－
メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 3,4－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3－ ク ロ ロ － 4－ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ tert
－ ブ チ ル フ ェ ニ ル 、 3,5－ ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 2,4－ ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 3－ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ ク ロ ロ － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 2,3－ ジ
ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 5－ フ ル オ ロ － 2－ メ チ ル フ ェ ニ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 に よ っ て
置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 し ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 － CH 2 CH 2 － を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル を 表 し ；
R 2 は 、 COOHを 表 し 、 そ の 場 合 、 R 2 は 基 Uの 4位 に 存 在 し ；

10

20

30

40

50

(16) JP 2004-525117 A 2004.8.19



Xは 、 (CH 2 ) 4 を 表 し ；
R 1 は 、 COOHを 表 す 。
【 請 求 項 ７ 】
一 般 式 （ I） で 示 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
［ A］ 　 式 （ II） の 化 合 物 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 、 式 （ III） の 化 合 物 ：
E－ X－ R 1 　 　 　 （ III）
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ B］ 　 式 （ IV） の 化 合 物 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
を 、 式 （ V） の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ C］ 　 式 （ VI） の 化 合 物 ：
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 、 式 （ VII） の 化 合 物 ：
E－ U－ A－ R 2 　 　 　 （ VII）
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ D］ 　 式 （ VIII） の 化 合 物 ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Vaは 、 Oま た は Sを 表 し ；
W、 A、 X、 U、 R 1 、 R 2 、 R 3 お よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ る ］
を 、 式 （ IX） の 化 合 物 ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
［ 式 中 、
Q、 Yは 、 請 求 項 ３ 記 載 よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ E］ 　 式 （ X） の 化 合 物 ：
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ ；
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R 1 b お よ び R 2 b は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 CNま た は COOAlkを 表 し 、 Alkは 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 基 を 表 す ］
を 、 強 酸 ま た は 強 塩 基 の 水 溶 液 を 使 用 し て 、 対 応 す る 遊 離 カ ル ボ ン 酸 に 変 換 す る か 、 ま た
は 、
［ F］ 　 式 （ XI） の 化 合 物 ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Ｙ 、 W、 Ｘ 、 U、 Aお よ び mは 請 求 項 ３ 記 載 の よ う に 定 義 さ れ ；
Lは 、 Br、 Iま た は 基 CF 3 SO 2 － Oを 表 す ］
を 、 パ ラ ジ ウ ム 化 合 物 の 存 在 下 、 適 切 で あ れ ば 、 付 加 的 に 還 元 剤 お よ び 他 の 添 加 剤 の 存 在
下 お よ び 塩 基 の 存 在 下 に 、 式 （ XII） の 化 合 物 ：
M－ Z　 　 　 （ XII）
［ 式 中 、
Mは 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル ま た は
ア ル キ ニ ル 基 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 す か 、 ま た は ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ア ル
ケ ニ ル ま た は ア リ ー ル ア ル キ ニ ル 基 を 表 し ；
Zは 、 － B(OH) 2 、 － CH≡ CH、 － CH＝ CH 2 ま た は － Sn(nBu) 3 を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ G］ 　 式 （ XIII） の 化 合 物 ：
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Arは 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 表 し ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 を 表 す ］
を 、 方 法 Dに よ っ て 式 （ VIII） の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 得 ら れ た 式 （ XIV） の 化 合 物 ：
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【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 、 触 媒 の 存 在 下 に 水 素 を 使 用 し て 水 素 添 加 す る
こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
請 求 項 1～ 6の い ず れ か に 記 載 の 一 般 式 （ I） の 化 合 物 の 少 な く と も 1つ を 含 ん で 成 る 薬 剤 。
【 請 求 項 ９ 】
心 臓 血 管 疾 患 の 治 療 薬 の 製 造 に お け る 請 求 項 1～ 6の い ず れ か に 記 載 の 式 （ I） の 化 合 物 の
使 用 。
【 請 求 項 １ ０ 】
狭 心 症 、 虚 血 お よ び 心 不 全 の 治 療 薬 の 製 造 に お け る 請 求 項 1～ 6の い ず れ か に 記 載 の 一 般 式
（ I） の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ 】
高 血 圧 症 、 血 栓 塞 栓 性 疾 患 、 動 脈 硬 化 症 お よ び 静 脈 性 疾 患 の 治 療 薬 の 製 造 に お け る 請 求 項
1～ 6の い ず れ か に 記 載 の 一 般 式 （ I） の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ２ 】
線 維 性 疾 患 の 治 療 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 1～ 6の い ず れ か に 記 載 の 一 般 式 （ I） の 化 合
物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ３ 】
線 維 性 疾 患 が 肝 臓 線 維 症 で あ る こ と を 特 徴 と す る 請 求 項 12に 記 載 の 使 用 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
本 発 明 は 、 酵 素 の ヘ ム 基 が 関 与 せ ず に 生 じ る 新 規 作 用 メ カ ニ ズ ム に よ っ て 、 可 溶 性 グ ア ニ
ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 刺 激 す る 新 規 化 合 物 、 そ の 製 造 法 、 お よ び 薬 剤 、 特 に 心 臓 血 管 疾 患 の 治
療 薬 と し て の そ の 使 用 に 関 す る 。
【 背 景 技 術 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
哺 乳 動 物 細 胞 に お け る 最 も 重 要 な 細 胞 伝 達 系 の 1つ は 、 サ イ ク リ ッ ク グ ア ノ シ ン 一 リ ン 酸
（ cGMP） で あ る 。 内 皮 か ら 放 出 さ れ 、 ホ ル モ ン 信 号 お よ び 機 械 的 信 号 を 伝 達 す る 一 酸 化 窒
素 （ NO） と 共 に 、 そ れ は 、 NO/cGMP系 を 形 成 す る 。 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ は 、 グ ア ノ シ ン
三 リ ン 酸 （ GTP） か ら の cGMPの 生 合 成 を 触 媒 す る 。 現 在 ま で に 開 示 さ れ て い る こ の 群 の 代
表 的 な も の は 、 構 造 的 特 徴 お よ び リ ガ ン ド の タ イ プ の 両 方 に 従 っ て 下 記 の 2つ の 群 に 分 類
で き る ： ナ ト リ ウ ム 尿 排 泄 亢 進 ペ プ チ ド に よ っ て 刺 激 さ れ る 粒 子 状 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ
、 お よ び NOに よ っ て 刺 激 さ れ る 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ 。 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー
ゼ は 2つ の サ ブ ユ ニ ッ ト か ら 成 り 、 調 節 中 心 の 一 部 で あ る ヘ テ ロ ダ イ マ ー 1個 に つ き ヘ ム 1
個 を 含 有 す る 可 能 性 が 極 め て 高 い 。 後 者 は 、 活 性 化 メ カ ニ ズ ム に お い て 中 心 的 役 割 を 担 っ
て い る 。 NOは 、 ヘ ム の 鉄 原 子 に 結 合 す る こ と が で き 、 従 っ て 、 酵 素 の 活 性 を 顕 著 に 増 加 さ
せ る 。 そ れ に 対 し て 、 ヘ ム 不 含 調 製 物 は NOに よ っ て 刺 激 す る こ と が で き な い 。 COも 、 ヘ ム
の 中 心 鉄 原 子 に 結 合 で き る が 、 COに よ る 刺 激 は 、 NOよ る 刺 激 よ り 明 ら か に 少 な い 。
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【 ０ ０ ０ ３ 】
cGMPの 産 生 、 な ら び に そ れ よ っ て 生 じ る ホ ス ホ ジ エ ス テ ラ ー ゼ 、 イ オ ン チ ャ ン ネ ル お よ び
プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ の 調 節 に よ っ て 、 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ は 、 種 々 の 生 理 学 的 過 程 、 特
に 、 平 滑 筋 細 胞 の 弛 緩 お よ び 増 殖 、 血 小 板 の 凝 集 お よ び 付 着 、 お よ び ニ ュ ー ロ ン 信 号 伝 達
、 お よ び 前 記 の 過 程 の 障 害 に よ っ て 生 じ る 疾 患 に お い て 、 重 要 な 役 割 を 果 す 。 病 態 生 理 学
的 条 件 に お い て 、 NO/cGMP系 は 抑 制 さ れ る 場 合 が あ り 、 こ れ は 、 例 え ば 、 高 血 圧 、 血 小 板
活 性 化 、 細 胞 増 殖 の 増 加 、 内 皮 機 能 不 全 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 狭 心 症 、 心 不 全 、 血
栓 症 、 脳 卒 中 お よ び 心 筋 梗 塞 を 誘 発 す る 場 合 が あ る 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
NOに 依 存 せ ず 、 生 体 に お け る cGMP信 号 経 路 に 影 響 を 与 え る こ と を 目 的 と す る そ の よ う な 疾
患 の 可 能 な 治 療 法 は 、 高 い 有 効 性 お よ び 予 測 さ れ る 少 な い 副 作 用 の 故 に 、 有 望 な 方 法 で あ
る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
こ れ ま で 、 そ の 作 用 が NOに 基 づ く 有 機 硝 酸 塩 の よ う な 化 合 物 が 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ
ー ゼ の 治 療 的 刺 激 に 専 ら 使 用 さ れ て き た 。 NOは 、 生 物 変 換 に よ っ て 産 生 さ れ 、 ヘ ム の 中 心
の 鉄 原 子 に 結 合 す る こ と に よ っ て 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 活 性 化 す る 。 副 作 用 に 加
え て 、 耐 性 の 発 生 は 、 こ の 治 療 法 の 重 大 な 短 所 の 1つ で あ る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 直 接 的 に 刺 激 す る 、 即 ち NOを 前 も っ て 放 出 し な い く つ か の
物 質 、 例 え ば 、 3－ （ 5'－ ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － 2'－ フ リ ル ） － 1－ ベ ン ジ ル イ ン ダ ゾ ー ル （
YC-1, Wuら 、 Blood 84(1994), 4226； Muelschら 、 Br. J. Pharmacol. 120(1997)， 681）
、 脂 肪 酸 （ Goldbergら 、 J. Biol. Chem. 252(1977)， 1279） 、 ジ フ ェ ニ ル ヨ ー ド ニ ウ ム ヘ
キ サ フ ル オ ロ ホ ス フ ェ ー ト （ Pettiboneら 、 Eur. J. Pharmcol. 116(1985), 307） 、 イ ソ
リ キ リ チ ゲ ニ ン （ Yuら 、 Brit. J. Pharmacol. 114(1995), 1587） お よ び 種 々 の 置 換 ピ ラ
ゾ ー ル 誘 導 体 （ WO 98/16223、 WO 98/16507お よ び WO 98/23619） が 近 年 報 告 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
現 在 ま で に 既 知 の 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ の 刺 激 物 質 は 、 ヘ ム 基 の 中 心 鉄 と の 相 互 作
用 、 お よ び 、 そ の 結 果 と し て 生 じ る 、 酵 素 活 性 を 増 加 さ せ る 立 体 配 座 の 変 化 （ Gerzerら 、
FEBS Lett. 132(1981), 71） に よ っ て 、 直 接 的 に ヘ ム 基 （ 一 酸 化 炭 素 、 一 酸 化 窒 素 ま た は
ジ フ ェ ニ ル ヨ ー ド ニ ウ ム ヘ キ サ フ ル オ ロ ホ ス フ ェ ー ト ） を 介 す る か 、 ま た は NOに 依 存 し な
い が 、 NOま た は COの 刺 激 作 用 を 強 化 さ せ る ヘ ム 依 存 性 メ カ ニ ズ ム （ 例 え ば 、 YC-1, Hoenic
kaら 、 J. Mol. Med. (1999) 14； ま た は WO 98/16223、 WO 98/16507お よ び WO 98/23619に
開 示 さ れ て い る ピ ラ ゾ ー ル 誘 導 体 ） を 介 し て 、 酵 素 を 刺 激 す る 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
文 献 に 記 載 さ れ て い る 、 イ ソ リ キ リ チ ゲ ニ ン 、 お よ び 脂 肪 酸 、 例 え ば ア ラ キ ド ン 酸 、 プ ロ
ス タ グ ラ ン ジ ン エ ン ド ペ ル オ キ サ イ ド 、 お よ び 脂 肪 酸 ヒ ド ロ ペ ル オ キ サ イ ド の 、 可 溶 性 グ
ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ に お け る 刺 激 作 用 は 、 確 認 で き な か っ た （ 例 え ば 、 Hoenickaら 、 J. M
ol. Med. 77(1999), 14参 照 ） 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
ヘ ム 基 が 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ か ら 除 去 さ れ た 場 合 、 酵 素 は 依 然 と し て 検 出 可 能 な
触 媒 基 礎 活 性 を 有 し 、 即 ち 、 cGMPは 依 然 と し て 形 成 さ れ る 。 ヘ ム 不 含 触 媒 の 残 留 触 媒 基 礎
活 性 は 、 前 記 の 既 知 の 刺 激 物 質 の い ず れ に よ っ て も 刺 激 さ れ な い 。
【 ０ ０ １ ０ 】
プ ロ ト ポ ル フ ィ リ ン IXに よ る ヘ ム 不 含 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ の 刺 激 が 報 告 さ れ て い
る （ Ignarroら 、 Adv. Pharmacol. 26(1994), 35)。 し か し 、 プ ロ ト ポ ル フ ィ リ ン IXは 、 NO
－ ヘ ム 付 加 物 の 模 擬 物 質 で あ る と 考 え る こ と が で き 、 そ の 結 果 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ
ー ゼ へ の プ ロ ト ポ ル フ ィ ル ン IXの 付 加 は 、 NOに よ っ て 刺 激 さ れ た ヘ ム 含 有 可 溶 性 グ ア ニ ル
酸 シ ク ラ ー ゼ に 対 応 す る 酵 素 構 造 を 形 成 す る と 推 測 さ れ る 。 こ れ は 、 プ ロ ト ポ ル フ ィ リ ン
IXの 刺 激 作 用 が 、 前 記 の NO非 依 存 性 で あ る が ヘ ム 依 存 性 の 刺 激 物 質 YC－ 1に よ っ て 増 加 す
る と い う 事 実 に よ っ て も 確 認 さ れ る （ Muelschら 、 Naunyn Schmiedebergs Arch. Pharmaco
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l. 335, R47） 。
【 ０ ０ １ １ 】
こ の よ う に 、 酵 素 に 存 在 す る ヘ ム 基 に 依 存 せ ず に 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 刺 激 し
う る 化 合 物 は 、 こ れ ま で 報 告 さ れ て い な い 。
【 発 明 の 開 示 】
【 発 明 が 解 決 し よ う と す る 課 題 】
【 ０ ０ １ ２ 】
本 発 明 の 目 的 は 、 心 臓 血 管 疾 患 、 ま た は 生 体 に お け る cGMP信 号 経 路 に 影 響 を 与 え る こ と に
よ っ て 治 療 し う る 他 の 疾 患 を 治 療 す る 薬 剤 を 提 供 す る こ と で あ る 。
【 課 題 を 解 決 す る た め の 手 段 】
【 ０ ０ １ ３ 】
前 記 の 目 的 は 、 NOお よ び 酵 素 に 存 在 す る ヘ ム 基 に 依 存 し な く て も 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ
ー ゼ を 刺 激 す る こ と が で き る 化 合 物 を 、 薬 剤 の 製 造 に 使 用 す る こ と に よ っ て 達 成 で き る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
意 外 に も 、 酵 素 に 存 在 す る ヘ ム 基 に 依 存 し な く て も 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 刺 激 す
る こ と が で き る 化 合 物 が 存 在 す る こ と が 見 出 さ れ た 。 こ れ ら の 刺 激 物 質 の 生 物 学 的 活 性 は
、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ を 刺 激 す る 全 く 新 規 な メ カ ニ ズ ム に 基 づ く 。 可 溶 性 グ ア ニ
ル 酸 シ ク ラ ー ゼ の 刺 激 物 質 と し て 先 行 技 術 か ら 既 知 の 前 記 化 合 物 と 対 照 的 に 、 本 発 明 の 化
合 物 は 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ の ヘ ム 含 有 形 態 と ヘ ム 不 含 形 態 の 両 方 を 刺 激 す る こ
と が で き る 。 こ の よ う に 、 こ れ ら の 新 規 刺 激 物 質 の 場 合 、 酵 素 の 刺 激 は ヘ ム 非 依 存 性 経 路
に よ っ て 生 じ 、 こ れ は 、 第 一 に 、 新 規 刺 激 物 質 が ヘ ム 含 有 酵 素 に お い て NOと の 相 乗 作 用 を
有 さ な い と う 事 実 、 第 二 に 、 こ れ ら の 新 規 刺 激 物 質 の 作 用 が 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー
ゼ の ヘ ム 依 存 性 抑 制 因 子 、 即 ち 1H－ 1,2,4－ オ キ サ ジ ア ゾ ー ル － （ 4,3a） － キ ノ キ サ リ ン
－ 1－ オ ン （ QDQ） よ っ て ブ ロ ッ ク さ れ な い と い う 事 実 に よ っ て も 確 認 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ５ 】
こ れ は 、 心 臓 血 管 疾 患 、 お よ び 生 体 に お け る cGMP信 号 経 路 に 作 用 す る こ と に よ っ て 治 療 し
う る 他 の 疾 患 を 治 療 す る 新 規 治 療 法 で あ る 。
【 ０ ０ １ ６ 】
EP-A-0345068は 、 GABA拮 抗 薬 の 合 成 に お け る 中 間 体 と し て の ア ミ ノ ア ル カ ン カ ル ボ ン 酸 （
1） を 特 に 開 示 し て い る ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ７ 】
WO 93/00359は 、 ペ プ チ ド 合 成 に お け る 中 間 体 と し て の ア ミ ノ ア ル カ ン カ ル ボ ン 酸 （ 2） 、
お よ び 中 枢 神 経 系 疾 患 の 治 療 用 の 活 性 化 合 物 と し て の そ の 使 用 を 開 示 し て い る ：
【 化 ２ 】

