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【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ 阻 害 剤 お よ び 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ 阻 害 剤 の 組 合 せ 、
あ る い は こ れ ら の い ず れ か ま た は 両 方 の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 を 含 む 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ２ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 、 Ｎ － 置 換 ア ダ マ ン チ ル － ア ミ ノ － ア セ チ ル － ２
－ シ ア ノ ピ ロ リ ジ ン ま た は Ｎ － （ 置 換 グ リ シ ル ） － ４ － シ ア ノ ピ ロ リ ジ ン で あ る 請 求 項 １
記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ３ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 、 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ａ は 、 Ｎ １ ま た は Ｎ ２ で プ リ ン 系 に 結 合 さ れ 、 ｎ お よ び ｍ は 各 々 独 立 し て 、 １ ま
た は ２ で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 あ る い は 独 立
し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ７ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル キ ニ ル 、
Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｒ ３ 、 － Ｎ Ｈ
Ｓ Ｏ ２ Ｒ ３ 、 － Ｓ Ｒ ３ 、 － Ｓ Ｏ Ｒ ３ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｏ Ｒ ３ 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ 、 － Ｃ
Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 、 － Ｃ Ｓ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｓ Ｎ （ Ｒ ４ ）

２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 、 － Ｏ Ｒ ４ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン
で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル お よ び シ ク ロ
ヘ テ ロ ア ル キ ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ３ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ３ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル
、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｏ Ｒ １ １ 、 Ｎ （ Ｒ １ １ ） ２ 、
Ｓ Ｒ １ １ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア
リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ １ で 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ４ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ
ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー
ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル で あ っ
て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル
キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル
－ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ １ で 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ５ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ
ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ － シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、
Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ
ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １
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～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 － Ｏ Ｒ ７ 、 － ［ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｏ － Ｏ ］ ｐ － ア ル キ ル （ こ こ で ｏ お よ び ｐ は
独 立 し て １ ～ ３ で あ る ） で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク
ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７

シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア
ル キ ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ７ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ６ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル
、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ

７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ
ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル
キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル
お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ １ で 任
意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ７ は 、 Ｈ 、 ＝ Ｏ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０

ア ル キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｏ Ｒ １ １ 、 Ｎ （ Ｒ １ １ ） ２ 、 Ｓ Ｒ １ １ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、
ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ テ
ロ ア リ ー ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ １ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ８ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル
、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 、 Ｏ Ｒ １ １ 、 Ｎ （ Ｒ １ １ ） ２ 、 Ｓ Ｒ １ １ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル
、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル
は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ １ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ９ お よ び Ｒ １ ０ は 独 立 し て 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ
る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン で あ り 、
　 　 Ｒ １ １ は 、 Ｈ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｃ Ｃ ｌ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｍ ｅ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン 、
－ Ｏ Ｈ 、 Ｃ Ｏ Ｍ ｅ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ Ｍ ｅ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｍ ｅ ２ 、 － Ｎ Ｏ ２ で あ り 、
　 　 Ｒ ９ お よ び Ｒ １ ０ が Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル で あ る 場 合 に は 、 そ れ ら は 連 結 し て シ ク ロ
プ ロ ピ ル 環 を 形 成 す る こ と が で き 、
　 　 ２ つ の Ｒ ４ ま た は ２ つ の Ｒ １ １ が 同 一 窒 素 に 結 合 さ れ る 場 合 に は 、 そ れ ら は 連 結 し て
３ ～ ７ 員 環 を 形 成 す る こ と が で き る ）
の 化 合 物 、 あ る い は そ の 任 意 の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー ま た は そ
れ ら の 混 合 物 、 な ら び に 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 酸 ま た は 塩 基 と の そ れ ら の 塩 で あ る 請 求 項 １
記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ４ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 、 式 Ｉ Ｉ ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｂ は 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ６ ア ル キ レ ン 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ レ ン 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア
ル キ レ ン 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ レ ン 、 ア リ ー レ ン 、 ヘ テ ロ ア リ ー レ ン 、 Ｃ １ ～
Ｃ ２ ア ル キ レ ン － ア リ ー レ ン 、 ア リ ー レ ン － Ｃ １ ～ Ｃ ２ ア ル キ レ ン 、 Ｃ １ ～ Ｃ ２ ア ル キ レ
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ン － ア リ ー レ ン － Ｃ １ ～ Ｃ ２ ア ル キ レ ン で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン
、 シ ク ロ ア ル キ レ ン 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ レ ン 、 ア リ ー レ ン ま た は ヘ テ ロ ア リ ー レ ン は 各
々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ２ は 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ３ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 あ る い は
独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ３ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ ３ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ ７ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル キ ニ ル
、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｒ １ ４ 、 －
Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ４ 、 － Ｓ Ｒ １ ４ 、 － Ｓ Ｏ Ｒ １ ４ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ １ ４ 、 － Ｏ Ｃ Ｏ Ｒ １ ４ 、 － Ｃ
Ｏ ２ Ｒ １ ５ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ １ ５ ） ２ 、 － Ｃ Ｓ Ｎ （ Ｒ １ ５ ） ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ １ ５ ） ２

