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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 ：



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 R 1 は 、 － CN、 － CONR 1 3 R 1 4 、 － SO 2 NR

1 3 R 1 4 、 － (CH 2 )t－ R
2 1 、

【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 R 2 1 は 、
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 こ こ で 、 R 1 3 、 R 1 4 、 R 2 2 お よ び R 2 3 は そ れ ぞ れ 、 水 素 ま た は C 1 － 6 ア ル キ ル 、 あ る い は R 1 3

お よ び R 1 4 は そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 １ ま た は ２ 個 の C 1 － 6 ア ル キ ル 基
で 必 要 に 応 じ て 置 換 さ れ る モ ル ホ リ ノ 、 ピ ロ リ ジ ノ ま た は ピ ペ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し ；
　 R 1 3 ’ お よ び R 2 4 は そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 水 素 、 C 1 － 6 ア ル キ ル 、 C 1 － 6 ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 C 1 － 6 ア シ ル
ア ミ ノ 、 C 1 － 6 ア ル キ ル チ オ 、 フ ェ ニ ル ま た は フ ェ ノ キ シ か ら 選 ば れ ；
　 Aは 、 Oま た は S；
　 tは 0、 1ま た は 2；
　 rは 0、 1、 2ま た は 3；
　 vは 0、 1ま た は 2；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 － 6 ア ル キ ル 、 C 1 － 6 ア ル コ キ シ ま た は ハ ロ ；
　 R 3 、 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 お よ び R 8 は そ れ ぞ れ 、 水 素 ま た は C 1 － 6 ア ル キ ル ；
　 R 9 、 R 1 0 、 R 1 1 お よ び R 1 2 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 C 1 － 6 ア ル キ ル ま た は － (CH 2 )q－ OR

2 0 （ こ こ
で 、 R 2 0 は 、 C 1 － 6 ア ル キ ル ） ；
　 nは 1ま た は 2；
　 pは 0、 1ま た は 2；
　 qは 1ま た は 2；
【 化 ４ 】
　
　
　
は 、
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 R 2 5 は 、 水 素 ま た は C 1 － 6 ア ル キ ル ；
　 － X－ Y－ は 、
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
；
　 こ こ で 、 Zは 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り ；
　 こ こ で 、 － T－ は 、 － CH 2 － 、 － O－ 、 － S－ 、 － C(O)－ ま た は － CH＝ CH－ ； mお よ び sは そ
れ ぞ れ 、 0ま た は 1；
　 そ れ ぞ れ 、 水 素 、 ハ ロ 、 C 1 － 6 ア ル キ ル ま た は C 1 － 6 ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ － C 1 － 6 ア ル キ ル 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 C 1 － C 6 ア シ ル ア ミ ノ ま た は C 1 － C 6 ア ル キ ル チ オ ； 、 水 素 ま た は C

1 － 6 ア ル キ ル ； お よ び
　 Qは 、 水 素 、 ハ ロ 、 ニ ト リ ル 、 カ ル ボ キ シ － C 1 － 6 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 － 6 ア ル キ
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R 1 5 お よ び R 1 9 は

R 1 7 は



ル ま た は C 1 － 6 ア ル コ キ シ で あ る ；
　 た だ し ：
　 － T－ が 、 － CH 2 － 、 － O－ 、 － S－ ま た は － C(O)－ で あ る 場 合 、 (m＋ s)は 1ま た は あ る
］
で 示 さ れ る 化 合 物 お よ び そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
【 化 ８ 】
　
　
　
で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 2 5 が 、 水 素 で あ る 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 nが 2で あ る 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 nが 3で あ る 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 。
【 請 求 項 ７ 】
　 。
【 請 求 項 ８ 】
　

。
【 請 求 項 ９ 】
　 pが 1で あ る 請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 pが 2で あ る 請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 － X－ Y－ が 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
で あ る 請 求 項 １ ～ １ ０ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 9 、 R 1 0 、 R 1 1 お よ び R 1 2 の う ち の １ つ が C 1 － 6 ア ル キ ル で あ り 、 R 9 、 R 1 0 、 R 1 1 お よ び R 1 2

の 残 り の そ れ ぞ れ が 水 素 で あ る 請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 － X－ Y－ が 、
【 化 １ ０ 】
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2で

