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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員
の ヘ テ ロ 環 式 環 に よ り 置 換 さ れ 、 及 び 任 意 に 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式
環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4
～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COO
R 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、
ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1
も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価
の ア ル キ レ ン 基 に よ り 架 橋 さ れ て も よ く 、
　 こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 シ ア ノ 、 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び
に
　 こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 み 並 び に 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は
複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
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ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ

ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
　 こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に
　 こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
　 こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は
そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
　 R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
　 R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
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も
し く は 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る



子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
　 R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
　 Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く
は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り

置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
　 Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ
り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩
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又 は

炭 素
炭 素 炭 素

炭 素
炭 素 炭 素

炭 素 炭 素
炭 素 炭 素

炭 素 C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回

ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

炭 素 C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

、 又 は そ れ ら の 組 合 せ
当 該 ア ル ー ル 基 は 、 炭 素

炭 素
炭 素

炭 素
；

但 し 、 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル
バ ゾ ー ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-メ チ ル -9H-カ ル バ ゾ ー ル
；
3-(チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(5-ブ ロ モ チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(5-メ チ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；



。
【 請 求 項 ２ 】
　 Aが 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ン
ダ ゾ リ ル 、 フ ェ ニ ル 又 は イ ン ド リ ル で あ り 、 こ れ は 各 々 の 場 合 に お い て 、 未 置 換 で あ る か
、 又 は 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ
ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 オ キ シ ド 、 2～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Ar-CO-、 Ar-ス ル ホ ニ ル 、 Ar-O-
、 ア ル キ レ ン 基 は 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル -O-、 Ar-チ オ 、 ヘ テ ロ 、 シ ア ノ
、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 -ア ル キ ル 、 1～ 8個 の
原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 -ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1
～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル コ キ シ 、 ア シ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ に よ り

置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Aが 、 ヘ テ ロ 環 式 基 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り 、 こ こ で Aが 更 に 、 未 置 換 、 又 は ア
ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ
、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 -COR 5 、 も し く は そ れ
ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 3-キ ノ リ ン -2-イ ル メ チ レ ン -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-キ ノ リ ン -3-イ ル メ チ レ ン -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ン -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -4-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -6-カ ル ボ ン
酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(5-メ ト キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(6-ベ ン ジ ル オ キ シ -2H-ピ ロ ロ [3,3-c]ピ リ ジ ン -1-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(1-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(2-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ

(5) JP 2006-501246 A5 2006.11.9

3-(4-ブ ロ モ チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 除 く
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ル ；
3-(6-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(7-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(5-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(2-メ チ ル -5-ニ ト ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル ]フ ェ
ニ ル メ タ ノ ン ；
6-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )ク ロ メ ン -2-オ ン ；
3-(5'-ブ ロ モ -1H,1'H-[2,2']ビ ピ ロ リ ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-1H-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン
酸 ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [1,4]ジ オ キ シ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5-プ ロ ピ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
4-[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル ]フ ェ
ノ ー ル ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ -[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2,2-ジ メ チ ル ク ロ マ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,2-ジ フ ル オ ロ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(7-メ ト キ シ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(5-ブ ロ モ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-2-ニ ト ロ フ ェ ノ ー ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )シ ン ノ リ ン ；
3-(3-ニ ト ロ -4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(4-(ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
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7-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-4H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン
-3-オ ン ；
6-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-4H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン
-3-オ ン ；
3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル -ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[2-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(1H-イ ン ダ ゾ ル -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ダ ゾ ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル 、
3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル 、
3-(1H-ベ ン ズ ト リ ア ゾ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
、
5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-1,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ズ イ ミ ダ
ゾ ー ル -2-オ ン 、
3-(1H-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
、
3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル -ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル 、
3-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル 、
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-10-メ チ ル -10H-フ ェ ノ チ ア
ジ ン 、
7-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-4-メ チ ル -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H
-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン 、
3-(1H-ピ ロ ロ [2,3-b]ピ リ ジ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(6-メ ト キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(4-メ ト キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(7-メ ト キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(6-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル 、
3-(1H-イ ン ド ー ル -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル 、
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル バ ゾ ー ル
ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド 、
3-(1-ベ ン ジ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(5-ニ ト ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
、
3-(5-ク ロ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル 、
3-(3-ニ ト ロ -4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
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ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(5-ク ロ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(1H-イ ン ダ ゾ ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-
3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-エ チ ル -3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-フ ェ ニ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[2-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )ピ ロ ー ル -1-イ ル ]ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ；
3-(2-シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2-シ ク ロ ペ ン チ ル -2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(ト ラ ン ス -2,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [
2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
[3-[4-(シ ス -3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[4-(1-オ キ ソ -1λ 4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(1,1-ジ オ キ ソ -1λ 6-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ -[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(2,6-ジ メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(4-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(4-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(ト ラ ン ス -2,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [
2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(シ ス -3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
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3-(3-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル -ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[3-(2,6-ジ メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[3-(4-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-｛ 3-[4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 3-[(1S,4S)-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ
ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]オ キ サ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-[4-(4-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ
ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-[1,4]オ キ サ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-[4-(3-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[4-(2-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[3-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[1-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ
ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(2,6-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-ビ フ ェ ニ ル -4-イ ル メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
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ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-メ チ ル プ ロ ピ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(2-ク ロ ロ -6-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ
ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-ペ ン タ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(2,4,5-ト リ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-エ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[1-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3
']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-シ ク ロ ペ ン チ ル -1H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-[5-ブ ロ モ -2-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-2H-ピ ラ ゾ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ
ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ
[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ ペ ン チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-メ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,
4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-エ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,
4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ
ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-メ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ ペ ン チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ
[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-イ ソ ブ チ ル -[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン
ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-シ ク ロ ペ ン チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ]ベ ン ジ リ
デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-エ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ

(10) JP 2006-501246 A5 2006.11.9



ピ リ ジ ニ ル ；
シ ク ロ プ ロ ピ ル -｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ
ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ｝ メ タ ノ ン ；
1-｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ
ン -1-イ ル ｝ プ ロ パ ン -1-オ ン ；
1-｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ
ン -1-イ ル ｝ -2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ タ ノ ン ；
シ ク ロ プ ロ ピ ル -｛ (1S,4S)-5-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ
ル )フ ェ ニ ル ]-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ｝ メ タ ノ ン ；
シ ク ロ プ ロ ピ ル -｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ
ニ ル ][1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ｝ メ タ ノ ン ；
1-｛ (1S,4S)-5-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-
2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ｝ -2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ タ ノ ン ；
1-｛ (1S,4S)-5-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-
2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ｝ プ ロ パ ン -1-オ ン ；
1-｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ][1,4]ジ ア
ゼ パ ン -1-イ ル ｝ -2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ タ ノ ン ；
1-｛ 4-[4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ][1,4]ジ ア
ゼ パ ン -1-イ ル ｝ プ ロ パ ン -1-オ ン ；
シ ク ロ プ ロ ピ ル -｛ (1S,4S)-5-[3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ
ル )フ ェ ニ ル ]-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ｝ メ タ ノ ン ；
1-｛ (1S,4S)-5-[3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-
2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ チ -2-イ ル ｝ -2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ タ ノ ン ；
シ ク ロ プ ロ ピ ル -｛ 4-[3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ
ニ ル ]-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ｝ メ タ ノ ン ；
1-｛ 4-[3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ][1,4]ジ ア
ゼ パ ン -1-イ ル ｝ -2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ タ ノ ン ；
1-｛ 4-[3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-[1,4]ジ
ア ゼ パ ン -1-イ ル ｝ プ ロ パ ン -1-オ ン ；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-5'-メ チ ル -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-5'-メ チ ル -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
5'-メ チ ル -3-(1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-5'-フ ル オ ロ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [1,4]ジ オ キ シ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-5'-フ ル オ ロ -3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-5'-フ ル オ ロ -3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-6'-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]
か ら 選 ば れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の に 許 容 さ れ る 塩 。
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【 請 求 項 ５ 】
　 下 記 式 I'：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員
の ヘ テ ロ 環 式 環 に よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ
環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、
又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ
ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、
置 換 さ れ 、
　 こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に
　 こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、
シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 と 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル
キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 7～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が

ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ
ェ ノ キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 7～
15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
　 こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
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ピ ラ ゾ リ ル 以 外 の

又 は そ れ ら の 組 合 せ

又 は

未 置 換 、 又
は

も し く は 1又 は 複 数 回



す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 及 び シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の
置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に
　 こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
　 こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ
で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み
、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 チ オ 、 Ar、 H
etも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
　 R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 10個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
　 Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く
は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭
素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該
ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

(13) JP 2006-501246 A5 2006.11.9

炭 素
炭 素 炭 素

炭 素
炭 素 炭 素

炭 素 炭 素
炭 素 炭 素

炭 素 C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ
ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ



置 換
さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り

置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ
れ ； 並 び に
　 Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ
り 、 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ り 、
こ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る に よ り 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ 場 合 に よ り 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8
個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8
個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩
　

。
【 請 求 項 ６ 】
　 Aが 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 又 は イ ン ド リ ル で
あ り 、 こ れ は 各 々 の 場 合 に お い て 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
オ キ シ ド 、 2～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る
ア ル キ ル -ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Ar-CO-、 Ar-ス ル ホ ニ ル 、 Ar-O-、 ア ル キ レ ン 基 は 1～ 8個 の

原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル -O-、 Ar-チ オ 、 ヘ テ ロ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 1～ 8
個 の 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 -ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 -ア ル
コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個
の 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ
キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア シ ル 、 1～ 8個 の
原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア シ ル ア
ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ に よ り 置 換 さ れ て い る 、 請 求 項 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Aが 、 ヘ テ ロ 環 式 基 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り 、 こ こ で Aが 更 に 、 未 置 換 、 又 は ア
ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ て い る 、 請 求
項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 3-キ ノ リ ン -2-イ ル メ チ レ ン -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-キ ノ リ ン -3-イ ル メ チ レ ン -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
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ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

炭 素 C 1 - 4
の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の
組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回

ア リ ー ル 又 は こ れ ら の 組 合 せ
、 当 該 ア ル ー ル 基 は 炭 素

炭 素
炭 素 炭 素

；
但 し 、 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル

バ ゾ ー ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-メ チ ル -9H-カ ル バ ゾ ー ル
；
3-(チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(5-ブ ロ モ チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(5-メ チ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(4-ブ ロ モ チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 除 く

炭 素
炭 素

炭 素 炭 素
炭

素
炭 素 炭 素

炭 素
炭 素 炭 素

炭 素 炭 素
炭 素

又 は そ れ ら の 組 合 せ 1又 は 複 数 回 ５

1又 は 複 数 回
５



3-(3,4-ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ン -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -4-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -6-カ ル ボ ン
酸 メ チ ル エ ス テ ル ；
3-(5-メ ト キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(6-ベ ン ジ ル オ キ シ -2H-ピ ロ ー ル [3,3-c]ピ リ ジ ン -1-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ
ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(1-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(2-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(3H-イ ミ ダ ゾ ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(6-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(7-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(5-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-(2-メ チ ル -5-ニ ト ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル ]フ ェ
ニ ル メ タ ノ ン ；
6-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )ク ロ メ ン -2-オ ン ；
3-(5'-ブ ロ モ -1H,1'H-[2,2']ビ ピ ロ リ ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-1H-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン
酸 ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [1,4]ジ オ キ シ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ -[2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[1-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク
ロ リ ド ；
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3-(5-プ ロ ピ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
4-[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル ]フ ェ
ノ ー ル ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ -[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2,2-ジ メ チ ル ク ロ マ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2,2-ジ フ ル オ ロ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(7-メ ト キ シ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(5-ブ ロ モ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
4-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-2-ニ ト ロ フ ェ ノ ー ル ；
3-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )シ ン ノ リ ン ；
3-(3-ニ ト ロ -4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(4-(ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
7-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-4H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン
-3-オ ン ；
6-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-4H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン
-3-オ ン ；
3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル
か ら 選 ば れ る 化 合 物 ； そ れ ら の に 許 容 さ れ る 塩
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 有 す る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 有 す る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
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又 は 薬 学 的