、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｓ Ｎ （ Ｒ １ ５ ） ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ １ ５ ） ２ 、 － Ｏ Ｒ １

５ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル
、 シ ク ロ ア ル キ ル お よ び シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ４ で
任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ４ は 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ
ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｏ Ｒ ２ １ 、 Ｎ （ Ｒ ２ １ ） ２

、 Ｓ Ｒ ２ １ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、
ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ １ で 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ５ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル
キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ
ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン
で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ
ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ
ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ １ で 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ６ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル
キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ － シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 － Ｏ Ｒ １ ８ 、 － ［ （ Ｃ Ｈ ２ ） ｏ － Ｏ ］ ｐ － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル （ こ こ で ｏ
お よ び ｐ は 独 立 し て １ ～ ３ で あ る ） で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ
ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル は 各 々 独
立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ７ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル
キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン
、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ
ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク
ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ レ ン お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル － Ｃ １ ～ Ｃ ５

ア ル キ レ ン は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ １ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ８ は 、 Ｈ 、 ＝ Ｏ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １

０ ア ル キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｏ Ｒ ２ １ 、 Ｎ （ Ｒ ２ １ ） ２ 、 Ｓ Ｒ ２ １ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ ゲ
ン 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｃ Ｃ ｌ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ ま た は － Ｏ Ｃ Ｈ ３ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル
、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ
テ ロ ア リ ー ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ １ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ １ ９ は 、 Ｈ 、 Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル
キ ニ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 Ｏ Ｒ ２ １ 、 Ｎ （ Ｒ ２ １ ） ２ 、 Ｓ Ｒ ２ １ で あ っ て 、 こ の 場 合 、 ア ル キ ル 、 ア ル
ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア
リ ー ル は 各 々 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ２ １ で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　 　 Ｒ ２ ０ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ９ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア
ル キ ル 、 あ る い は ハ ロ ゲ ン で あ り 、
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　 　 Ｒ ２ １ は 、 Ｈ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｃ Ｃ ｌ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン
、 － Ｏ Ｈ 、 － Ｃ Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、 －
Ｎ Ｏ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ ２ ま た は － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｃ Ｈ ３ ） ２ で あ り 、
　 　 ２ つ の Ｒ １ ５ ま た は ２ つ の Ｒ ２ １ が 同 一 窒 素 に 結 合 さ れ る 場 合 に は 、 そ れ ら は 連 結 し
て ３ ～ ７ 員 環 を 形 成 す る こ と が で き 、
　 　 Ｒ ２ ２ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ ６ ア ル
キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ ２ ３ は Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ １ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ ６ ア ル キ
ル で あ り 、 あ る い は
　 　 Ｂ が Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ レ ン ま た は Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ レ ン で あ る 場
合 に は 、 Ｒ ２ ３ は Ｒ ２ ３ が 結 合 さ れ る 窒 素 と シ ク ロ ア ル キ レ ン ま た は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ
レ ン 中 の 原 子 の １ つ と の 間 の 原 子 価 結 合 で あ る こ と が で き る ）
の 化 合 物 、 あ る い は そ の 任 意 の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー ま た は そ
れ ら の 混 合 物 、 な ら び に 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 酸 ま た は 塩 基 と の そ れ ら の 塩 で あ る 請 求 項 １
記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 、 式 Ｉ Ｉ Ｉ ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 ｘ お よ び ｙ は 、 独 立 し て １ ま た は ２ で あ り 、
　 　 Ｒ １ は 、 Ｃ ＝ Ｏ 、 Ｃ ＝ Ｓ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～
Ｃ ２ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 置 換 さ れ る Ｃ ２ ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ ２ ア ル キ
ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独
立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立
し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４