10

20

30

40

(22) JP 2004-525117 A 2004.8.19



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ８ 】
し か し 、 そ の よ う な ア ミ ノ ア ル カ ン カ ル ボ ン 酸 が 、 酵 素 に 存 在 す る ヘ ム 基 に 依 存 せ ず に 、
可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ に お け る 刺 激 作 用 を 有 し う る こ と は 、 こ れ ら 2つ の 公 報 の い
ず れ に も 開 示 さ れ て い な い 。
【 ０ ０ １ ９ 】
本 発 明 の 化 合 物 に 類 似 し た 構 造 を 有 す る 物 質 は 、 WO 01/19776、 WO 01/19355、 WO 01/1978
0お よ び WO 01/19778か ら も 既 知 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
本 発 明 に よ れ ば 、 酵 素 に 存 在 す る ヘ ム 基 に 依 存 せ ず に 、 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ 刺 激
す る の に 使 用 さ れ る 化 合 物 は 、 式 （ I） の ア ミ ノ ア ル カ ン カ ル ボ ン 酸 、 な ら び に そ の 立 体
異 性 体 お よ び 塩 で あ る ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 NR 4 、 NR 4 CONR 4 、 NR 4 CO、 NR 4 SO 2 、 COO、 CONR

4 ま た は S(O)

o を 表 し ；
R 4 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 4 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア リ ー ル 、 ま た は 7～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル
基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多
置 換 さ れ て い て も よ く ；
oは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表
し 、 該 基 は 、 O、 S(O) p 、 NR

5 、 CO、 NR 5 SO 2 お よ び CONR 5 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1個 ま た
は そ れ 以 上 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル ま た は 4個 ま で の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前
記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原 子 が 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 5 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル ま た は 3～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
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pは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Yは 、 水 素 、 NR 8 R 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 N
お よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環
、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は N
を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 SR 6 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 、 NR 7 CONR 7 R 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ
て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 8個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル を 表 し ；
R 7 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 7 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1
～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有
す る 芳 香 族 複 素 環 、 8～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

1 3 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ
キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ
ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ;
R 1 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ； ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て い て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い
て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 飽 和 炭 素
環 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子
を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ら
は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 S
O 2 、 NR

7 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ ぞ れ 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ

レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 6個
ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ
シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 ハ
ロ ゲ ン 、 SR 6 、 CN、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 CONR 1 5 R 1 6 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
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素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 5 、 R 1 6 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ
ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、
ま た は 式 SO 2 R

1 8 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、
NHCOR 7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア
ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 8 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、
NHCOR 7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア
ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 7 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 1
2個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ
原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ
れ ら は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置
換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 4の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 O、 S(O) q 、 NR

2 1 、 COお よ び CONR 2 1 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い
て も よ い 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン ま た は 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 す か 、 ま た は CO、 NHCOま た は OCOを 表 し
；
qは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
R 2 1 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
Uは 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Aは 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 ま た は 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び O
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 を 表 し 、 そ れ ら は
、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2 ま た は NR 2 2 R 2 3 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 2 お よ び R 2 3 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル
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ま た は ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 は 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 COOR 2 4 ま た は CONR 2 5 R 2 6 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 5 お よ び R 2 6 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

2 7 の 基 を 表 し
；
R 2 7 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ； ま た は
R 2 5 お よ び R 2 6 は 、 一 緒 に な っ て 、 Nま た は Oを 含 有 し て い て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し ；
Xは 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 O、 S(O) r 、 NR

2 8 、 COま
た は CONR 2 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル お よ び ア リ ー ル オ キ シ か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO

2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ
シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前 記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原
子 が ア ル キ ル 鎖 を 介 し て 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
rは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
R 2 8 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 2 9 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 COOR 3 0 、 ま た は CONR 3 1 R 3 2 を 表 し ；
R 3 0 は 、 水 素 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 3 1 お よ び R 3 2 は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

3 3 の 基 を 表 し
；
R 3 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ い ］ 。
【 ０ ０ ２ １ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 式 （ I） の 化 合 物 が 好 ま し い ：
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 NR 4 、 NR 4 CONR 4 、 NR 4 CO、 NR 4 SO 2 、 COO、 CONR

4 ま た は S(O)

ｏ を 表 し ；
R 4 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 4 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア リ ー ル 、 ま た は 7～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル
基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多
置 換 さ れ て い て も よ く ；
oは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 12個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表
し 、 該 基 は 、 O、 S(O) p 、 NR

5 、 CO、 NR 5 SO 2 お よ び CONR 5 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1個 ま た
は そ れ 以 上 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル ま た は 4個 ま で の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 場 合 に よ り 、 前
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記 の 鎖 の い ず れ か 2個 の 原 子 が 互 い に 結 合 し て 3～ 8員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 5 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル ま た は 3～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 ハ ロ ゲ ン ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ に よ っ て 置 換 さ れ て い て も よ く ；
pは 、 0、 1ま た は 2を 表 し ；
Yは 、 水 素 、 NR 8 R 9 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 N
お よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環
、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は N
を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 SR 6 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 、 NR 7 CONR 7 R 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ
て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 8個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル を 表 し ；
R 7 は 、 任 意 に 存 在 す る 他 の R 7 基 か ら 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1
～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有
す る 芳 香 族 複 素 環 、 8～ 18個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

1 3 の 基 を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ
キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ
ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 3 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 CN、 NO 2 、 NH 2 、 NHCOR

7 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い
て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び O
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 複 素 環 に よ っ
て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 そ れ ら は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ
ら は 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

7 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ ぞ れ 8個

ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル
、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る
基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま
た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ
キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ ニ ル ア
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ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 SR 6 、 CN、 NO 2 、 NR
8 R 9 、 CONR 1 5 R

1 6 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 5 、 R 1 6 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ
ル 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は 式 SO 2 R

1 8 の 基 を 表 し ；
R 1 8 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 6～ 10個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア リ ー ル を 表 し 、 該 ア リ ー ル 基 は 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ま た は 多 置
換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 7 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 CN、 NO 2 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア
ル キ ル ま た は ハ ロ ア ル コ キ シ に よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 4の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 1～ 9個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3
個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 複 素 環 を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に よ り 、 ハ ロ ゲ ン 、 4
個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、
ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 8個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ
シ 、 O、 COお よ び CONR 2 9 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ
く ；
R 2 9 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
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R 1 は 、 COOR 3 0 を 表 し ；
R 3 0 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 式 （ I） の 化 合 物 が 特 に 好 ま し い ：
Vは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は O、 S、 ま た は NR 4 を 表 し ；
R 4 は 、 水 素 ま た は メ チ ル を 表 し ；
Qは 、 不 存 在 で あ る か 、 ま た は 9個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、
4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 一 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Yは 、 H、 NR 8 R 9 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か
ら 選 択 さ れ る 複 素 環 を 表 し 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

そ れ ら は Nを 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、
該 環 式 基 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 F、 Cl、 B
r、 I、 NO 2 、 SR

6 、 NR 8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 7 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を 表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て
一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
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含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を
表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－
プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ
、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ
び /ま た は
該 環 式 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 に よ っ て そ れ
ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
そ れ ら は 、 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

4 、 SO 2 NR
7 、 CONR 7 、 そ れ

ぞ れ 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ
ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、
直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選
択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す
る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ
シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 F
、 Cl、 Br、 I、 CN、 SCH 3 、 OCF 3 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て
い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 7 は 、 水 素 、 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 12個 ま で の 炭 素
原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9
個 の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る
芳 香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合
に よ り 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ
チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ
ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
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6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 4の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 CH 2 、 － CH 2 CH 2 － 、 CH 2 CH 2 CH 2 、 CH＝ CHCH 2 を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル ま た は チ ア ゾ リ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に よ り 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 CF 3 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 F、 Cl、 Brに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 8個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル オ キ
シ 、 O、 COお よ び CONR 3 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ
く ；
R 3 0 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOR 3 5 を 表 し ；
R 3 5 は 、 水 素 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 式 （ I） の 化 合 物 が 極 め て 好 ま し い ：
Vは 、 Oを 表 し ；
Qは 、 9個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有
す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ
れ ら は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 一 置 換 さ れ て い て も よ く ；
Yは 、 H、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環
を 表 し 、
【 化 ６ 】
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該 環 式 基 は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ニ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 シ ク ロ ア ル キ ル 、 F、 Cl、 B
r、 I、 NO 2 、 SR

6 、 NR 8 R 9 、 NR 7 COR 1 0 ま た は CONR 1 1 R 1 2 に よ っ て そ れ ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い
て も よ く ；
R 6 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 7 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
R 8 、 R 9 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は
分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を 表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ
チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て
一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た は
R 8 お よ び R 9 ま た は R 1 1 お よ び R 1 2 か ら 選 択 さ れ る 2個 の 置 換 基 が 互 い に 結 合 し て Oま た は Nを
含 有 し て も よ い 5ま た は 6員 環 を 形 成 し て も よ く ；
R 1 0 は 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は フ ェ ニ ル を
表 し 、 該 フ ェ ニ ル 基 は 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－
プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ
、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ
び /ま た は
該 環 式 基 は 、 フ ェ ニ ル 、 ま た は 下 記 の も の か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 複 素 環 に よ っ て そ れ
ぞ れ 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
【 化 ７ 】
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そ れ ら は 、 直 接 的 に 結 合 し て い る か 、 ま た は O、 S、 SO、 SO 2 、 そ れ ぞ れ 4個 ま で の 炭 素 原 子
を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 オ キ シ ア ル キ ル オ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ス ル ホ
ニ ル ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 チ オ ア ル キ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 を 介 し て 結 合
し て い て も よ く 、 そ れ ら は 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル
キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ 、 直 鎖 ま た
は 分 岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 ま た は 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 F、 Cl、 Br、 I、 CN、 SCH 3 、
OCF 3 、 NO 2 、 NR

8 R 9 、 ま た は NR 1 4 COR 1 7 に よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 1 4 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
R 1 7 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 1～ 9個
の 炭 素 原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳
香 族 複 素 環 、 ま た は 3～ 6個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 場 合 に
よ り 、 F、 Cl、 Br、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ ル 、 n－ ブ チ
ル 、 s－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ
、 NO 2 、 CF 3 、 OCF 3 ま た は CNに よ っ て さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ く ； お よ び /ま た は
該 環 式 基 は 、 1～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま た は 飽 和 炭 素 環 か ま た は 1～ 9個 の 炭 素
原 子 お よ び S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 芳 香 族 ま
た は 飽 和 複 素 環 と 縮 合 し て い て も よ く ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
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R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 CH 2 、 ま た は － CH 2 CH 2 － を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
Aは 、 フ ェ ニ ル を 表 し 、 そ れ は 、 場 合 に よ り 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n－ プ ロ ピ ル 、 i－ プ ロ ピ
ル 、 n－ ブ チ ル 、 i－ ブ チ ル 、 s－ ブ チ ル 、 t－ ブ チ ル 、 CF 3 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 F、 Cl、
Brに よ っ て 一 ～ 三 置 換 さ れ て い て も よ く ；
R 2 は 、 COOR 2 4 を 表 し ；
R 2 4 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 し ；
Xは 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ レ ン 、 ま た は 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル ケ ン ジ イ ル を 表 し 、 そ れ ら は 、 フ ェ ニ ル オ キ シ 、 O、 CO
お よ び CONR 3 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の 基 を そ れ ぞ れ 有 し て い て も よ く ；
R 3 0 は 、 水 素 、 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ま た は 3～ 6個 の 炭
素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
nは 、 1ま た は 2を 表 し ；
R 1 は 、 COOR 3 5 を 表 し ；
R 3 5 は 、 水 素 、 ま た は 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル を 表 す 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
本 発 明 に よ れ ば 、 R 1 お よ び R 2 が そ れ ぞ れ COOHで あ る 式 （ I） の 化 合 物 が 特 に 好 ま し い 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
本 発 明 に よ れ ば 、 式 中 の 基 は 下 記 の よ う に 定 義 さ れ る 化 合 物 が 極 め て 好 ま し い ：
Vは 、 Oを 表 し ；
Qは 、 CH 2 を 表 し ；
Yは 、 2－ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 4－ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、
4－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 4－ シ ア ノ フ ェ ニ ル 、 4－ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 4－ メ ト キ
シ フ ェ ノ キ シ 、 4－ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 4－ シ ア ノ フ ェ ノ キ シ 、 4－ メ チ ル フ
ェ ニ ル 、 4－ メ チ ル チ オ フ ェ ニ ル 、 2,4－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3,5－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3－
メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 3,4－ ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 3－ ク ロ ロ － 4－ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ tert
－ ブ チ ル フ ェ ニ ル 、 3,5－ ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 2,4－ ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 3－ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 4－ ク ロ ロ － ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル 、 2,3－ ジ
ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 5－ フ ル オ ロ － 2－ メ チ ル フ ェ ニ ル か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 に よ っ て
置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル を 表 し ；
R 3 は 、 SR 1 7 ； SO 2 R

1 7 ； 場 合 に よ り 1ま た は 2個 の ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い て よ い
6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ； S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の
ヘ テ ロ 原 子 お よ び 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヘ テ ロ ア リ ー ル ； 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
シ ク ロ ア ル キ ル ； ヒ ド ロ キ シ ル ； 6個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ア ル コ キ シ ； 14個 ま で
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル コ キ シ ； CONH 2 ； CONR

1 7 R 1 7 ； SO 2 NH 2 ； SO 2 NR
1 7 R 1 7 ； 12個 ま

で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア ル コ キ シ ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ ア
ル キ ル ； 12個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ； NHCOOR 1 7  NR 1 7 COOR 1 7 ； N
HCOR 1 7 ； NHSO 2 R