５

式 （ I） ：



【 化 ３ 】
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原
子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Het又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ
れ 、 当 該 へ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に よ っ て 架 橋 さ
れ て い て も よ く 、

こ こ で 、 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 ば れ る 1以 上 の 置 換 基 に よ っ て 更 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10の 環 原 子
を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ
ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ
キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～
8個 の 炭 素 原 子 で あ る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 で あ る Het-ア ル キ ル
、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ
、 チ オ 、 Ar、 Het、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ て い て も よ く 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
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ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；



　

　

　

で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 α -7ニ コ チ ン 受
容 体 を 選 択 的 に 活 性 化 /刺 激 す る

で あ っ て 、 そ れ ら を 必 要 と し て い る 患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 １ ２ 】
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R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]

を 含 む 、
こ と に よ っ て 患 者 の 記 憶 障 害 を 治 療 す る た め の 医 薬 組 成

物 さ れ る 、 前 記 組 成 物

式 （ I） ：
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原
子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Het又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ
れ 、 当 該 へ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に よ っ て 架 橋 さ
れ て い て も よ く 、

こ こ で 、 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 ば れ る 1以 上 の 置 換 基 に よ っ て 更 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10の 環 原 子
を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ
ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ
キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～
8個 の 炭 素 原 子 で あ る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 で あ る Het-ア ル キ ル
、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ
、 チ オ 、 Ar、 Het、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ て い て も よ く 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
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ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ
ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ
シ も し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
オ キ ソ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；



　

　

　

で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 精 神 病 疾 患 、 コ
リ ン 作 用 性 シ ス テ ム の 機 能 障 害 を 含 む 神 経 変 性 疾 患 、 並 び に 記 憶 及 び ／ 又 は 認 知 障 害 の 症
状 に 罹 患 し た 患 者 を 治 療 す る で あ っ て 、 患 者 に 投 与

。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 患 者 痴 呆 及 び そ の 他 の 記 憶 喪 失 を 伴 う 症 状 に 罹 患 し 請 求 項 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 患 者 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 精 神 分 裂 病 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 ハ ン チ ン ト
ン 病 、 ピ ッ ク 病 、 ク ロ イ ツ フ ェ ル ト -ヤ コ ブ 病 、 鬱 病 、 加 齢 、 頭 部 外 傷 、 卒 中 、 CNS低 酸 素
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R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]

を 含 む 、

た め の 医 薬 組 成 物 当 該 さ れ る 、 前 記 組
成 物

前 記 が 、 て い る 、 １ ２
医 薬 組 成 物

前 記 が 、 認 知 障 害



症 、 大 脳 老 化 、 又 は 多 発 脳 梗 塞 性 痴 呆 に 罹 患 し 請
求 項 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 患 者 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 患 者 ア ミ ロ イ ド β ペ プ チ ド の nA
ChRへ の 結 合 を 阻 害 す る た め に 患 者 に 投 与 請 求 項 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　
【 化 ５ 】
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加 齢 に 起 因 し た 軽 度 の 認 知 障 害 て い る 、
１ ２ 医 薬 組 成 物

前 記 が 、 痴 呆 に 罹 患 し た で あ り 、
、 当 該 さ れ る 、 １ ２ 医 薬 組 成 物

式 （ I） ：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原
子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Het又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ
れ 、 当 該 へ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に よ っ て 架 橋 さ
れ て い て も よ く 、

こ こ で 、 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 ば れ る 1以 上 の 置 換 基 に よ っ て 更 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10の 環 原 子
を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ
ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ
キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～
8個 の 炭 素 原 子 で あ る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 で あ る Het-ア ル キ ル
、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ
、 チ オ 、 Ar、 Het、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ て い て も よ く 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
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び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル
、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル
オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ
イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
オ キ ソ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het



　

　

　

　

　

で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 ア ル コ ー ル 禁 断
症 状 の た め の 患 者 の 治 療 又 は 抗 -中 毒 療 法 中 の 患 者 の 治 療

患 者 に 投 与
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も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]

を 含 む 、
の た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、

当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物 。
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式 （ I） ：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原
子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Het又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ
れ 、 当 該 へ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に よ っ て 架 橋 さ
れ て い て も よ く 、