で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意
に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ
ア リ ー ル Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア
ル キ ル オ キ シ で あ り 、
　 　 Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ ７ ア ル キ ル
、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し て １
つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ ７ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数
の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で
任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任
意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル Ｃ

１ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ

１ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
－ Ｓ Ｈ 、 － Ｓ Ｒ ５ 、 Ｓ Ｏ Ｒ ５ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｒ ５ 、 － Ｃ Ｈ Ｏ 、 － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｒ ５ ） ２ 、 カ ル ボ キ シ
、 － Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ
Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ５ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る － Ｏ － Ｃ
Ｏ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ） ア ル キ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～
Ｃ ７ ア ル キ ル 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～ Ｃ ７ ア ル キ ル オ キ シ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ （ Ｒ
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５ ） 、 － Ｓ Ｏ ２ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ ２ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ
（ Ｒ ５ ） 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 独 立 し て Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル
オ キ シ 、 Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 独 立 し て Ｒ ４ で 任 意 に
置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 独 立 し て Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル オ
キ シ 、 独 立 し て Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ で あ り 、
　 　 Ｒ ３ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ
ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し
て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た
は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の
Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ
４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ
ー ル Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ
ー ル Ｃ １ ～ Ｃ ３ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ
ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｎ Ｈ （
Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ － ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １

～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｎ Ｈ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複
数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ － ア リ ー ル
、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２

） １ － ４ Ｎ Ｈ － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １

～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｏ － ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で
任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｏ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｏ － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 独 立
し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｓ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ －

４ Ｎ Ｈ － ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル
キ ル － Ｓ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意
に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｓ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｓ － ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま
た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｓ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｓ － ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル － Ｏ Ｃ １ －
Ｃ ５ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ ２ Ｒ ５ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任
意 に 置 換 さ れ る － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ） ア ル キ ル 、 － Ｓ Ｈ 、 － Ｓ Ｒ ５ 、 Ｓ Ｏ Ｒ ５ 、 Ｓ
Ｏ ２ Ｒ ５ 、 － Ｃ Ｈ Ｏ 、 － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｒ ５ ） ２ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ （ Ｒ ５ ） 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ

２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ （ Ｒ ５ ） 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ
Ｏ ２ Ｒ ４ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｎ Ｈ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ で あ り 、
　 　 Ｒ ４ は 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、
独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し て １
つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複
数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８

で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で
任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 ア ミ ノ 、 １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る １ つ ま た は 複 数 の Ｃ １ ～ Ｃ １

０ で 置 換 さ れ る ア ミ ノ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る １ つ ま た は ２
つ の ア リ ー ル で 置 換 さ れ る ア ミ ノ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 ＝ Ｏ 、 ＝ Ｓ 、 － Ｃ Ｏ － Ｒ ５ 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ５ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ
８ で 任 意 に 置 換 さ れ る － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ Ｃ １ ～ Ｃ ５ ） ア ル キ ル 、 Ｎ Ｈ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ
－ ア リ ー ル 、 Ｎ Ｈ （ Ｃ Ｈ ２ ） １ － ４ Ｎ Ｈ － ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｒ ５ 、 － Ｓ Ｏ Ｒ ５

、 Ｓ Ｏ ２ Ｒ ５ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 Ｎ － ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ
キ シ 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、 パ ー ハ ロ Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル オ キ シ 、 － Ｓ Ｈ 、
－ Ｓ Ｒ ５ 、 － Ｓ Ｏ ３ Ｈ 、 － Ｓ Ｏ ３ Ｒ ５ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｒ ５ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ （
Ｒ ５ ） 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ （ Ｒ ５ ） 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ）

２ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル オ キ シ 、 独
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立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル オ キ シ 、 独 立 し
て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル オ キ シ 、 独 立 し て １
つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル オ キ シ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８

で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ で あ っ て 、 そ し て 同 一 炭 素 原 子 に 結 合 さ れ る ２
つ の Ｒ ４ は 、 ス ピ ロ 複 素 環 系 、 好 ま し く は ヒ ダ ン ト イ ン 、 チ オ ヒ ダ ン ト イ ン 、 オ キ サ ゾ リ
ジ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン を 形 成 す る こ と が で き 、
　 　 Ｒ ５ は 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル 、
独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し て １
つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複
数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８