1 7  NR 1 7 SOR 1 7 ； NHCONH 2 ； NR
1 7 CONR 1 7 R 1 7 ； OCONR 1 7 R 1 7 ； OSO 2 R

1 7 ； C 2 － 1 2

－ ア ル ケ ニ ル ； ま た は C 2 － 1 2 － ア ル キ ニ ル ； を 表 し 、 前 記 の 基 の 1個 に 加 え て 、 水 素 、 ハ
ロ ゲ ン 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を そ れ ぞ れ 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分
岐 鎖 ハ ロ ア ル キ ル 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル コ キ シ ま た は ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 CN、 NO 2
お よ び NR 1 9 R 2 0 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 基 が 含 ま れ て よ く ；
R 1 9 お よ び R 2 0 は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 4個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア
ル キ ル 、 ま た は 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
mは 、 1～ 2の 整 数 を 表 し ；
Wは 、 － CH 2 CH 2 － を 表 し ；
Uは 、 － CH 2 － を 表 し ；
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Aは 、 フ ェ ニ ル を 表 し 、 ；
R 2 は 、 COOHを 表 し 、 そ の 場 合 、 R 2 は 基 Uの 4位 に 存 在 し ；
Xは 、 (CH 2 ) 4 を 表 し ；
R 1 は 、 COOHを 表 す 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
一 般 式 （ I） の 本 発 明 化 合 物 は 、 そ の 塩 の 形 態 で あ っ て も よ い 。 そ の よ う な 塩 の 例 は 一 般
に 、 有 機 ま た は 無 機 の 塩 基 ま た は 酸 と の 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
生 理 的 に 許 容 さ れ る 塩 が 、 本 発 明 の 目 的 に 好 ま し い 。 本 発 明 化 合 物 の 生 理 的 に 許 容 さ れ る
塩 は 、 本 発 明 の 物 質 と 、 無 機 酸 、 カ ル ボ ン 酸 ま た は ス ル ホ ン 酸 と の 塩 で あ っ て よ い 。 特 に
好 ま し い 例 は 、 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、 燐 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 エ タ ン ス ル ホ ン 酸 、
p－ ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 、 ナ フ タ レ ン ジ ス ル ホ ン 酸 、 酢 酸 、 プ ロ ピ
オ ン 酸 、 乳 酸 、 酒 石 酸 、 ク エ ン 酸 、 フ マ ル 酸 、 マ レ イ ン 酸 ま た は 安 息 香 酸 と の 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
生 理 的 に 許 容 さ れ る 塩 は 、 遊 離 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 本 発 明 化 合 物 の 金 属 ま た は ア ン モ
ニ ウ ム 塩 で あ っ て も よ い 。 特 に 好 ま し い 例 は 、 ナ ト リ ウ ム 、 カ リ ウ ム 、 マ グ ネ シ ウ ム ま た
は カ ル シ ウ ム 塩 、 お よ び 、 ア ン モ ニ ア 、 ま た は 有 機 ア ミ ン 、 例 え ば 、 エ チ ル ア ミ ン 、 ジ －
ま た は ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 ジ － ま た は ト リ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ン 、
ジ メ チ ル ア ミ ノ エ タ ノ ー ル 、 ア ル ギ ニ ン 、 リ シ ン ま た は エ チ レ ン ジ ア ミ ン か ら 誘 導 さ れ る
ア ン モ ニ ウ ム 塩 で あ る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
本 発 明 の 化 合 物 は 、 像 お よ び 鏡 像 で あ る 立 体 異 性 形 （ エ ナ ン チ オ マ ー ） で 、 ま た は 像 お よ
び 鏡 像 で な い （ ジ ア ス テ レ オ マ ー ） で 、 存 在 し う る 。 本 発 明 は 、 エ ナ ン チ オ マ ー ま た は ジ
ア ス テ レ オ マ ー 、 お よ び そ れ ら の 各 混 合 物 の 両 方 に 関 す る 。 ラ セ ミ 形 は 、 ジ ア ス テ レ オ マ
ー と 同 様 に 、 既 知 の 方 法 、 例 え ば 、 光 学 分 割 ま た は ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 分 離 に よ っ て 、 立
体 異 性 的 に 均 質 な 成 分 に 分 離 す る こ と が で き る 。 本 発 明 の 化 合 物 に 存 在 す る 二 重 結 合 は 、
シ ス ま た は ト ラ ン ス 配 置 （ Zま た は E形 ） に あ る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
本 発 明 の 目 的 の た め に 、 置 換 基 は 、 他 に 定 義 さ れ な け れ ば 、 一 般 に 下 記 の よ う に 定 義 さ れ
る 。
【 ０ ０ ３ １ 】

は 一 般 に 、 1～ 20個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る
。 そ の 例 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 ペ ン チ ル
、 イ ソ ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 イ ソ ヘ キ シ ル 、 ヘ プ チ ル 、 イ ソ ヘ プ チ ル 、 オ ク チ ル 、 イ ソ オ
ク チ ル 、 ノ ニ ル 、 デ シ ル 、 ド デ シ ル 、 エ イ コ シ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】

は 一 般 に 、 1～ 20個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 橋 を 意 味 す
る 。 そ の 例 は 、 メ チ レ ン 、 エ チ レ ン 、 プ ロ ピ レ ン 、 α － メ チ ル エ チ レ ン 、 β － メ チ ル エ チ
レ ン 、 α － エ チ ル エ チ レ ン 、 β － エ チ ル エ チ レ ン 、 ブ チ レ ン 、 α － メ チ ル プ ロ ピ レ ン 、 β
－ メ チ ル プ ロ ピ レ ン 、 γ － メ チ ル プ ロ ピ レ ン 、 α － エ チ ル プ ロ ピ レ ン 、 β － エ チ ル プ ロ ピ
レ ン 、 γ － エ チ ル プ ロ ピ レ ン 、 ペ ン チ レ ン 、 ヘ キ シ レ ン 、 ヘ プ チ レ ン 、 オ ク チ レ ン 、 ノ ニ
レ ン 、 デ シ レ ン 、 ド デ シ レ ン お よ び エ イ コ シ レ ン で あ る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】

は 一 般 に 、 2～ 20個 の 炭 素 原 子 、 お よ び 1つ ま た は そ れ 以 上 、 好 ま し く は 1つ ま
た は 2つ の 二 重 結 合 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 ア リ ル
、 プ ロ ペ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ペ ニ ル 、 ブ テ ニ ル 、 イ ソ ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 イ ソ ペ ン テ ニ ル
、 ヘ キ セ ニ ル 、 イ ソ ヘ キ セ ニ ル 、 ヘ プ テ ニ ル 、 イ ソ ヘ プ テ ニ ル 、 オ ク テ ニ ル 、 イ ソ オ ク テ
ニ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】

は 一 般 に 、 2～ 20個 の 炭 素 原 子 、 1つ ま た は そ れ 以 上 、 好 ま し く は 1つ ま た は 2つ
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の 三 重 結 合 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 エ チ ニ ル 、 2－
ブ チ ニ ル 、 2－ ペ ン チ ニ ル お よ び 2－ ヘ キ シ ニ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】

は 一 般 に 、 2～ 20個 の 炭 素 原 子 、 1つ ま た は そ れ 以 上 、 好 ま し く は 1つ ま た
は 2つ の 二 重 結 合 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 橋 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 エ テ ン － 1
,2－ ジ イ ル 、 プ ロ ペ ン － 1,3－ ジ イ ル 、 プ ロ ペ ン － 1,2－ ジ イ ル 、 1－ ブ テ ン － 1,4－ ジ イ ル
、 1－ ブ テ ン － 1,3－ ジ イ ル 、 1－ ブ テ ン － 1,2－ ジ イ ル 、 2－ ブ テ ン － 1,4－ ジ イ ル 、 2－ ブ
テ ン － 1,3－ ジ イ ル 、 2－ ブ テ ン － 2,3－ ジ イ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】

は 一 般 に 、 2～ 20個 の 炭 素 原 子 、 1つ ま た は そ れ 以 上 、 好 ま し く は 1つ ま た
は 2つ の 三 重 結 合 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 橋 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 エ チ ン － 1
,2－ ジ イ ル 、 プ ロ ピ ン － 1,3－ ジ イ ル 、 1－ ブ チ ン － 1,4－ ジ イ ル 、 1－ ブ チ ン － 1,3－ ジ イ
ル 、 2－ ブ テ ン － 1,4－ ジ イ ル で あ る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】

は 一 般 に 、 カ ル ボ ニ ル 基 を 介 し て 結 合 し て い る 、 1～ 9個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 ま
た は 分 岐 鎖 低 級 ア ル キ ル を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 ア セ チ ル 、 エ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ピ ル
カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル 、 ブ チ ル カ ル ボ ニ ル お よ び イ ソ ブ チ ル カ ル ボ ニ ル で
あ る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】

は 一 般 に 、 酸 素 原 子 を 介 し て 結 合 し て い る 、 1～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖
ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 イ ソ
プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 イ ソ ブ ト キ シ 、 ペ ン ト キ シ 、 イ ソ ペ ン ト キ シ 、 ヘ キ ソ キ シ 、 イ ソ
ヘ キ ソ キ シ 、 ヘ プ ト キ シ 、 イ ソ ヘ プ ト キ シ 、 オ ク ト キ シ ま た は イ ソ オ ク ト キ シ で あ る 。 「
ア ル コ キ シ 」 お よ び 「 ア ル キ ル オ キ シ 」 は 、 同 義 語 的 に 使 用 さ れ る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】

は 一 般 に 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 基 に よ っ て 置 換 さ
れ て い る 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 基 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】

は 、 例 え ば 、 式 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
に よ っ て 示 さ れ る 。 こ の 場 合 、 ア ル キ ル （ Alkyl） は 一 般 に 、 1～ 13個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル お よ び
イ ソ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル で あ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】

は 一 般 に 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 環 式 炭 化 水 素 基 を 意 味 す る 。 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル が 好 ま し い 。 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ
キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル お よ び シ ク ロ オ ク チ ル を 例 と し て 挙 げ る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】

は 、 本 発 明 の 目 的 の た め に 、 そ れ の 炭 化 水 素 基 が シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ
る ア ル コ キ シ 基 を 意 味 す る 。 シ ク ロ ア ル キ ル 基 は 一 般 に 、 8個 ま で の 炭 素 原 子 を 有 す る 。
そ の 例 は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ で あ る 。 「 シ ク ロ ア ル コ キ
シ 」 お よ び 「 シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 」 は 同 意 語 的 に 使 用 さ れ る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】

は 一 般 に 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 芳 香 族 基 を 意 味 す る 。 好 ま し い ア リ ー ル
基 は 、 フ ェ ニ ル お よ び ナ フ チ ル で あ る 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
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は 、 本 発 明 の 目 的 の た め に 、 弗 素 、 塩 素 、 臭 素 お よ び 沃 素 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】

は 、 本 発 明 の 目 的 の た め に 、 飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 の 、 3～ 10員 、 例 え ば 5ま た
は 6員 の 複 素 環 で あ っ て 、 S、 Nお よ び Oか ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 3個 ま で の ヘ テ ロ 原 子 を
有 し て い て も よ く 、 窒 素 原 子 が 存 在 す る 場 合 は 、 こ の 窒 素 原 子 を 介 し て 結 合 し て い て も よ
い 複 素 環 を 一 般 に 意 味 す る 。 そ の 例 は 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル
、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 ピ ロ リ ル 、
ピ ロ リ ジ 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 、 1,2,3－
ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル ま た は ピ ペ リ ジ
ル で あ る 。 チ ア ゾ リ ル 、 フ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル が 好 ま し い 。 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル
」 （ ま た は 「 ヘ タ リ ー ル 」 ） は 、 芳 香 族 複 素 環 式 基 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
本 明 細 書 で 示 し た 複 素 環 の 構 造 に お い て 、 例 え ば 、 Yに 可 能 な 複 素 環 構 造 の 場 合 の 単 位 Qへ
の 結 合 の よ う に 、 そ れ ぞ れ 、 隣 接 す る 基 へ の 唯 1つ の 結 合 が 示 さ れ て い る 。 し か し 、 そ れ
に 関 係 な く 、 こ れ ら の 複 素 環 構 造 は 示 さ れ て い る 他 の 置 換 基 を 有 し て い て も よ い 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
本 発 明 は 、 式 （ I） の 化 合 物 の 製 造 方 法 に も 関 し 、 該 方 法 は 下 記 の こ と を 特 徴 と す る ：
［ A］ 　 式 （ II） の 化 合 物 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 、 式 （ III） の 化 合 物 ：
E－ X－ R 1 　 　 　 （ III）
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ B］ 　 式 （ IV） の 化 合 物 ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
を 、 式 （ V） の 化 合 物 ：
【 化 １ １ 】
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ハ ロ ゲ ン

複 素 環



　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ C］ 　 式 （ VI） の 化 合 物 ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 、 式 （ VII） の 化 合 物 ：
E－ U－ A－ R 2 　 　 　 （ VII）
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ D］ 　 式 （ VIII） の 化 合 物 ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Vaは 、 Oま た は Sを 表 し ；
R 1 、 R 2 、 R 3 、 Y、 Q、 W、 U、 A、 Xお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ る ］
を 、 式 （ IX） の 化 合 物 ：
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
［ 式 中 、
Q、 Yは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
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Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 、 ま た は 任 意 に 活 性 化 さ れ た ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基
を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ E］ 　 式 （ X） の 化 合 物 ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 3 、 V、 Q、 Y、 W、 X、 U、 Aお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
R 1 b お よ び R 2 b は 、 そ れ ぞ れ 互 い に 独 立 に 、 CNま た は COOAlkを 表 し 、 Alkは 6個 ま で の 炭 素 原
子 を 有 す る 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 基 を 表 す ］
を 、 強 酸 ま た は 強 塩 基 の 水 溶 液 を 使 用 し て 、 対 応 す る 遊 離 カ ル ボ ン 酸 に 変 換 す る か 、 ま た
は 、
［ F］ 　 式 （ XI） の 化 合 物 ：
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
R 1 、 R 2 、 R 3 、 V、 Q、 X、 W、 U、 Aお よ び mは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ ；
Lは 、 Br、 Iま た は 基 CF 3 SO 2 － Oを 表 す ］
を 、 パ ラ ジ ウ ム 化 合 物 の 存 在 下 、 適 切 で あ れ ば 、 付 加 的 に 還 元 剤 お よ び 他 の 添 加 剤 の 存 在
下 お よ び 塩 基 の 存 在 下 に 、 式 （ XII） の 化 合 物 ：
M－ Z　 　 　 （ XII）
［ 式 中 、
Mは 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル ま た は
ア ル キ ニ ル 基 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 す か 、 ま た は ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ア ル
ケ ニ ル ま た は ア リ ー ル ア ル キ ニ ル 基 を 表 し ；
Zは 、 － B(OH) 2 、 － CH≡ CH、 － CH＝ CH 2 ま た は － Sn(nBu) 3 を 表 す ］
と 反 応 さ せ る か 、 ま た は
［ G］ 　 式 （ XIII） の 化 合 物 ：
【 化 １ ７ 】
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［ 式 中 、
Arは 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 表 し ；
Eは 、 塩 基 の 存 在 下 に 置 換 さ れ る 脱 離 基 を 表 す ］
を 、 方 法 Dに よ っ て 式 （ VIII） の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 得 ら れ た 式 （ XIV） の 化 合 物 ：
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 、 触 媒 の 存 在 下 に 水 素 を 使 用 し て 水 素 添 加 す る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
式 （ I） の 化 合 物 を 製 造 す る 本 発 明 の 方 法 を 、 例 示 的 か つ 非 制 限 的 な 実 施 態 様 を 使 用 し て
以 下 に 説 明 す る 。
【 ０ ０ ４ ９ 】

【 化 １ ９ 】
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【 ０ ０ ５ ０ 】

【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ １ 】

【 化 ２ １ 】
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方 法 D/Eに よ る 反 応 順 序 の 例

方 法 B/Eに よ る 反 応 順 序 の 例



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ２ 】

【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
好 ま し く は R=t-Bu
【 ０ ０ ５ ３ 】