R 2 が 、 水 素 ま た は C 1 － 6 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物

R 2 が 、 水 素 で あ る 請 求 項 ６ に 記 載 の 化 合 物

R 3 、 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 お よ び R 8 が そ れ ぞ れ 、 水 素 で あ る 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か １ つ に 記
載 の 化 合 物



で あ る 請 求 項 １ ～ １ ０ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 Qが 、 水 素 で あ る 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 R 9 、 R 1 0 、 R 1 1 お よ び R 1 2 が 、 水 素 で あ る 請 求 項 １ ３ ま た は １ ４ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 R 1 が 、 － CONR 1 3 R 1 4 で あ る 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 R 1 3 お よ び R 1 4 の そ れ ぞ れ が 、 水 素 ま た は C 1 － C 6 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 １ ６ に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 R 1 3 お よ び R 1 4 の そ れ ぞ れ が 、 水 素 で あ る 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 R 1 が 、 － (CH 2 )t－ R

2 1 で あ る 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 tが 1で あ る 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 tが 0で あ る 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 R 1 が － CONR 1 3 R 1 4 で あ り 、 Zが (xxi)で あ る 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 － T－ が － CH 2 － で あ り 、 (m＋ s)が 1で あ る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 － T－ が － CH＝ CH－ で あ り 、 (m＋ s)が 0で あ る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 － T－ が － C(O)－ で あ り 、 (m＋ s)が 1で あ る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 － T－ が － O－ で あ り 、 mが 1お よ び sが 1で あ る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 － T－ が － S－ で あ り 、 mが 1お よ び sが 1で あ る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 R 1 が － (CH 2 )t－ R

2 1 で あ り 、 Zが (xi)で あ る 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 － T－ が － CH 2 － で あ り 、 (m＋ s)が 1で あ る 請 求 項 ２ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 式 (Ｉ d)：
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 － X－ Y－ 、 R 1 ～ R 1 2 、 nお よ び pは 、 但 し 書 き も 含 め て 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 (Ｉ )
の 化 合 物 と 同 意 義 で あ り ；
　 R 9 お よ び R 1 0 基 の 定 義 は 相 異 し 、 R 9 基 は 、 Cahn－ Ingold－ Prelogの 順 位 規 則 に し た が い
、 R 1 0 に 優 先 し ； お よ び
　 － W－ は 、 － CH 2 － 、 － O－ ま た は － S－ で あ る ］
で 示 さ れ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 R 9 が C 1 － 6 ア ル キ ル で あ り 、 R 1 0 、 R 1 1 お よ び R 1 2 が 水 素 で あ る 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 化 合 物 ： (1S)－ 1－ [2－ [(2R)－ 4－ (1,2－ ジ ヒ ド ロ － 5－ ア セ ナ フ チ レ ニ ル )－ 2－ メ チ ル
ピ ペ ラ ジ ニ ル ]エ チ ル ]－ 3,4－ ジ ヒ ド ロ － 1H－ 2－ ベ ン ゾ ピ ラ ン － 6－ カ ル ボ キ サ ミ ド ま た
は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る
塩 、 お よ び 医 薬 的 に 許 容 し う る 希 釈 剤 ま た は 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た
は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る セ ロ ト ニ ン 機 能 不 全 に 関 連 す る 疾 患 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 請
求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 中 枢 神 経 系 の 疾 患 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い
ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る セ ロ ト ニ ン 機 能 不 全 に 関 連 す る 疾 患 の 治 療 の た め の 薬 剤 の 製 造 に お け
る 、 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う
る 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 中 枢 神 経 系 の 疾 患 の 治 療 の た め の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ ３
３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 請 求 項 １ ～ ３ ３ の い ず れ か １ つ に 記 載 の 式 (Ｉ )の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 し う る
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医 薬 的 に 許 容 し う る 塩 が 、 フ マ ル 酸 塩 で あ る 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 化 合 物



、 中 枢 神 経 系 の 疾 患 を 患 っ て い る か 、 ま た は 罹 り や す い ヒ ト を 含 む 動 物 の
。
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塩 を 含 む 治 療 の
た め の 医 薬 組 成 物
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