こ こ で 、 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 ば れ る 1以 上 の 置 換 基 に よ っ て 更 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10の 環 原 子
を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ
ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ
キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～
8個 の 炭 素 原 子 で あ る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 で あ る Het-ア ル キ ル
、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ
、 チ オ 、 Ar、 Het、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ て い て も よ く 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
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ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル
、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル
オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ
イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
オ キ ソ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原



　

　

　

で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 卒 中 及 び 虚 血 に
関 連 し た 損 傷 及 び グ ル タ ミ ン 酸 誘 導 興 奮 毒 性 に 対 す る 神 経 保 護 を 提 供 す る た め に 患 者 を 治
療 す る 患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　

(28) JP 2006-501246 A5 2006.11.9

子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]

を 含 む 、

た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

式 （ I） ：
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原
子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、
ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル
フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Het又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ
れ 、 当 該 へ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に よ っ て 架 橋 さ
れ て い て も よ く 、

こ こ で 、 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア
ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 ば れ る 1以 上 の 置 換 基 に よ っ て 更 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10の 環 原 子
を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ
ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ
キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～
8個 の 炭 素 原 子 で あ る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 で あ る Het-ア ル キ ル
、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 NR 1 NR 2 、 ニ ト ロ
、 チ オ 、 Ar、 Het、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ て い て も よ く 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
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ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル
、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル
オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ
イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
オ キ ソ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；



　

　

　

で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 ニ コ チ ン 中 毒 、
疼 痛 、 時 差 ぼ け 、 肥 満 及 び ／ 又 は 糖 尿 病 に 罹 患 し た 患 者 を 治 療 あ る い は 患 者 に お い て
禁 煙 を 誘 導 す る 患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 患 者 軽 度 の 認 知 障 害 、 血 管 性 痴 呆 、 年 齢 が 関 連 し た 認 知 減 退 、 広 く 切 開 し た -
心 臓 手 術 、 心 停 止 、 全 身 麻 酔 に 関 連 し た 健 忘 症 、 麻 酔 薬 へ の 曝 露 に よ る 記 憶 欠 落 、 睡 眠 剥
奪 が 誘 導 し た 認 知 障 害 、 慢 性 疲 労 症 候 群 、 ナ ル コ レ プ シ ー 、 AIDSに 関 連 し た 痴 呆 、 て ん か
ん に 関 連 し た 認 知 障 害 、 ダ ウ ン 症 、 ア ル コ ー ル 中 毒 症 に 関 連 し た 痴 呆 、 薬 物 /物 質 誘 導 記
憶 障 害 、 ボ ク シ ン グ 痴 呆 、 又 は 動 物 痴 呆 に 罹 患 し 請 求 項 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
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R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]

を 含 む 、
し 、

た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

前 記 が 、

て い る 、 １ ２ 医 薬 組 成 物



　
【 化 ８ 】
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下 記 式 I'：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト
ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
シ ア ノ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、
シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 と 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル
キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 7～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ っ て 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 及 び シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の
置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に



　

　

　

　

(33) JP 2006-501246 A5 2006.11.9

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複
数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ
で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み
、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ
オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 10個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭
素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ
ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該
ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス



　

の 治 療 上 有 効 量 を 含 α -7ニ
コ チ ン 受 容 体 を 選 択 的 に 活 性 化 /刺 激 す る

。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 有 効 量 を 含 む 、 精 神 病 疾 患 、 コ リ ン 作 用 性 シ ス テ ム の 機 能 障 害
を 含 む 神 経 変 性 疾 患 、 並 び に 記 憶 及 び ／ 又 は 認 知 障 害 の 症 状 に 罹 患 し た 患 者 を 治 療 す る

患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 有 効 量 を 含 む 、 痴 呆 そ の 他 の 記 憶 喪 失 を 伴 う 症 状 に 罹 患 し
た 患 者 を 治 療 す る 患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 有 効 量 を 含 む 、 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 精 神 分 裂 病 、 パ
ー キ ン ソ ン 病 、 ハ ン チ ン ト ン 病 、 ピ ッ ク 病 、 ク ロ イ ツ フ ェ ル ト -ヤ コ ブ 病 、 鬱 病 、 加 齢 、
頭 部 外 傷 、 卒 中 、 CNS低 酸 素 症 、 大 脳 老 化 、 、 又 は 多 発 脳
梗 塞 性 痴 呆 に よ る に 罹 患 し た 患 者 を 治 療 す る 患 者 に 投 与