【 化 ２ ３ 】
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【 ０ ０ ５ ４ 】

【 化 ２ ４ 】
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【 ０ ０ ５ ５ 】
ま た は 、 式 （ I） の 化 合 物 は 、 固 相 、 例 え ば 、 ポ リ ス チ レ ン 樹 脂 、 特 に 好 ま し く は 商 業 的
に 入 手 可 能 な Wangポ リ ス チ レ ン 樹 脂 上 で 、 製 造 す る こ と も で き る 。 こ の 場 合 、 樹 脂 を 先 ず
、 ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド （ DMF） の よ う な 溶 媒 中 で 膨 潤 さ せ る 。 次 に 、 出 発 物 質 と し て 作
用 す る 適 切 な カ ル ボ ン 酸 を 、 一 般 的 な 方 法 を 用 い て 樹 脂 に 結 合 さ せ る 。 例 え ば 、 ピ リ ジ ン
ま た は 4－ ジ メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン （ DMAP） の よ う な 塩 基 、 お よ び 酸 ハ ロ ゲ ン 化 物 、 例 え
ば 塩 化 ジ ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル の よ う な カ ル ボ キ シ ル 単 位 を 活 性 化 す る 試 薬 の 存 在 下 に 、 ジ メ
チ ル ホ ル ム ア ミ ド （ DMF） の よ う な 溶 媒 中 で 、 カ ル ボ ン 酸 を 樹 脂 に 結 合 さ せ る こ と が で き
る 。 し か し 、 こ の 目 的 に 一 般 に 使 用 さ れ る 他 の 試 薬 を 使 用 す る こ と も で き る 。 反 応 混 合 物
を 少 な く と も 2時 間 、 好 ま し く は 12時 間 、 特 に 好 ま し く は 約 24時 間 に わ た っ て 、 室 温 、 大
気 圧 に お い て 撹 拌 し 、 固 相 の 装 填 量 に 基 づ い て 過 剰 の 、 好 ま し く は 2～ 3倍 過 剰 の カ ル ボ ン
酸 を 使 用 す る 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
未 反 応 試 薬 を 除 去 し た 後 、 必 ず し も 必 要 で は な い が 、 樹 脂 に 結 合 し た カ ル ボ ン 酸 を 誘 導 体
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化 し て 、 カ ル ボ ン 酸 を 前 も っ て 除 去 す る こ と が で き る 。 こ の よ う に 、 例 え ば 、 適 切 な 4－
ア ミ ノ 安 息 香 酸 ま た は 4－ ホ ル ミ ル 安 息 香 酸 誘 導 体 を 樹 脂 に 結 合 さ せ 、 次 に 、 式 （ II） 、
（ IV） お よ び （ VI） の 化 合 物 の 製 造 に 関 し て 下 記 に 記 載 す る よ う に 、 連 続 還 元 ア ミ ノ 化 に
よ っ て 、 式 （ VIII） の 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き 、 次 に 、 そ の 化 合 物 を 方 法 Dと 同 様 に
、 固 相 に お い て 、 目 的 と す る 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
樹 脂 か ら の 除 去 は 、 固 相 に お け る 目 的 と す る 化 合 物 の 所 望 の 合 成 後 に 、 酸 性 媒 体 中 で 一 般
的 な 方 法 に よ っ て 行 わ れ る 。 樹 脂 か ら 開 裂 し た 生 成 物 は 、 存 在 す る 溶 媒 の 除 去 後 に 、 ク ロ
マ ト グ ラ フ ィ ー 法 の よ う な 既 知 の 精 製 法 に よ っ て 精 製 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
下 記 に 示 す 反 応 式 は 、 式 （ I） の 化 合 物 の 可 能 な 固 相 合 成 を 示 す が 、 当 業 者 に 既 知 で あ る
か ま た は 文 献 か ら 既 知 の 他 の 合 成 経 路 も 使 用 し う る 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
固 相 合 成 の 実 施 例 A：
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 の Wangは 、 Wangポ リ ス チ レ ン 樹 脂 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
固 相 合 成 の 実 施 例 B：
【 化 ２ ６ 】
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式 中 の Wangは 、 Wangポ リ ス チ レ ン 樹 脂 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
本 発 明 の 方 法 に 好 ま し い 溶 媒 は 、 反 応 条 件 下 に 変 化 し な い 一 般 的 な 有 機 溶 媒 、 ま た は 水 で
あ る 。 本 発 明 の 方 法 に 関 し て は 、 エ ー テ ル 、 例 え ば 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル 、 ブ チ ル メ チ ル エ
ー テ ル 、 ジ オ キ サ ン 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル ま た は ジ エ チ レ
ン グ リ コ ー ル ジ メ チ ル エ ー テ ル 、 ま た は 炭 化 水 素 、 例 え ば 、 ベ ン ゼ ン 、 ト ル エ ン 、 キ シ レ
ン ま た は 石 油 エ ー テ ル 、 ま た は ア ミ ド 、 例 え ば 、 ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ま た は ヘ キ サ メ チ
ル 燐 酸 ト リ ア ミ ド 、 ま た は 1,3－ ジ メ チ ル イ ミ ダ ゾ リ ジ ン － 2－ オ ン 、 1,3－ ジ メ チ ル テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ン － 2－ オ ン 、 ア セ ト ニ ト リ ル 、 酢 酸 エ チ ル ま た は ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ
ド を 使 用 す る の が 好 ま し い 。 前 記 溶 媒 の 混 合 物 も 当 然 使 用 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
本 発 明 の 方 法 に 好 ま し い 塩 基 は 、 塩 基 性 反 応 に 一 般 に 使 用 さ れ る 塩 基 性 化 合 物 を 包 含 す る
。 ア ル カ リ 金 属 ハ ロ ゲ ン 化 物 、 例 え ば 、 水 素 化 ナ ト リ ウ ム ま た は 水 素 化 カ リ ウ ム 、 ま た は
ア ル カ リ 金 属 ア ル コ キ シ ド 、 例 え ば 、 ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド 、 ナ ト リ ウ ム エ ト キ シ ド 、 カ
リ ウ ム メ ト キ シ ド 、 カ リ ウ ム エ ト キ シ ド ま た は カ リ ウ ム t－ ブ ト キ シ ド 、 ま た は 炭 酸 塩 、
例 え ば 、 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 セ シ ウ ム ま た は 炭 酸 カ リ ウ ム 、 ま た は ア ミ ド 、 例 え ば 、 ナ
ト リ ウ ム ア ミ ド ま た は リ チ ウ ム ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ド 、 ま た は 有 機 リ チ ウ ム 化 合 物 、 例 え
ば 、 フ ェ ニ ル リ チ ウ ム 、 ブ チ ル リ チ ウ ム ま た は メ チ ル リ チ ウ ム 、 ま た は ナ ト リ ウ ム ヘ キ サ
メ チ ル ジ シ ラ ザ ン を 使 用 す る の が 好 ま し い 。
【 ０ ０ ６ ３ 】
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本 発 明 の 方 法 A～ Cは 、 ア セ ト ニ ト リ ル 中 で 、 化 合 物 （ II） と （ III） 、 （ IV） と （ V） 、 お
よ び （ VI） と （ VII） を 、 そ れ ぞ れ 、 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 Et 3 N、 DABCO、 K 2 CO 3 、 KOH、 NaOHま
た は NaHの よ う な 塩 基 の 存 在 下 に 、 反 応 さ せ る こ と に よ っ て 行 う の が 好 ま し い 。 反 応 は 一
般 に 、 － 20℃ ～ ＋ 90℃ 、 好 ま し く は 0℃ ～ ＋ 70℃ の 温 度 で 行 う こ と が で き る 。 反 応 は 、 大
気 圧 、 高 圧 ま た は 減 圧 （ 例 え ば 、 0.5～ 5バ ー ル ） に お い て 行 う こ と が で き る 。 一 般 に 、 反
応 は 大 気 圧 下 に 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
本 発 明 の 方 法 A～ Cに お い て 、 式 （ I） の 化 合 物 は 、 式 （ II） 、 （ IV） ま た は （ VI） の 化 合
物 の 1つ の ア ミ ン 官 能 基 に よ っ て 、 式 （ III） 、 （ V） ま た は （ VII） の 化 合 物 の 1つ に お け
る 脱 離 基 Eを 求 核 置 換 す る こ と に よ り 製 造 す る 。 好 適 な 脱 離 基 Eは 、 例 え ば 、 ハ ロ ゲ ン 、 ト
シ レ ー ト 、 メ シ レ ー ト 、 ま た は ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト /PPh 3 の よ う な 試
薬 に よ っ て 活 性 化 さ れ る （ Mitsonobu反 応 ） ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
本 発 明 の 方 法 Dは 、 ア セ ト ニ ト リ ル 中 で 、 化 合 物 （ VIII） と （ IX） を 、 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、
炭 酸 カ リ ウ ム 、 Et 3 N、 DABCO、 K 2 CO 3 、 KOH、 NaOHま た は NaHの よ う な 塩 基 の 存 在 下 に 、 反 応
さ せ る こ と に よ っ て 行 う の が 好 ま し い 。 反 応 は 一 般 に 、 － 20℃ ～ ＋ 90℃ 、 好 ま し く は 0℃
～ ＋ 90℃ の 温 度 で 行 う こ と が で き る 。 反 応 は 、 大 気 圧 、 高 圧 ま た は 減 圧 （ 例 え ば 、 0.5～ 5
バ ー ル ） に お い て 行 う こ と が で き る 。 一 般 に 、 反 応 は 大 気 圧 下 に 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
本 発 明 の 方 法 Dに お い て 、 式 （ I） の 化 合 物 は 、 式 （ VIII） の 化 合 物 の ヒ ド ロ キ シ ル ま た は
チ オ ー ル 官 能 基 に よ っ て 、 式 （ IX） の 化 合 物 に お け る 脱 離 基 Eを 求 核 置 換 す る こ と に よ り
製 造 す る 。 好 適 な 脱 離 基 Eは 、 例 え ば 、 ハ ロ ゲ ン 、 ト シ レ ー ト 、 メ シ レ ー ト 、 ま た は ジ イ
ソ プ ロ ピ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト /PPh 3 の よ う な 試 薬 に よ っ て 活 性 化 さ れ る （ Mitsonobu
反 応 ） ヒ ド ロ キ シ ル 官 能 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ７ 】
本 発 明 の 方 法 Eに お い て 、 R 1 お よ び R 2 が そ れ ぞ れ 遊 離 カ ル ボ キ シ ル 官 能 基 を 表 す 式 （ I） の
化 合 物 は 、 化 合 物 （ X） の エ ス テ ル お よ び /ま た は ニ ト リ ル 官 能 基 を 、 対 応 す る 遊 離 カ ル ボ
キ シ ル 官 能 基 に 変 換 す る こ と に よ り 得 る 。 こ の 反 応 は 、 例 え ば 、 HClま た は H 2 SO 4 の よ う な
強 酸 、 ま た は NaOH、 KOHま た は LiOHの よ う な 強 塩 基 の 水 溶 液 を 添 加 す る こ と に よ っ て 行 う
こ と が で き る 。 こ の 反 応 は 、 前 記 の 有 機 溶 媒 の 1つ 、 水 、 有 機 溶 媒 の 混 合 物 、 ま た は 有 機
溶 媒 と 水 と の 混 合 物 中 で 行 う こ と が で き る 。 本 発 明 に よ れ ば 、 例 え ば 、 水 と メ タ ノ ー ル ま
た は ジ オ キ サ ン と の 混 合 物 中 で 反 応 を 行 う の が 好 ま し い 。 一 般 に 、 反 応 は 、 － 20℃ ～ ＋ 90
℃ 、 好 ま し く は 0℃ ～ ＋ 90℃ の 温 度 で 行 う こ と が で き る 。 反 応 は 、 大 気 圧 、 高 圧 ま た は 減
圧 （ 例 え ば 、 0.5～ 5バ ー ル ） に お い て 行 う こ と が で き る 。 一 般 に 、 反 応 は 大 気 圧 下 に 行 わ
れ る 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
本 発 明 の 方 法 Fに お い て 、 式 （ I） の 化 合 物 は 、 置 換 可 能 な 基 Lを 有 す る 式 （ XI） の 化 合 物
と 、 式 （ XII） の 化 合 物 と を 、 パ ラ ジ ウ ム 化 合 物 、 お よ び 適 切 で あ れ ば 還 元 剤 お よ び 他 の
添 加 剤 の 存 在 下 に 、 塩 基 性 媒 体 中 で 反 応 さ せ る こ と に よ り 製 造 す る 。 形 式 的 に は 、 例 え ば
 L.S. Hegedus, Organometallics in Synthesis, M. Schlosser編 、 Wiley & Sons, 1994
に 記 載 の よ う に 、 反 応 は 、 式 （ XI） の 化 合 物 と 式 （ XII） の 化 合 物 と の 還 元 カ ッ プ リ ン グ
で あ る 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
式 （ XI） の 化 合 物 に お け る 好 適 な 置 換 可 能 基 Lは 、 例 え ば 、 Brま た は Iの よ う な ハ ロ ゲ ン 基
、 ま た は ト リ フ レ ー ト 基 の よ う な 一 般 的 な 脱 離 基 で あ る 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
式 （ XII） の 化 合 物 は 、 － B(OH) 2 、 － CH≡ CH、 － CH＝ CH 2 お よ び － Sn(nBu) 3 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る 反 応 性 基 Zを 有 す る 。
【 ０ ０ ７ １ 】
パ ラ ジ ウ ム 化 合 物 と し て 使 用 す る の に 好 適 な 化 合 物 は 、 パ ラ ジ ウ ム （ II） 化 合 物 、 例 え ば
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、 Cl 2 Pd(PPh 3 ) 2 ま た は Pd(OAc) 2 、 ま た は パ ラ ジ ウ ム （ 0） 化 合 物 、 例 え ば 、 Pd(PPh 3 ) 4 ま た
は Pd 2 (dba) 3 で あ る 。 必 要 で あ れ ば 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン の よ う な 還 元 剤 、 ま た は Cu(
I)Br、 NBu 4 NCl、 LiClま た は Ag 3 PO 4 の よ う な 他 の 添 加 剤 を 、 反 応 混 合 物 に 付 加 的 に 添 加 し
て も よ い （ T. Jeffery, Tetrahedron lett. 1985, 26, 2667-2670； T. Jeffery, J. Chem
. Soc., Chem. Commun. 1984, 1287-1289； S. Braese, A. deMejiere, "Metal-catalyzed
 cross-coupling reactions", F. Diederich, P.J. Stang編 , Wiley-VCH, Weinheim 1998
, 99-166参 照 ） 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
反 応 は 、 Na 2 CO 3 、 NaOHま た は ト リ エ チ ル ア ミ ン の よ う な 一 般 的 な 塩 基 の 存 在 下 に 行 わ れ る
。 好 適 な 溶 媒 は 、 前 記 の 有 機 溶 媒 で あ り 、 ジ メ ト キ シ エ タ ン の よ う な エ ー テ ル が 特 に 好 ま
し い 。 一 般 に 、 反 応 は 、 － 20℃ ～ ＋ 90℃ 、 好 ま し く は 0℃ ～ ＋ 90℃ の 温 度 で 行 う こ と が で
き る 。 反 応 は 、 大 気 圧 、 高 圧 ま た は 減 圧 （ 例 え ば 、 0.5～ 5バ ー ル ） に お い て 行 う こ と が で
き る 。 一 般 に 、 反 応 は 大 気 圧 下 に 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
本 発 明 の 方 法 Gに お い て 、 式 （ I） の 化 合 物 は 、 脱 離 基 Eを 有 す る 式 （ XIII） の 化 合 物 と 、
本 発 明 の 方 法 Dの 式 （ VIII） の 化 合 物 と を 反 応 さ せ 、 次 に 、 得 ら れ た 式 （ XIV） の 化 合 物 を
水 素 添 加 す る こ と に よ り 得 る 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
こ の よ う に 、 方 法 Gの 第 一 段 階 は 方 法 Dと 同 様 で あ る が 、 こ の 場 合 は 、 式 （ IX） の 化 合 物 の
代 わ り に 、 式 （ XIII） の 化 合 物 を 、 式 （ XIII） の ア ル コ ー ル ま た は チ オ ー ル と 反 応 さ せ る
。 こ れ に よ っ て 、 一 般 的 な 水 素 添 加 法 に よ っ て 、 式 （ I） の 化 合 物 に 変 換 し う る 式 （ XIV）
不 飽 和 化 合 物 を 得 る 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
本 発 明 に よ れ ば 、 Pd/炭 素 ま た は PtO 2 の よ う な 触 媒 の 存 在 下 に 、 式 （ XIV） の 化 合 物 を 水 素
で 水 素 添 加 す る の が 好 ま し い 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
方 法 Gは 、 前 記 の 有 機 溶 媒 の 1つ に お い て 行 う こ と が で き る 。 こ こ で は 、 酢 酸 エ チ ル が 好 ま
し い 。 一 般 に 、 反 応 は 、 － 20℃ ～ ＋ 90℃ 、 好 ま し く は 0℃ ～ ＋ 90℃ の 温 度 で 行 う こ と が で
き る 。 反 応 は 、 大 気 圧 、 高 圧 ま た は 減 圧 （ 例 え ば 、 0.5～ 5バ ー ル ） に お い て 行 う こ と が で
き る 。 一 般 に 、 反 応 は 大 気 圧 下 に 行 わ れ る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
式 II、 IVお よ び VIの ア ミ ン は 新 規 で あ り 、 ま た 本 発 明 の 主 題 の 一 部 分 を 形 成 す る 。
式 II、 IVお よ び VIの 新 規 化 合 物 は 、 一 般 に 既 知 の 下 記 の 方 法 に よ っ て 得 ら れ る ：
a） 　 式 （ XV） 、 （ XVI） お よ び （ XVII） の ア ミ ン ：
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［ 式 中 、 基 R 1 、 R 2 、 R 3 、 m、 V、 Q、 U、 W、 X、 Yお よ び Aは 前 記 の よ う に 定 義 さ れ る ］
を 、 式 （ XVIII） 、 （ XIX） 、 （ XX） の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 ：
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
Ua、 Waお よ び Xaは そ れ ぞ れ 、 U、 Wお よ び Xと 同 意 義 で あ る が 、 そ れ よ り 1炭 素 単 位 短 く ；
Tは 、 水 素 ま た は C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 官 能 基 を 表 し 、 Uaま た は Xaに 結 合 し て 環 を 形 成 し て も よ
く ；
他 の 基 は 前 記 の よ う に 定 義 さ れ る ］
と 反 応 さ せ て 、 先 ず シ ッ フ 塩 基 を 得 、 次 に 、 そ れ を NaBH 4 、 H 2 /Pd/C等 の よ う な 一 般 的 な 還
元 剤 で 還 元 す る か 、 ま た は H 2 /Pd/C、 NaCNBH 3 、 NaH(OAc) 3 の よ う な 還 元 剤 の 存 在 下 に 、 還
元 ア ル キ ル 化 条 件 に お い て 直 接 的 に 反 応 さ せ る （ Patai編 、 The Chemistry of the Carbon
-Nitrogen Double Bond, p.276-293、 お よ び そ れ に 引 用 さ れ て い る 文 献 を 参 照 ） ；
b） 　 式 （ XV） 、 （ XVI） お よ び （ XVII） の ア ミ ン を 、 式 （ III） 、 （ V） 、 （ VII） の 化 合
物 と 反 応 さ せ る （ 例 え ば 、 J. March, Advanced Organic Chemistry, 第 四 版 、 Wiley, 199
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2, p.411、 お よ び そ れ に 引 用 さ れ て い る 文 献 を 参 照 ） 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
式 （ IIa） の ア ミ ン ま た は 式 （ VIII） の 化 合 物 ：
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Vaは Oま た は Sを 表 す ］
は 、 一 般 に 既 知 の 方 法 で 、 下 記 の 反 応 式 に よ っ て 得 ら れ る ：
【 化 ２ ９ 】
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【 ０ ０ ７ ９ 】
前 記 反 応 式 に お い て 、 PGoは 、 一 般 的 な フ ェ ノ ー ル ま た は チ オ フ ェ ノ ー ル 保 護 基 、 例 え ば
、 CH 3 、 CH 2 Ph、 CH 2 CH＝ CH 2 、 CH 2 OCH 3 、 CH 2 OCH 2 SiMe 3 、 SiMe 3 を 表 し 、 PGnは 、 ア ミ ン 保 護
基 、 例 え ば 、 tBuOCOを 表 し 、 Tは 、 水 素 ま た は C 1 ～ C 4 ア ル キ ル 官 能 基 を 表 し 、 Uaに 結 合 し
て 環 を 形 成 し て も よ く 、 Uaは 、 Uと 同 意 義 で あ る が 、 そ れ よ り 1CH 2 基 短 い 。 他 の 基 は 前 記
の よ う に 定 義 さ れ る 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
（ IIb） は 、 例 え ば 、 （ XVa） を （ XVIII） と 先 ず 反 応 さ せ て 、 シ ッ フ 塩 基 を 得 、 次 に 、 NaB
H 4 、 H 2 /Pd/C等 の よ う な 一 般 的 な 還 元 剤 で そ れ を 還 元 す る か 、 ま た は H 2 /Pd/C、 NaCNBH 3 ま
た は NaH(OAc) 3 の よ う な 還 元 剤 の 存 在 下 に 還 元 ア ル キ ル 化 条 件 に お い て 直 接 的 に 反 応 さ せ
る 場 合 に 得 ら れ る 。 塩 基 の 存 在 下 の 式 （ III） の 化 合 物 と の 反 応 に よ っ て 、 化 合 物 （ IIb）
を 式 （ XXI） の 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き る （ 例 え ば 、 方 法 A参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ １ 】
（ IIb） ま た は （ XXI） に お け る Oま た は S保 護 基 は 、 好 適 な 試 薬 を 使 用 し て 除 去 す る こ と が
で き る （ T.W. Greene, P.G.M. Wuts, Proctective Groups in Organic Synthesis, 第 二
版 、 New York, 1991参 照 ） 。 式 （ IIb） ま た は （ XXI） に お い て 、 － Va－ PGoが 例 え ば － O－
CH 3 を 表 す 場 合 、 － 70℃ ～ 20℃ に お い て 塩 化 メ チ レ ン 中 で 三 臭 化 硼 素 を 使 用 す る か 、 25～ 5
0℃ に お い て ク ロ ロ ホ ル ム 中 で 沃 化 ト リ メ チ ル シ リ ル を 使 用 す る か 、 ま た は 150℃ に お い て
DMF中 で ナ ト リ ウ ム エ チ ル チ オ レ ー ト を 使 用 し て フ ェ ノ ー ル を 形 成 し て 、 メ チ ル 基 を 除 去
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す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
得 ら れ た 式 （ IIc） の 化 合 物 か ら 、 ア ミ ノ 官 能 基 を 保 護 し （ T.W. Greene, P.G.M. Wuts, P
roctective Groups in Organic Synthesis, 第 二 版 、 New York, 1991参 照 ） 、 次 に 、 得 ら
れ た 式 （ XXII） の ア ミ ノ 保 護 化 合 物 を 式 （ IX） の 化 合 物 （ 方 法 D参 照 ） と 反 応 さ せ る こ と
に よ っ て 、 式 （ XXIII） の 化 合 物 を 得 る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
（ XXII） に お け る よ う な N保 護 基 は 、 一 般 的 な 方 法 に よ っ て 導 入 し 、 再 び 除 去 す る こ と が