で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で
任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル
Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル
、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ８ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ １ ～ Ｃ ５ ア ル キ ル
で あ り 、
　 　 Ｒ ６ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ
ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し
て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た
は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の
Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ
４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ
ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｒ ７ は 、 Ｈ 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ
ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル ケ ニ ル 、 独 立 し
て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ２ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ニ ル 、 独 立 し て １ つ ま た
は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の
Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る Ｃ ３ ～ Ｃ ７ シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ
４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ る ヘ テ
ロ ア リ ー ル で あ り 、
　 　 Ｒ ８ は 、 Ｈ 、 ア ミ ド キ シ ム 、 ニ ト ロ 、 テ ト ラ ゾ ー ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 － Ｃ
Ｈ ２ Ｏ Ｈ 、 － Ｃ Ｈ Ｏ 、 － Ｃ （ Ｏ Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、 － Ｃ Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｃ Ｃ ｌ ３ 、 － Ｏ
Ｃ Ｆ ３ 、 － Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｎ 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｈ 、 － Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ

２ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ ２ Ｈ ３ 、 － Ｓ Ｏ ３ Ｈ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｓ Ｏ ２ Ｎ （
Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、 － Ｓ Ｏ ２ （ １ － ピ ペ ラ ジ ニ ル ） 、 － Ｓ Ｏ ２ （ ４ － メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ
ル ） 、 － Ｓ Ｏ ２ （ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ） 、 － Ｓ Ｏ ２ （ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル ） 、 － Ｓ Ｏ

２ （ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） 、 Ｎ － ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 、 － Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｎ （
Ｃ Ｈ ３ ） ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｎ Ｈ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｎ Ｈ Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ
Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ ２ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｎ Ｈ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｎ Ｈ Ｃ Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｎ Ｈ
Ｓ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ３ 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル 、 ピ ロ
リ ジ ン － １ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － Ｏ Ｈ 、 － Ｓ Ｈ 、 － Ｓ Ｃ Ｈ ３ 、 －
ア ミ ノ ア セ チ ル 、 － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ 、 － Ｏ Ｐ Ｏ ２ Ｏ Ｃ Ｈ ３ 、 － Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 、 － Ｐ Ｏ （ Ｏ Ｃ Ｈ ３