で き る （ T.W. Greene, P.G.M. Wuts, Proctective Groups in Organic Synthesis, 第 二
版 、 New York, 1991参 照 ） 。 式 （ XXII） に お い て 、 PGnが 、 例 え ば tBuOCOを 表 す 場 合 、 保
護 基 は 、 ア ミ ン と tert－ ブ チ ル ピ ロ カ ル ボ ネ ー ト と を 極 性 ま た は 非 極 性 溶 媒 中 で 0℃ ～ 25
℃ で 反 応 さ せ る こ と に よ っ て 導 入 す る こ と が で き る 。 （ IIa） を 得 る た め の 保 護 基 の 除 去
は 、 0℃ ～ 25℃ に お い て 、 種 々 の 酸 、 例 え ば 、 HCl、 H 2 SO 4 ま た は CF 3 COOHを 使 用 し て 行 う こ
と が で き る （ 前 記 文 献 を 参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
式 （ III） の 物 質 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献 か
ら 既 知 の 方 法 に よ っ て 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Chem. Soc. 1958, 3065参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
式 （ V） の 物 質 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献 か ら
既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Med. Chem. 1989, 32, 1757； Indian J. Ch
em. Sect. B 1985, 24, 1015； Recl. Trav. Chim. Pays-Bas 1973, 92, 1281； Tetrahedr
on Lett. 1986, 37, 4327参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
式 （ VII） の 物 質 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献 か
ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Org. Chem. 1959, 24, 1952； Collect Cz
ech. Chem. Commun 1974, 39, 3527, Helv. Chim. Acta 1975, 58, 682； Liebigs Ann. C
hem. 1981, 623参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
式 （ IX） の 物 質 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献 か ら
既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. prakt. Chem. 1960, 341； Farmaco編 、 Sci.
 1956, 378； Eur. J. Med. Chem. Chim. Ther. 1984, 19, 205； Bull, Soc. Chim. Fr. 1
951, 97； Liebigs Ann. Chem. 1954, 586, 52； EP-A-0334137参 照 ） 。 特 に 、 4'位 に さ ら
に 置 換 基 を 有 す る 4－ ク ロ ロ メ チ ル ビ フ ェ ニ ル 化 合 物 は 、 Pd(PPh 3 ) 4 ま た は PdCl 2 (PPh 3 ) 2 の
よ う な パ ラ ジ ウ ム 触 媒 お よ び 炭 酸 ナ ト リ ウ ム の 存 在 下 に 4－ (B(OH) 2 － Ph－ CHOと 対 応 す る 4
置 換 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 化 合 物 と を カ ッ プ リ ン グ さ せ て 、 対 応 す る ビ フ ェ ニ ル 化 合 物 を 得 、 次
に 、 NaBH 4 を 使 用 し て ア ル コ ー ル に 還 元 し 、 例 え ば SOCl 2 を 使 用 し て 、 対 応 す る 塩 化 物 に 変
換 す る こ と に よ っ て 製 造 で き る 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
式 (III)、 （ V） 、 （ VII） お よ び （ IX） に お い て 、 Eが ハ ロ ゲ ン を 表 す 場 合 、 化 合 物 は 、 一
般 に 既 知 の 方 法 に よ っ て 、 例 え ば 、 ア ル コ ー ル と 、 塩 化 チ オ ニ ル ま た は 塩 化 ス ル フ リ ル の
よ う な 塩 素 化 剤 と を 反 応 さ せ る こ と に よ っ て 製 造 す る こ と も で き る （ 例 え ば 、 J. March, 
Advanced Organic Chemistry, 第 四 版 、 Wiley, 1992, p.1274、 お よ び そ れ に 引 用 さ れ て
い る 文 献 を 参 照 ） 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
式 （ XV） の ア ミ ン は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献 か
ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 Tetrahedron 1997, 53, 2075； J. Med. Chem
. 1984, 27, 1321； WO 97/29079； J. Org. Chem. 1982, 47, 5396参 照 ） 。 こ の 化 合 物 は
、 例 え ば 、 式 (XV)の 化 合 物 の 基 W－ NH 2 の 代 わ り に 、 基 W'－ Halが 存 在 し 、 W'が 1C原 子 短 い W
基 で あ る 対 応 す る ハ ロ ゲ ン 化 物 、 特 に 塩 化 物 か ら 、 ハ ロ ゲ ン 化 物 基 を シ ア ノ 基 で 置 換 し て
対 応 す る ニ ト リ ル 化 合 物 を 得 、 ニ ト リ ル 基 を 還 元 す る か 、 ま た は 、 式 (XV)の 化 合 物 の 基 W
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－ NH 2 の 代 わ り に 、 基 W'－ CHOが 存 在 し 、 W'が 1C原 子 短 い 基 Wで あ る 対 応 す る ア ル デ ヒ ド 化
合 物 を 、 ニ ト ロ メ タ ン を 使 用 し て 反 応 さ せ 、 次 に 還 元 す る こ と に よ っ て 、 得 る こ と が で き
る 。 式 （ XV） の ア ミ ン の い く つ か の 例 示 的 合 成 経 路 を 下 記 に 示 す （ 該 合 成 経 路 に お い て 、
示 さ れ て い る 試 薬 は 一 般 に 、 多 く の 可 能 性 の 1つ に す ぎ な い ） 。 従 っ て 、 例 え ば 、 ア ル デ
ヒ ド 基 の ア ル コ ー ル 基 へ の 還 元 、 ハ ロ ゲ ン 基 に よ る ア ル コ ー ル 基 の 置 換 、 ニ ト リ ル 基 に よ
る ハ ロ ゲ ン 官 能 基 の 置 換 、 ま た は ニ ト リ ル 基 の 対 応 す る ア ミ ノ 基 へ の 還 元 は 、 そ の よ う な
反 応 に 一 般 に 使 用 さ れ る あ ら ゆ る 試 薬 を 使 用 し て 行 う こ と が で き る （ 例 え ば 、 March, Adv
anced Organic Chemistry, Wiley, 第 三 版 、 1985の 適 切 な 章 を 参 照 ） 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
下 記 に 例 示 す る 合 成 経 路 に お い て 、 示 さ れ て い る 基 は 、 前 記 と 同 様 の 意 味 を 有 す る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
合 成 経 路 a） ：
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ２ 】
合 成 経 路 b） ：
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ３ 】
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こ の 合 成 経 路 は 、 例 え ば 、 商 業 的 に 入 手 可 能 な 2－ ブ ロ モ メ チ ル － 4－ ニ ト ロ フ ェ ノ ー ル も
し く は 商 業 的 に 入 手 可 能 な 2－ ヒ ド ロ キ シ － 3－ ニ ト ロ 安 息 香 酸 ま た は 商 業 的 に 入 手 可 能 で
あ る か ま た は 文 献 か ら 既 知 で あ る 以 下 の ヒ ド ロ キ シ カ ル ボ ン 酸 で 開 始 し て 、 使 用 す る こ と
が で き る ：
【 ０ ０ ９ ４ 】
合 計 経 路 c）
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ５ 】
a） ～ d） の 合 計 経 路 に お い て 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル デ ヒ ド の 代 わ り に 、 対 応 す る ヒ ド ロ キ シ カ
ル ボ ン 酸 ま た は ヒ ド ロ キ シ カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル を 使 用 す る こ と も で き る 。 こ れ ら の 合 成 経
路 に お い て 、 対 応 す る ハ ロ ゲ ン 化 物 の 代 わ り に 、 対 応 す る 臭 化 物 、 メ シ レ ー ト 、 ト シ レ ー
ト ま た は ア セ テ ー ト を 介 し て 、 第 一 級 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を ニ ト リ ル 基 に 変 換 す る こ と も で き
る 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
合 成 経 路 d） ：
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ７ 】
こ の 反 応 は 以 下 の 出 発 化 合 物 を 使 用 し て 同 様 の 方 法 で 行 う こ と が で き る ：
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【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ８ 】
合 成 経 路 e） ：
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ９ 】
合 成 経 路 f） ：
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ０ 】
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合 成 経 路 g） ：
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
出 発 物 質 は 、 例 え ば 、 Kesslerら 、 Tetrahedron Lett. 1990, 31, 1275-1278に し た が っ て
得 る こ と が で き る 。
【 ０ １ ０ １ 】
合 成 経 路 h） ：
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ２ 】
合 成 経 路 ｉ ） ：
【 化 ３ ９ 】
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出 発 物 質 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る 。 反 応 は 、 例 え ば 、 Tetrahedron Lett. 1990, 1275
に 記 載 の 方 法 で 行 う こ と が で き る 。
【 ０ １ ０ ３ 】
式 （ XVI） の ア ミ ン は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献
か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Am. Chem. Soc. 1982, 104, 6801； Che
m. Lett. 1984, 1733； J. Med. Chem. 1998, 41, 5219； DE-2059922参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ４ 】
式 （ XVII） の ア ミ ン は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献
か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Org. Chem. 1968, 33, 1581； Bull. Ch
em. Soc. Jpn. 1973, 46, 968； J. Am. Chem. Soc. 1958, 80, 1510； J. Org. Chem. 196
1, 26, 2507； Synth. Commun. 1989, 19, 1787参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ５ 】
式 （ XV） 、 （ XVI） お よ び （ XVII） の ア ミ ン は 、 一 般 に 既 知 の 方 法 、 例 え ば 、 対 応 す る ニ
ト リ ル を 還 元 す る か 、 対 応 す る ハ ロ ゲ ン 化 物 を フ タ ル イ ミ ド と 反 応 さ せ 、 次 に 、 ヒ ド ラ ジ
ン と 反 応 さ せ る か 、 ま た は 水 の 存 在 下 に ア ジ 化 ア シ ル を 再 配 列 す る こ と に よ っ て も 製 造 で
き る （ 例 え ば 、 J. March, Advanced Organic Chemistry, 第 四 版 、 Wiley, 1992, p.1276
、 お よ び そ れ に 引 用 さ れ て い る 文 献 を 参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ６ 】
式 （ XVIII） の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か
、 ま た は 文 献 か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Med. Chem. 1989, 32, 12
77； Chem. Ber. 1938, 71, 335； Bull. Soc. Chim. Fr. 1996, 123, 679参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ７ 】
式 （ XIX） の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、
ま た は 文 献 か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 WO 96/11902； DE-2209128； Syn
thesis 1995, 1135； Bull. Chem. Soc. Jpn. 1985, 58, 2192参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ８ 】
式 （ XX） の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま
た は 文 献 か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 Synthesis 1983, 942； J. Am. Ch
em. Soc. 1992, 114, 8158参 照 ） 。
【 ０ １ ０ ９ 】
式 （ XVIII） 、 （ XIX） お よ び （ XX） の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 は 、 一 般 に 既 知 の 方 法 、 例 え ば 、
ア ル コ ー ル を 酸 化 す る か 、 ま た は 酸 塩 化 物 を 還 元 す る か 、 ま た は ニ ト リ ル を 還 元 す る こ と
に よ っ て も 製 造 で き る （ 例 え ば 、 J. March, Advanced Organic Chemistry, 第 四 版 、 Wile
y, 1992, p.1270、 お よ び そ れ に 引 用 さ れ て い る 文 献 を 参 照 ） 。
【 ０ １ １ ０ 】
式 （ XII） の 化 合 物 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献
か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 芳 香 族 ボ ロ ン 酸 に つ い て は 、 J. Chem. Soc
. C 1966, 566. J. Org. Chem., 38, 1973, 4016； ま た は ト リ ブ チ ル 錫 化 合 物 に つ い て は
、 Tetrahedron Lett. 31. 1990, 1347参 照 ） 。
【 ０ １ １ １ 】
式 （ XIII） の 化 合 物 は 、 商 業 的 に 入 手 可 能 で あ る か 、 文 献 か ら 既 知 で あ る か 、 ま た は 文 献
か ら 既 知 の 方 法 と 同 様 に 合 成 で き る （ 例 え ば 、 J. Chem. Soc. Chem. Commun., 17, 1994,
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 1919参 照 ） 。
【 ０ １ １ ２ 】
本 発 明 の 化 合 物 、 特 に 一 般 式 （ I） の 化 合 物 は 、 予 期 し な か っ た 有 効 な 薬 理 学 的 作 用 を 示
す 。
【 ０ １ １ ３ 】
本 発 明 の 化 合 物 、 特 に 一 般 式 （ I） の 化 合 物 は 、 血 管 緊 張 低 下 、 お よ び 血 小 板 凝 集 の 阻 害
を 誘 発 し 、 血 圧 の 減 少 お よ び 冠 状 動 脈 血 流 の 増 加 を 生 じ る 。 こ れ ら の 作 用 は 、 可 溶 性 グ ア
ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ の 直 接 刺 激 お よ び cGMPの 細 胞 内 増 加 に よ っ て 仲 介 さ れ る 。
【 ０ １ １ ４ 】
従 っ て 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 心 臓 血 管 疾 患 の 治 療 、 例 え ば 、 高 血 圧 お よ び 心 不 全 、 安 定 お
よ び 不 安 定 狭 心 症 、 末 梢 お よ び 心 臓 血 管 疾 患 、 不 整 脈 の 治 療 、 血 栓 塞 栓 性 疾 患 お よ び 虚 血
、 例 え ば 、 心 筋 梗 塞 、 脳 卒 中 、 一 過 性 脳 虚 血 発 作 、 末 梢 血 流 障 害 の 治 療 、 血 栓 崩 壊 治 療 、
経 皮 経 管 動 脈 形 成 術 （ PTA） 、 経 皮 経 管 冠 状 動 脈 形 成 術 （ PTCA） 、 バ イ パ ス 後 の よ う な 再
狭 窄 の 予 防 、 お よ び 動 脈 硬 化 症 、 線 維 性 疾 患 、 例 え ば 、 肝 臓 線 維 症 ま た は 肺 線 維 症 、 喘 息
性 疾 患 、 お よ び 尿 生 殖 器 系 疾 患 、 例 え ば 、 前 立 腺 肥 大 、 勃 起 機 能 障 害 、 女 性 性 機 能 障 害 お
よ び 失 禁 の 治 療 、 お よ び 緑 内 障 の 治 療 剤 に 使 用 し う る 。
【 ０ １ １ ５ 】
本 発 明 の 化 合 物 、 特 に 式 （ I） の 化 合 物 は 、 NO/cGMP系 障 害 を 特 徴 と す る 中 枢 神 経 系 疾 患 の
抑 制 に も 好 適 な 活 性 化 合 物 で あ る 。 該 化 合 物 は 、 認 識 障 害 の 除 去 、 学 習 お よ び 記 憶 能 力 の
向 上 、 お よ び ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 治 療 に 特 に 好 適 で あ る 。 該 化 合 物 は 、 不 安 、 緊 張 お よ び
抑 鬱 状 態 、 CNS関 連 性 機 能 障 害 お よ び 睡 眠 障 害 の よ う な 中 枢 神 経 系 疾 患 の 治 療 、 な ら び に
食 物 、 興 奮 薬 お よ び 依 存 性 物 質 の 摂 取 の 病 理 学 的 障 害 の 抑 制 に も 好 適 で あ る 。
【 ０ １ １ ６ 】
こ れ ら 活 性 化 合 物 は さ ら に 、 脳 の 血 流 を 調 節 す る の に も 好 適 で あ り 、 従 っ て 、 偏 頭 痛 を 抑
制 す る 有 効 な 薬 剤 で あ る 。
【 ０ １ １ ７ 】
本 発 明 の 化 合 物 は 、 脳 卒 中 、 脳 虚 血 お よ び 頭 蓋 脳 外 傷 の よ う な 、 脳 梗 塞 の 後 遺 症 の 予 防 お
よ び 抑 制 に も 好 適 で あ る 。 本 発 明 の 化 合 物 、 特 に 式 （ I） の 化 合 物 は 、 疼 痛 状 態 の 抑 制 に
も 使 用 し う る 。
【 ０ １ １ ８ 】
さ ら に 、 本 発 明 の 化 合 物 は 抗 炎 症 作 用 も 有 し 、 従 っ て 、 抗 炎 症 剤 と し て 使 用 し う る 。
【 ０ １ １ ９ 】
生 体 外 に お け る 血 管 緊 張 低 下 作 用
ウ サ ギ を 、 チ オ ペ ン タ ー ル ナ ト リ ウ ム （ 約 50mg/kg） の 静 脈 注 射 よ っ て 麻 酔 す る か ま た は
殺 し 、 瀉 血 す る 。 動 脈 性 伏 在 静 脈 を 除 去 し 、 幅 3mmの 輪 に 分 割 す る 。 そ れ ぞ れ の 輪 を 、 三
角 形 の 、 末 端 の 開 い た 、 直 径 0.3mmの 特 殊 ワ イ ヤ （ Remanium（ 登 録 商 標 ） ） 製 の 1対 の フ ッ
ク に 配 置 す る 。 下 記 の 組 成 （ mM） を 有 す る 37℃ の カ ル ボ ー ジ ェ ン ガ ス 処 理 Krebs-Henselei
t溶 液 を 含 有 す る 有 機 浴 5mLに 、 そ れ ぞ れ の 輪 を 緊 張 状 態 で 導 入 す る ： NaCl： 119； KCl： 4.
8； CaCl 2 ・ 2H 2 O： 1； MgSO 4 ・ 7H 2 O： 1.4； KH 2 PO 4 ： 1.2； NaHCO 3 ： 25； グ ル コ ー ス ： 10； ウ
シ 血 清 ア ル ブ ミ ン ： 0.001％ 。 収 縮 力 を 、 Statham UC2セ ル (cells)で 検 出 し 、 A/Dコ ン バ ー
タ ー （ DAS-1802 HC, Keithley Instruments, Munich） に よ っ て 増 幅 し 数 値 化 し 、 チ ャ ー
ト レ コ ー ダ ー で 平 行 し て 記 録 す る 。 収 縮 は 、 フ ェ ニ レ フ リ ン を 添 加 す る こ と に よ っ て 生 じ
さ せ る 。
【 ０ １ ２ ０ 】
数 回 （ 一 般 に 4回 ） の 対 照 サ イ ク ル 後 に 、 被 験 物 質 を 、 そ れ ぞ れ 各 追 加 ラ ン に お い て 増 加
用 量 で 添 加 し 、 被 験 物 質 の 影 響 下 に 到 達 し た 収 縮 の 高 さ を 、 直 前 の ラ ン で 到 達 し た 収 縮 の
高 さ と 比 較 す る 。 対 照 値 の 高 さ を 50％ 減 少 さ せ る の に 必 要 な 濃 度 （ IC 5 0 ） を 、 こ れ か ら 算
出 す る 。 標 準 適 用 量 は 5μ Lで あ る 。 浴 溶 液 中 の DMSO含 有 量 は 、 0.1％ に 相 当 す る 。
【 ０ １ ２ １ 】
生 体 外 に お け る 組 換 え 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ （ sGC） の 刺 激
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組 換 え 可 溶 性 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ （ sGC） の 刺 激 、 な ら び に ニ ト ロ プ ル シ ド ナ ト リ ウ ム
の 使 用 お よ び 不 使 用 お よ び ヘ ム 依 存 性 sGC阻 害 剤 1H－ 1,2,4－ オ キ サ ジ ア ゾ ー ル － （ 4,3a）
－ キ ノ キ サ リ ン － 1－ オ ン （ ODQ） の 使 用 お よ び 不 使 用 の 場 合 の 、 本 発 明 化 合 物 に 関 す る 試
験 を 、 下 記 の 文 献 に 詳 し く 記 載 さ れ て い る 方 法 に よ っ て 実 施 し た ： M. Hoenika, E.M. Bec
ker, H. Apeler, T. Sirichoke, H. Schroeder, R. Gerzerお よ び J-P. Stasch： Purified
 soluble guanylyl cyclase expressed in a baculovirus/Sf9 system： stimulation by 
YC-1, nitric oxide, and carbon oxide. J. Mol. Med. 77(1999):14-23。
【 ０ １ ２ ２ 】
ヘ ム 不 含 グ ア ニ ル 酸 シ ク ラ ー ゼ は 、 Tween 20を 試 料 緩 衝 剤 （ 最 終 濃 度 0.5％ ） を 添 加 す る
こ と に よ っ て 得 た 。
被 験 物 質 に よ る sGCの 活 性 化 は 、 基 礎 活 性 の n倍 の 刺 激 と し て 示 す 。
【 ０ １ ２ ３ 】
本 発 明 は 、 非 毒 性 か つ 不 活 性 の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 担 体 に 加 え て 、 本 発 明 化 合 物 、 特 に 一
般 式 （ I） の 化 合 物 を 含 ん で 成 る 医 薬 調 製 物 、 お よ び そ の 調 製 物 の 製 造 法 を 包 含 す る 。
【 ０ １ ２ ４ 】
適 切 な 場 合 に 1つ ま た は そ れ 以 上 の 前 記 単 体 中 の 、 活 性 化 合 物 は 、 マ イ ク ロ カ プ セ ル 形 態
で 存 在 す る こ と も で き る 。
【 ０ １ ２ ５ 】
治 療 に 有 効 な 化 合 物 、 特 に 一 般 式 （ I） の 化 合 物 は 、 前 記 の 医 薬 調 製 物 中 に 、 全 混 合 物 の
約 0.1～ 99.5wt％ 、 好 ま し く は 約 0.5～ 95wt％ の 濃 度 で 存 在 す べ き で あ る 。
【 ０ １ ２ ６ 】
前 記 の 医 薬 調 製 物 は 、 本 発 明 化 合 物 、 特 に 一 般 式 （ I） の 化 合 物 の 他 に 、 他 の 活 性 医 薬 成
分 も 含 有 し て よ い 。
【 ０ １ ２ ７ 】
ヒ ト お よ び 獣 医 学 の 両 方 に お い て 、 24時 間 ご と に 約 0.5～ 約 500mg/kg体 重 、 好 ま し く は 5～
100mg/kg体 重 の 合 計 量 で 、 適 切 で あ れ ば 複 数 の 単 一 用 量 の 形 態 で 、 本 発 明 の 活 性 化 合 物 を
投 与 し て 、 所 望 の 結 果 を 得 る の が 一 般 に 好 都 合 で あ る こ と が わ か っ た 。 単 一 用 量 は 、 本 発
明 の 活 性 化 合 物 を 、 好 ま し く は 約 1～ 約 80mg/kg体 重 、 特 に 3～ 30mg/kg体 重 の 量 で 含 有 す る
。
【 実 施 例 】
【 ０ １ ２ ８ 】

4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ カ ル バ ル デ ヒ ド
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
1－ ブ ロ モ － 4－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） ベ ン ゼ ン 1g（ 4.45mmol） お よ び 4－ ホ ル ミ ル フ ェ
ニ ル ボ ロ ン 酸 0.73g（ 4.9mmol） を 、 ジ メ ト キ シ エ タ ン 30mL中 で 合 わ せ 、 1Mの 炭 酸 ナ ト リ ウ
ム 溶 液 15mLを 添 加 す る 。 テ ト ラ キ ス （ ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン ） パ ラ ジ ウ ム （ 0） 110mgを
添 加 し た 後 、 混 合 物 を 18時 間 に わ た っ て 還 流 温 度 で 加 熱 す る 。 反 応 溶 液 を 冷 却 し 、 ジ ク ロ
ロ メ タ ン お よ び 水 を 添 加 し 、 混 合 物 を Extrelutで 濾 過 し 、 溶 媒 を 減 圧 蒸 留 に よ っ て 除 去 す
る 。
収 率 ： 87％
1 H-NMR(400MHz, CDCl 3 , δ /ppm):7.70(m, 6H), 8.00(d, 2H), 10.00(s, 1H)
【 ０ １ ２ ９ 】

［ 4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ］ メ タ ノ ー ル
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【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　
ア ル デ ヒ ド I 970mg（ 3.88mmol） を メ タ ノ ー ル に 溶 解 し 、 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ル ム 150
mg（ 3.88mmol） を 添 加 し 、 混 合 物 を 室 温 で 2時 間 撹 拌 し 、 濃 縮 し 、 水 を 添 加 す る 。 混 合 物
を 30分 間 撹 拌 し 、 固 形 物 を 濾 取 す る 。
収 率 ： 90％
1 H-NMR(400MHz, CDCl 3 , δ /ppm):1.75(t, 1H), 4.80(d, 2H), 7.40-7.90(m, 8H)
【 ０ １ ３ ０ 】