） ２ 、 Ｐ Ｏ （ Ｏ Ｈ ） （ Ｏ Ｃ Ｈ ３ ） で あ り 、
　 　 Ｒ ９ は 、 Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン 、 独 立 し て 、 独 立 し て １ つ ま た は 複 数 の Ｒ ４ で 任 意 に 置 換 さ れ
る Ｃ １ ～ Ｃ １ ０ ア ル キ ル で あ り 、
　 　 Ｒ １ ０ は 、 Ｈ 、 ハ ロ ゲ ン で あ り 、 あ る い は
　 　 Ｒ ９ お よ び Ｒ １ ０ は 、 連 結 し て シ ク ロ プ ロ ピ ル 環 を 形 成 す る こ と が で き る ）
の 化 合 物 、 あ る い は そ の 任 意 の 互 変 異 性 体 、 エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー ま た は そ
れ ら の 混 合 物 、 な ら び に 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 酸 ま た は 塩 基 と の そ れ ら の 塩 で あ る が 、 但 し
以 下 の 化 合 物 ：
　 １ ， ３ － ジ メ チ ル － ７ － （ ２ － オ キ ソ － プ ロ ピ ル ） － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ，
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７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 １ ， ３ ， １ ’ ， ３ ’ ， ７ ’ － ペ ン タ メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ ， ３ ’
， ７ ’ － テ ト ラ ヒ ド ロ － ７ ， ８ ’ － メ タ ン ジ イ ル － ビ ス － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ ， ４ ， ５ － ト リ メ ト キ シ － 安 息 香 酸 ２ － （ １ ， ３ － ジ メ チ ル － ２ ， ６ － ジ オ キ ソ － ８
－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － １ ， ２ ， ３ ， ６ － テ ト ラ ヒ ド ロ － プ リ ン － ７ － イ ル ） － エ チ ル
エ ス テ ル 、
　 ７ － ［ ２ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ノ キ シ ） － プ ロ ピ ル ］ － ３ － メ チ ル
－ ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － ［ ２ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － （ ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル ） － エ チ ル ］ － ３ － メ チ ル － ８ －
ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ ， ８ ， ９ － テ ト ラ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － ベ ン ジ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン －
２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － （ ４ － ク ロ ロ － ベ ン ジ ル ） － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ
ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － （ ２ － ク ロ ロ － ベ ン ジ ル ） － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ
ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － エ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２
， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － １ ， ７ － ジ プ ロ ピ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ
リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ７ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ
ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２
， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ７ － （ ３ － フ ェ ニ ル － プ ロ ピ ル ） － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ －
ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － ブ タ － ２ － エ ニ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ －
プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － （ ３ － ク ロ ロ － ブ タ － ２ － エ ニ ル ） － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３
， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ７ － ヘ プ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン －
２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ７ － （ １ － フ ェ ニ ル － エ チ ル ） － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ
ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ７ － （ ３ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ
ヒ ド ロ － プ リ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、
　 ３ － メ チ ル － ７ － プ ロ ピ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン －
２ ， ６ － ジ オ ン 、 お よ び
　 ３ － メ チ ル － ７ － フ ェ ニ ル － ８ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － ３ ， ７ － ジ ヒ ド ロ － プ リ ン －
２ ， ６ － ジ オ ン
を 除 く 請 求 項 １ 記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 記 Ｎ Ｅ Ｐ 阻 害 剤 は カ ン ド キ サ ト リ ル で あ る 請 求 項 １ な い し ５ の い ず れ か 一 項 記 載 の 薬
学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 Ｎ Ｅ Ｐ 阻 害 剤 は 二 元 性 Ｎ Ｅ Ｐ ／ Ａ Ｃ Ｅ 阻 害 薬 で あ る 請 求 項 １ な い し ５ の い ず れ か 一
項 に 記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 ８ 】
　 さ ら な る 抗 糖 尿 病 薬 を さ ら に 含 む 請 求 項 １ な い し ６ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 薬 学 的 製 剤
。
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【 請 求 項 ９ 】
　 ア ン ギ オ テ ン シ ン 変 換 酵 素 （ Ａ Ｃ Ｅ ） 阻 害 薬 を さ ら に 含 む 請 求 項 １ な い し ８ の い ず れ か
一 項 に 記 載 の 薬 学 的 製 剤 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ お よ び 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ の 抑 制 に よ り 調 節 さ れ る
か ま た は 正 常 化 す る こ と が で き る 症 状 治 療 的 有 効
量 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ 阻 害 薬 お よ び 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ 阻 害 薬 の 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 前 記 症 状 は ２ 型 糖 尿 病 で あ る 請 求 項 １ ０ 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 前 記 症 状 は 利 尿 薬 の 使 用 を 要 す る 症 状 で あ る 請 求 項 １ ０ 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 前 記 症 状 は 、 高 血 圧 、 体 液 貯 留 、 足 関 節 の 腫 脹 、 末 梢 性 水 腫 、 疲 労 、 呼 吸 困 難 、 肺 水 腫
、 肺 気 腫 、 末 梢 血 管 性 疾 患 、 ア テ ロ ー ム 硬 化 症 、 間 欠 性 跛 行 、 狭 心 症 、 冠 動 脈 移 植 片 の 再
閉 塞 、 脳 血 管 性 卒 中 、 虚 血 性 心 疾 患 、 心 筋 梗 塞 、 心 臓 弁 膜 症 、 先 天 性 心 疾 患 、 心 筋 症 ま た
は 体 液 貯 留 状 態 で あ る 請 求 項 １ ２ 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 で あ る 請 求 項 １ ０ な い し １
３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 請 求 項 ４ 記 載 の 化 合 物 で あ る 請 求 項 １ ０ な い し １
３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ は 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 で あ る 請 求 項 １ ０ な い し １
３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 前 記 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ は カ ン ド キ サ ト リ ル で あ る 請 求 項 １ ０ な い し １ ６ の い ず れ
か 一 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ 阻 害 薬 お よ び 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ 阻 害 薬 は 同 時
に 、 別 々 に 、 順 次 ま た は 二 元 性 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ Ｉ Ｖ ／ 中 性 エ ン ド ペ プ チ ダ ー ゼ
阻 害 薬 の 形 態 で 投 与 さ れ る 請 求 項 １ ０ な い し １ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 。
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