4－ （ ク ロ ロ メ チ ル ） － 4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
ア ル コ ー ル II 883mg（ 3.49mmol） を ジ ク ロ ロ メ タ ン に 溶 解 し 、 POCl 3  2.5mL（ 35mmol） を
添 加 し 、 溶 液 を 室 温 で 2時 間 撹 拌 す る 。 溶 液 を 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 し 、 濃 縮 す る 。
収 率 ： 85％
【 ０ １ ３ １ 】

メ チ ル 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ
ェ ニ ル － 3－ カ ル ボ キ シ レ ー ト
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ジ フ ル ニ サ ル メ チ ル エ ス テ ル （ CAS 55544-0-8） 2g（ 7.57mmol） お よ び 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル
ベ ン ジ ル ク ロ リ ド （ CAS 4463-31-4） を 、 炭 酸 カ リ ウ ム 1.26g（ 9.08mmol） と 共 に 、 ア セ ト
ニ ト リ ル 30mL中 で 還 流 し な が ら 加 熱 す る 。 10時 間 後 、 混 合 物 を 濃 縮 し 、 水 お よ び 少 量 の エ
ー テ ル と 共 に 撹 拌 す る 。 非 溶 解 物 質 を 濾 取 す る 。 こ れ に よ っ て 淡 桃 色 固 形 物 3.13g（ 収 率 9
5％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 9： 1） ： 0.27
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.18-1.47(m, 5H), 1.68-1.80(m, 5H), 2.47-2.53(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 3.82(s, 3H), 5.21(s, 2H), 7.13-7.21(m, 1H), 7.24(d, 
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1H), 7.31-7.42(m, 5H), 7.53-7.62(m, 1H), 7.67-7.70(m, 1H), 7.81(m, 1H)
MS(DCI, NH 3 ):454(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ３ ２ 】

｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1’ － ビ フ ェ ニ
ル － 3－ イ ル ｝ メ タ ノ ー ル
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
エ ー テ ル 中 の LiALH 4 の 1モ ル 溶 液 4.8mL（ 4.8mmol） を 、 さ ら に 20mLの エ ー テ ル で 希 釈 す る
。 エ ー テ ル 20mL中 の メ チ ル 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ
ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ カ ル ボ キ シ レ ー ト 3g（ 6.87mmol） の 溶 液 を 、 こ の 溶 液 に
滴 下 す る 。 滴 下 の 間 に 、 反 応 混 合 物 が 沸 騰 し 始 め る 。 外 部 加 熱 せ ず に 30分 後 、 20％ の 濃 度
の 酒 石 酸 カ リ ウ ム ナ ト リ ウ ム 溶 液 40mLを 注 意 深 く 添 加 す る 。 混 合 物 を エ ー テ ル で 希 釈 し 、
激 し く 撹 拌 し た 後 、 エ ー テ ル 相 を 分 離 し て 除 去 す る 。 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、
回 転 蒸 発 器 を 使 用 し て 濃 縮 し た 後 、 粗 生 成 物 を 熱 い シ ク ロ ヘ キ サ ン に 懸 濁 し 、 次 に 、 吸 引
濾 過 に よ り 分 離 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無 色 固 形 物 2.44g（ 収 率 87％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 9： 1） ： 0.06
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.20-1.49(m, 5H), 1.69-1.84(m, 5H), 2.45-2.58(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 4.59(d, 2H), 5.11(t, 1H), 5.12(s, 2H), 7.09-7.18(m, 
2H), 7.21-7.29(m, 2H), 7.32-7.40(m, 4H), 7.47-7.58(m, 2H)
MS(DCI, NH 3 ):426.1(M+NH４

+ )
【 ０ １ ３ ３ 】

3'－ （ ブ ロ モ メ チ ル ） － 4'－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2,4－ ジ フ ル オ
ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル
【 化 ４ ５ 】
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テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 30mL中 の ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－
ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ ル ｝ メ タ ノ ー ル 2.4g（ 5.88mmol） お よ び ト リ フ ェ ニ
ル ホ ス フ ィ ン 1.85g（ 7.05mmol） の 溶 液 に 、 四 臭 化 炭 素 2.34g（ 7.05mmol） を 添 加 す る 。 添
加 に よ り 、 反 応 混 合 物 の 温 度 が 上 が り 、 微 細 な 白 色 沈 殿 物 が 徐 々 に 形 成 さ れ る 。 20時 間 後
、 沈 殿 物 を 濾 去 し 、 濾 液 を 回 転 蒸 発 器 で 濃 縮 し 、 フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ リ カ
ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 200： 1） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無 色 固 形
物 2.37g（ 収 率 86％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 4： 1） ： 0.63
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.28-1.49(m, 5H), 1.68-1.87(m, 5H), 2.47-2.60(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 4.73(s, 2H), 5.22(s, 2H), 7.17-7.63(m, 10H)
MS(DCI, NH 3 ):488お よ び 490(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ３ ４ 】

｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ
ル － 3－ イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
シ ア ン 化 ト リ メ チ ル シ リ ル 0.98mL（ 7.3mmol） を ア セ ト ニ ト リ ル 10mLに 溶 解 し 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ フ ラ ン 中 の テ ト ラ － n－ ブ チ ル ア ン モ ニ ウ ム フ ル オ リ ド の 1モ ル 溶 液 7.3mL（ 7.3mmol）
を 添 加 す る 。 2分 後 、 ア セ ト ニ ト リ ル 10mL中 の 3'－ （ ブ ロ モ メ チ ル ） － 4'－ ［ （ 4－ シ ク ロ
ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2,4－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル 2.3g（ 4.88mmol） の
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溶 液 を 添 加 す る 。 室 温 で 30分 間 撹 拌 し た 後 に 、 反 応 が 終 了 し て い る 。 回 転 蒸 発 器 を 使 用 し
て 反 応 混 合 物 を 蒸 発 乾 固 し 、 残 渣 を 、 激 し く 撹 拌 し な が ら 、 燐 酸 塩 緩 衝 溶 液 （ pH5.5） お
よ び シ ク ロ ヘ キ サ ン の 混 合 物 に 懸 濁 す る 。 固 形 物 を 吸 引 濾 過 に よ り 分 離 し 、 薄 ベ ー ジ ュ 色
固 形 物 1.93g（ 収 率 95％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 4： 1） ： 0.34
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.27-1.49(m, 5H), 1.68-1.83(m, 5H), 2.45-2.59(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 3.96(s, 2H), 5.21(s, 2H), 7.13-7.61(m, 10H)
MS(DCI, NH 3 ):435.1(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ３ ５ 】

2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ
ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ア ミ ン
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
THF中 の 2モ ル ボ ラ ン ／ 硫 化 ジ メ チ ル 複 合 溶 液 4mL（ 7.93mmol） を 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン （ T
HF） 30mL中 の ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1
'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ ア セ ト ニ ト リ ル 1.65g（ 3.96mmol） の 溶 液 に 添 加 す る 。 混 合 物
を 10時 間 に わ た っ て 還 流 し な が ら 加 熱 す る 。 反 応 混 合 物 を 冷 却 し た 後 、 混 合 物 を 希 塩 酸 で
酸 性 に し 、 再 び 、 短 時 間 （ 約 5分 間 ） 還 流 し な が ら 加 熱 す る 。 冷 却 し た 後 、 混 合 物 を 水 酸
化 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 で ア ル カ リ 性 に し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン で 抽 出 す る 。 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ
ウ ム で 乾 燥 す る 。 濾 過 し 、 回 転 蒸 発 器 を 使 用 し て 濃 縮 し て 、 無 色 油 状 物 1.65g（ 収 率 98％
） を 得 る 。
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.23-1.43(m, 7H), 1.68-1.81(m, 5H), 2.47-2.53(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 2.70-2.81(m, 4H), 5.11(s, 2H), 7.11-7.19(m, 2H), 7.2
4-7.39(m, 7H), 7.49-7.57(m, 1H)
【 ０ １ ３ ６ 】

メ チ ル 4－ ｛ ［ （ 2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ
ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ４ ８ 】
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ト ル エ ン 50mL中 の 2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ
ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ア ミ ン 1.6g（ 3.8mmol） お よ び メ チ ル 4－ ホ ル ミ
ル ベ ン ゾ エ ー ト 0.56g（ 3.42mmol） を 、 水 分 離 器 で 30分 間 沸 騰 さ せ る 。 次 に 、 回 転 蒸 発 器
を 使 用 し て ト ル エ ン を 減 圧 除 去 す る 。 残 渣 を メ タ ノ ー ル 20mLに 溶 解 し 、 水 素 化 硼 素 ナ ト リ
ウ ム 0.22g（ 5.69mmol） を 、 氷 冷 却 し な が ら 添 加 す る 。 30分 後 、 混 合 物 を 燐 酸 塩 緩 衝 溶 液
で 中 和 し 、 エ ー テ ル で 抽 出 す る 。 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 す る 。 濾 過 し 、 回 転 蒸 発
器 を 使 用 し て 濃 縮 し た 後 、 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 3： 1） に よ っ て 単 離 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無 色 油 状 物 1.58g（ 収
率 73％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 1： 1） ： 0.25
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.27-1.43(m, 6H), 1.65-1.89(m, 5H), 2.49-2.57(m,
 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 2.70-2.83(m, 4H), 3.75(s, 2H), 3.82(s, 3H), 5.07(s, 
2H), 7.06-7.57(m, 12H), 7.84(d, 2H)
MS(ESI):570(M+H + ), 1139(2M+H + )
【 ０ １ ３ ７ 】

メ チ ル 4－ ｛ ［ （ 2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ
ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ） （ 5－ メ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ
］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ４ ９ 】
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ブ チ ロ ニ ト リ ル 20mL中 の 、 メ チ ル 4－ ｛ ［ （ 2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ
キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ
ン ゾ エ ー ト 1.55g（ 2.72mmol） 、 メ チ ル ブ ロ モ バ レ レ ー ト 0.64g（ 3.26mmol） お よ び 炭 酸 ナ
ト リ ウ ム 0.35g（ 3.26mmol） の 混 合 物 を 、 還 流 し な が ら 加 熱 す る 。 30分 後 、 混 合 物 を 濃 縮
す る 。 残 渣 を 水 に 溶 解 し 、 エ ー テ ル で 抽 出 す る 。 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過
し 、 回 転 蒸 発 器 を 使 用 し て 濃 縮 し 、 次 に 、 粗 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ
リ カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 10： 1） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無
色 油 状 物 1.3g（ 収 率 70％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 1： 1） ： 0.74
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.32-1.42(m, 9H), 1.68-1.81(m, 5H), 2.12-2.18(m,
 2H), 2.40-2.67(m, 5H, DMSO信 号 に よ り 部 分 的 に 不 明 瞭 ), 2.72-2.83(m, 2H), 3.53(s, 
3H), 3.62(s, 2H), 3.82(s, 3H), 5.03(s, 2H), 7.07-7.20(m, 4H), 7.27-7.37(m, 7H), 
7.43-7.56(m, 1H), 7.81(d, 2H)
MS(ESI)： 684(M+H + )
【 ０ １ ３ ８ 】

メ チ ル 4－ ｛ ［ ［ 2－ （ 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 4－ ｛ ［ 4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－
ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ］ メ ト キ シ ｝ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ） エ チ ル ］ （ 5－ メ ト キ
シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ５ ０ 】
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実 施 例 IV～ Xに 記 載 し た 反 応 と 同 様 に 、 メ チ ル 4－ ｛ ［ ［ 2－ （ 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 4－ ｛
［ 4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ］ メ ト キ シ ｝ － 1,1'－ ビ フ
ェ ニ ル － 3－ イ ル ） エ チ ル ］ （ 5－ メ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン
ゾ エ ー ト を 、 4－ （ ク ロ ロ メ チ ル ） － 4'－ （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル （
実 施 例 III） お よ び ジ フ ル ニ サ ル メ チ ル エ ス テ ル （ CAS　 55544－ 0－ 8） か ら 製 造 す る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 1： 1） ： 0.73
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.40(m, 4H), 2.12(t, 2H), 2.42(t, 2H), 2.61-2.70
(m, 2H), 2.78-2.87(m, 2H), 3.48(s, 3H), 3.62(s, 2H), 3.78(s, 3H), 5.17(s, 2H), 7
.10-7.20(m, 2H), 7.26-7.37(m, 5H), 7.43-7.56(m, 3H), 7.71-7.91(m, 8H)
MS(ESI):746(M+H + )
【 ０ １ ３ ９ 】

メ チ ル 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） ベ ン ゾ エ ー
ト
【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ア セ ト ニ ト リ ル 1792mL中 の エ チ ル 2－ ヒ ド ロ キ シ － 5－ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ベ ン ゾ エ ー ト
128g（ 542.04mmol） お よ び 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ブ ロ ミ ド 162g（ 650.45mmol） の 溶 液 に 、 無
水 炭 酸 カ リ ウ ム 187g（ 1355.11mmol） を 添 加 し 、 混 合 物 を ア ル ゴ ン 下 に 12時 間 に わ た っ て
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還 流 し な が ら 加 熱 す る 。 冷 却 し 、 溶 媒 を 除 去 し た 後 、 得 ら れ た 粗 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ カ ラ
ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 10： 1～ 2： 1） に よ っ て 精 製 し て
、 無 色 固 形 物 180g（ 429.40mmol、 収 率 79％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.63-7.49(4H, m), 7.42(2H, d), 7.30(1H, d), 5.19
(2H, s), 4.28(2H, q), 1.24(3H, t)
MS(DCI, NH 3 ):436/438(M+H

+ )
【 ０ １ ４ ０ 】

2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） 安 息 香 酸
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ジ オ キ サ ン 100mLお よ び 水 45mL中 の エ チ ル 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） ベ ン ゾ エ ー ト 8.4g（ 20.04mmol） の 溶 液 に 、 45％ の 濃 度 の NaOH水 溶
液 20mLを 添 加 し 、 混 合 物 を 90℃ で 2時 間 撹 拌 す る 。 冷 却 し た 後 、 ジ オ キ サ ン を 減 圧 除 去 し
、 水 性 相 を 1モ ル 塩 酸 で 酸 性 化 す る 。 こ れ に よ っ て 生 成 物 が 沈 殿 し 、 該 生 成 物 を 濾 取 し 、
水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 す る 。 こ れ に よ っ て 、 白 色 固 形 物 6.75g（ 17.26mmol、 収 率 86％ ） を 得 る
。
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.63-7.53(3H, m), 7.52-7.41(3H, m), 7.27(1H, d),
 5.21(2H, s)
MS(DCI, NH 3 ):408.1(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ４ １ 】

［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ メ タ
ノ ー ル
【 化 ５ ３ 】
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10モ ル ボ ラ ン ／ 硫 化 ジ メ チ ル 複 合 溶 液 2.16mL（ 21.57mmol） を 、 THF100mL中 の 2－ ［ （ 4－
ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） 安 息 香 酸 6.75g（ 17.26mmol）
の 溶 液 に 、 室 温 で ゆ っ く り 滴 下 し 、 混 合 物 を 一 晩 撹 拌 す る 。 そ の 反 応 溶 液 を メ タ ノ ー ル で
停 止 し 、 1/3の 量 に 濃 縮 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル で 希 釈 す る 。 次 に 、 有 機 相 を NaHCO 3 飽 和 溶
液 、 NH 4 Cl飽 和 溶 液 お よ び NaCl飽 和 溶 液 で 洗 浄 し 、 MgSO 4 で 乾 燥 し 、 濃 縮 乾 固 す る 。 こ れ に
よ っ て 、 白 色 固 形 物 5.99g（ 15.64mmol、 収 率 90％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(200MHz, CDCl 3 , δ /ppm):7.51(2H, d), 7.37-7.19(4H, m), 6.96(1H, d), 5.04(2
H, s), 4.71(2H, s)
MS(DCI, NH 3 ):394.1(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ４ ２ 】

1－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2－ （ ブ ロ モ メ チ ル ） － 4－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ ） ベ ン ゼ ン
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
THF100mL中 の ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ
ェ ニ ル ］ メ タ ノ ー ル 5.9g（ 15.64mmol） の 溶 液 を 、 THF200mL中 の ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン 6
.15g（ 23.47mmol） お よ び 四 臭 化 炭 素 7.78g（ 23.47mmol） の 溶 液 に 添 加 す る 。 室 温 で 12時
間 撹 拌 し た 後 、 混 合 物 を 濃 縮 乾 固 し 、 酢 酸 エ チ ル に 溶 解 し 、 水 で 抽 出 す る 。 次 に 、 有 機 相
を MgSO 4 で 乾 燥 し 、 蒸 発 乾 固 し 、 得 ら れ た 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ リ
カ ゲ ル 、 シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 1： 1） に よ っ て 単 離 す る 。 こ れ に よ っ て 無 色 油 状
物 3.8g（ 8.63mmol、 収 率 55％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(400MHz, CDCl 3 , δ /ppm):7.54(2H, d), 7.37(2H, d), 7.28-7.20(1H, m, CDCl 3 に
よ り 部 分 的 に 不 明 瞭 ), 7.12(1H, dd), 6.87(1H, d), 5.10(2H, s), 4.51(2H, s)
MS(DCI, NH 3 ):458(M+NH 4

+ ), 475(M+N 2 H 7
+ )

【 ０ １ ４ ３ 】

［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ ア セ
ト ニ ト リ ル
【 化 ５ ５ 】
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シ ア ン 化 ト リ メ チ ル シ リ ル 1.62mL（ 12.95mmol） 、 お よ び THF中 の テ ト ラ － n－ ブ チ ル ア ン
モ ニ ウ ム フ ル オ リ ド の 1N溶 液 12.95mL（ 12.95mmol） を 、 乾 燥 ア セ ト ニ ト リ ル 40mL中 の 1－
［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2－ （ ブ ロ モ メ チ ル ） － 4－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
） ベ ン ゼ ン 3.80g（ 8.64mmol） の 溶 液 に ゆ っ く り 滴 下 し 、 混 合 物 を 室 温 で 一 晩 撹 拌 す る 。
次 に 、 混 合 物 を 回 転 蒸 発 器 で 蒸 発 乾 固 し 、 得 ら れ た 粗 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 10： 1） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 無 色 油 状
物 3.32g（ 8.59mmol、 収 率 99％ ） を 得 る 。
MS(CI, pos):403.3(M+NH 4

+ )
【 ０ １ ４ ４ 】

2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ
チ ル ア ミ ン
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
10モ ル ボ ラ ン ／ 硫 化 ジ メ チ ル 複 合 溶 液 0.52mL（ 5.18mmol） を 、 THF20mL中 の ［ 2－ ［ （ 4－
ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ ア セ ト ニ ト リ ル 1g
（ 2.59mmol） の 溶 液 に 、 室 温 で ゆ っ く り 滴 下 し 、 混 合 物 を 一 晩 撹 拌 す る 。 そ の 反 応 溶 液 を
メ タ ノ ー ル で 停 止 し 、 1/3の 量 に 濃 縮 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル で 希 釈 す る 。 有 機 相 を NaHCO 3
飽 和 溶 液 、 NH 4 Cl飽 和 溶 液 お よ び NaCl飽 和 溶 液 で 洗 浄 し 、 MgSO 4 で 乾 燥 し 、 濃 縮 乾 固 す る 。
こ れ に よ っ て 、 無 色 油 状 物 320mg（ 0.82mmol、 収 率 31％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(300MHz, CDCl 3 , δ /ppm):7.52(2H, d), 7.29(2H, d), 7.46(2H, d), 7.03(2H, d)
, 6.83(1H, d), 5.01(2H, s), 2.98(2H, t), 2.79(2H, t)
MS(DCI, NH 3 ):407(M+NH 4

+ ), 389.8/391.7(M+H + )
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【 ０ １ ４ ５ 】

メ チ ル 4－ ［ （ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ ア ミ ノ ） メ チ ル ］ ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ５ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
メ タ ノ ー ル 10mL中 の 2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ア ミ ン 1g（ 2.56mmol） お よ び メ チ ル 4－ ホ ル ミ ル ベ ン ゾ エ ー ト 350
mg（ 2.14mmol） の 溶 液 に 、 酢 酸 0.245mL（ 4.27mmol） を 室 温 で 添 加 し 、 次 に 、 そ の 反 応 溶
液 を 65℃ で 3時 間 撹 拌 す る 。 次 に 、 そ の 反 応 混 合 物 を 0℃ に 冷 却 し 、 ナ ト リ ウ ム シ ア ノ ボ ロ
ハ イ ド ラ イ ド 270mg（ 4.27mmol） お よ び 酢 酸 0.245mL（ 4.27mmol） を 添 加 す る 。 室 温 で 2時
間 撹 拌 し た 後 、 1N HClを 使 用 し て 混 合 物 を pH1に 酸 性 化 し 、 次 に 、 1N NaOH溶 液 を 使 用 し て
pH11に 調 節 す る 。 水 20mLを 添 加 し 、 次 に 、 混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し 、 有 機 抽 出 物 を 塩
化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し 、 Na 2 SO 4 で 乾 燥 す る 。 濾 過 し た 後 、 溶 媒 を 減 圧 除 去 し 、 得
ら れ た 粗 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 　 10： 2
） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無 色 油 状 物 690mg（ 1.28mmol、 収 率 60％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.88(2H, d), 7.57(2H, d), 7.43-7.32(4H, m), 7.21
-7.11(2H, m), 7.08(1H, d), 5.09(2H, s), 3.86(3H, s), 3.78(2H, s), 2.82-2.67(4H, 
m)
MS(ESI):538/540(M+H + )
【 ０ １ ４ ６ 】

メ チ ル 4－ ｛ ［ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ （ 5－ エ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ
ー ト
【 化 ５ ８ 】
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ア セ ト ニ ト リ ル 10mL中 の メ チ ル 4－ ［ （ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5
－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ ア ミ ノ ） メ チ ル ］ ベ ン ゾ エ ー ト 690mg（ 1
.28mmol） お よ び メ チ ル 5－ ブ ロ モ バ レ レ ー ト 290mg（ 1.41mmol） の 溶 液 に 、 無 水 炭 酸 ナ ト
リ ウ ム 160mg（ 1.54mmol） を 添 加 し 、 そ の 混 合 物 を 12時 間 に わ た っ て 還 流 し な が ら 加 熱 す
る 。 次 に 、 混 合 物 を 濃 縮 し 、 酢 酸 エ チ ル に 溶 解 し 、 水 で 洗 浄 す る 。 混 合 物 を Na 2 SO 4 で 乾 燥
し 、 濾 過 し 、 濃 縮 し 、 次 に 、 生 成 物 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／
酢 酸 エ チ ル 　 10： 1） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 、 無 色 油 状 物 560mg（ 0.84mmol、 収
率 65％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.81(2H, d), 7.54(2H, d), 7.37-7.25(4H, m), 7.21
-7.11(2H, m), 7.08-6.99(1H, m), 5.01(2H, s), 4.01(2H, q), 3.82(3H, s), 3.60(2H, 
s), 2.82-2.69(2H, m), 2.67-2.54(2H, m), 2.39(2H, t), 2.12(2H, t), 1.46-1.28(4H, 
m), 1.19(3H, t)
MS(ESI):666/668(M+H + )
【 ０ １ ４ ７ 】

メ チ ル 4－ ｛ ［ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4'－ ク ロ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ） メ ト キ シ ］ － 5
－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ （ 5－ エ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア
ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ５ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
メ チ ル 4－ ｛ ［ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4－ ブ ロ モ ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ （ 5－ エ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ
ー ト 100mg（ 0.15mmol） を 、 1,2－ ジ メ ト キ シ エ タ ン 2mLに 溶 解 し 、 ア ル ゴ ン 下 に 、 4－ ク ロ
ロ フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 29mg（ 0.18mmol） 、 ビ ス （ ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン ） パ ラ ジ ウ ム （ II
） ク ロ リ ド 8mg（ 0.01mmol） お よ び 2モ ル Na 2 CO 3 水 溶 液 170μ Lを 添 加 す る 。 次 に 、 反 応 混 合
物 を 12時 間 に わ た っ て 還 流 し な が ら 撹 拌 す る 。 次 に 、 混 合 物 を 冷 却 し 、 3gの Extreluteで
濾 過 し 、 フ ィ ル タ ー ケ ー ク を ジ ク ロ ロ メ タ ン で 洗 浄 し 、 回 転 蒸 発 器 を 使 用 し て 濾 液 を 濃 縮
す る 。 得 ら れ た 生 成 物 を カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ 勾 配 ： シ ク ロ ヘ キ サ ン ～ シ ク ロ ヘ キ
サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 2： 1） に よ っ て 精 製 す る 。 こ れ に よ っ て 無 色 油 状 物 71mg（ 0.10mmol、 収
率 67％ ） を 得 る 。
R f （ シ ク ロ ヘ キ サ ン ／ 酢 酸 エ チ ル 2： 1） ： 0.48
1 H-NMR(200MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.79(2H, d), 7.68(4H, t), 7.51(2H, d), 7.42(2H, 
d), 7.31(2H, d), 7.24-7.12(3H, m), 5.10(2H, s), 3.98(2H, q), 3.80(3H, s), 3.59(2
H, s), 2.89-2.71(2H, m), 2.69-2.56(2H, m), 2.39(2H, t), 2.11(2H, t), 1.47-1.29(4
H, m), 1.10(3H, t)
MS(ESI):698(M+H + )
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【 ０ １ ４ ８ 】

4－ ｛ ［ （ 4－ カ ル ボ キ シ ブ チ ル ） （ 2－ ｛ 4－ ［ （ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］
－ 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ｝ エ チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ 安 息 香 酸
【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
各 5mLの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン お よ び メ タ ノ ー ル の 混 合 物 中 の 、 メ チ ル 4－ ｛ ［ （ 2－ ｛ 4－ ［
（ 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル ベ ン ジ ル ） オ キ シ ］ － 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－
イ ル ｝ エ チ ル ） （ 5－ メ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト 1.2g
（ 1.75mmol） の 溶 液 を 、 2モ ル 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 20mLと 混 合 し 、 60～ 70℃ に 加 熱 す
る 。 8時 間 後 、 混 合 物 を 室 温 ま で 冷 や す 。 混 合 物 を 希 塩 酸 で pH5に 酸 性 化 し 、 少 量 の 酢 酸 エ
チ ル を 添 加 し 、 混 合 物 を 数 分 間 撹 拌 す る 。 得 ら れ た 沈 殿 物 を 吸 引 濾 過 に よ っ て 分 離 し 、 水
、 少 量 の THFお よ び エ ー テ ル で 連 続 的 に 洗 浄 す る 。 こ れ に よ っ て 白 色 固 形 物 0.95g（ 収 率 83
％ ） を 得 る 。
融 点 ： ＞ 240℃
R f （ 酢 酸 エ チ ル ／ メ タ ノ ー ル 　 10： 1） ： 0.18
1 H-NMR(400MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.19-1.43(m, 9H), 1.68-1.78(m, 5H), 2.09(m, 2H),
 2.42(m, 2H), 2.48(m, 1H, DMSO信 号 に よ り 不 明 瞭 ), 2.62(dd, 2H), 2.78(dd, 2H), 3.6
1(s, 2H), 5.03(s, 2H), 7.08-7.20(m, 4H), 7.28-7.32(m, 7H), 7.47-7.52(m, 1H), 7.8
0(d, 2H), 12.23(ブ ロ ー ド , 2H)
MS(ESI):656.3(M+H + )
【 ０ １ ４ ９ 】

4－ （ ｛ （ 4－ カ ル ボ キ シ ブ チ ル ） ［ 2－ （ 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 4－ ｛ ［ 4'－ （ ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ］ メ ト キ シ ｝ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－ イ ル ） エ
チ ル ］ ア ミ ノ ｝ メ チ ル ） 安 息 香 酸
【 化 ６ １ 】
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合 成 例
実 施 例 1

実 施 例 2



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
実 施 例 1に 記 載 し た よ う に 、 メ チ ル 4－ ｛ ［ ［ 2－ （ 2',4'－ ジ フ ル オ ロ － 4－ ｛ ［ 4'－ （ ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル ） － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ ル ］ メ ト キ シ ｝ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 3－
イ ル ） エ チ ル ］ （ 5－ メ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト 570m
g（ 0.76mmol） を 使 用 し て 、 生 成 物 360mg（ 収 率 66％ ） を 白 色 固 形 物 と し て 得 る 。
融 点 ： ＞ 240℃
R f （ 酢 酸 エ チ ル ／ メ タ ノ ー ル 　 10： 1） ： 0.18
1 H-NMR(400MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):1.42(m, 4H), 2.10(m, 2H), 2.45(m, 2H), 2.67(m, 2
H), 2.83(m, 2H), 3.63(s, 2H), 5.18(s, 2H), 7.11-7.17(m, 2H), 7.28-7.37(m, 5H), 7
.48-7.53(m, 3H), 7.70-7.90(m, 8H), 12.36(ブ ロ ー ド , 2H)
MS(ESI):718.5(M+H + )
【 ０ １ ５ ０ 】

4－ ［ （ （ 4－ カ ル ボ キ シ ブ チ ル ） ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4'－ ク ロ ロ － 1,1'－ ビ フ ェ ニ ル － 4－ イ
ル ） メ ト キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ ア ミ ノ ） メ チ ル ］ 安
息 香 酸
【 化 ６ ２ 】
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実 施 例 3



ジ オ キ サ ン 2.0mLお よ び 水 1mL中 の メ チ ル 4－ ｛ ［ ｛ 2－ ［ 2－ ［ （ 4'－ ク ロ ロ － 1,1'－ ビ フ
ェ ニ ル － 4－ イ ル ） メ ト キ シ ］ － 5－ （ ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ］ エ チ ル ｝ （ 5－
エ ト キ シ － 5－ オ キ ソ ペ ン チ ル ） ア ミ ノ ］ メ チ ル ｝ ベ ン ゾ エ ー ト 53mg（ 0.08mmol） の 溶 液
に 、 45％ の 濃 度 の NaOH水 溶 液 22μ Lを 添 加 し 、 混 合 物 を 室 温 で 12時 間 撹 拌 す る 。 冷 却 し た
後 、 ジ オ キ サ ン を 減 圧 除 去 し 、 1モ ル 塩 酸 を 使 用 し て 水 性 相 を pH4～ 5に 調 節 す る 。 こ れ に
よ っ て 生 成 物 が 沈 殿 し 、 該 生 成 物 を 濾 取 し 、 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 す る 。 こ れ に よ っ て 、 白 色
固 形 物 45mg（ 0.07mmol、 収 率 90％ ） を 得 る 。
1 H-NMR(300MHz, DMSO-d 6 , δ /ppm):7.80(2H, d), 7.69(2H, d), 7.53(2H, d), 7.50(2H, 
d), 7.42(2H, d), 7.29(2H, d), 7.17(2H, d), 7.08(1H, d), 5.11(2H, s), 3.59-3.43(2
H, s, ブ ロ ー ド ), 2.86-2.70(2H, m), 2.69-2.58(2H, m), 2.41(2H, t), 2.09(2H, t), 1
.49-1.31(4H, m)
MS(ESI):656(MH + )
【 ０ １ ５ １ 】
同 様 の 方 法 に よ っ て 、 下 記 の 化 合 物 を 製 造 し た 。
【 表 １ 】
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【 表 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 表 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 表 ４ 】
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【 表 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 表 ６ 】
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【 国 際 公 開 パ ン フ レ ッ ト 】
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