。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 量 を 含 む 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 患 者 の 痴 呆 を 治 療 及 び
／ 又 は 予 防 す る 患 者 に ア ミ ロ イ ド β ペ プ チ ド の nAChRへ
の 結 合 を 阻 害 す る た め に 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 量 を 含 む 、 ア ル コ ー ル 禁 断 症 状 の た め の 患 者 の 治 療
又 は 抗 -中 毒 療 法 中 の 患 者 の 治 療 の 患 者 に 投 与

。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 量 を 含 む 、 卒 中 及 び 虚 血 に 関 連 し た 損 傷 及 び グ ル タ
ミ ン 酸 誘 導 興 奮 毒 性 に 対 す る 神 経 保 護 を 提 供 す る た め に 患 者 を 治 療 す る

患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 有 効 量 を 含 む 、 ニ コ チ ン 中 毒 、 疼 痛 、 及 び ／ 又 は 時 差 ぼ け に 罹
患 し た 患 者 を 治 療 す る 患 者 に 投 与 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 請 求 項 記 載 の 化 合 物 の 有 効 量 を 含 む 、 軽 度 の 認 知 障 害 、 血 管 性 痴 呆 、 年 齢 が 関 連 し た
認 知 減 退 、 広 く 切 開 し た 心 臓 手 術 、 心 停 止 、 及 び ／ 又 は 全 身 麻 酔 が 関 連 し た 健 忘 症 、 睡 眠
剥 奪 が 誘 導 し た 認 知 障 害 、 慢 性 疲 労 症 候 群 、 ナ ル コ レ プ シ ー 、 AIDSに 関 連 し た 痴 呆 、 て ん
か ん に 関 連 し た 認 知 障 害 、 ダ ウ ン 症 、 ア ル コ ー ル 中 毒 症 に 関 連 し た 痴 呆 、 薬 物 /物 質 誘 導
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ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換
さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4
の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の
組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ
れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ り 、
こ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 む 、

こ と に よ っ て 患 者 の 記 憶 喪 失 を 治 療 す る た め の
医 薬 組 成 物

５
た

め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

５ 又 は
た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

５ 認 知 障 害

加 齢 に 起 因 し た 軽 度 の 認 知 障 害
た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該

さ れ る 、 前 記 組 成 物

５
た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該

投 与 さ れ る 、 前 記 組 成 物

５
た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、

前 記 組 成 物

５
た め の 医 薬 組 成 物

で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

５
た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

５



記 憶 障 害 、 ボ ク シ ン グ 痴 呆 、 又 は 動 物 痴 呆 に 罹 患 し た 患 者 を 治 療 す る
患 者 に 投 与 。

【 請 求 項 ２ ９ 】
　
【 化 ９ 】
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た め の 医 薬 組 成 物 で
あ っ て 、 当 該 さ れ る 、 前 記 組 成 物

下 記 式 I：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 任 意 に 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽
和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ
ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル
、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ
ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、
置 換 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に
よ り 架 橋 さ れ て も よ く 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 シ ア ノ 、 及 び ／ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ
、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 み 並 び に 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は
複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
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ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル
キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 C
OR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、
チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に
縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ
テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個
の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CO
NR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素
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原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ；

但 し 、 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル
バ ゾ ー ル ； 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-メ チ ル -9H-カ
ル バ ゾ ー ル ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 除 く ；

更 に 、 式 Iの 化 合 物 の Aが 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に よ っ て 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ る と き
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に 、 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は ピ ラ ゾ リ ル で な い 。

下 記 式 I'：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト
ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
シ ア ノ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、
シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 と 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル
キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 7～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 、 又
は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ
ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～
15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
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す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 及 び シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の
置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る
か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ
ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複
数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ
り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ
で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み
、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ
オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 10個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭
素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ
ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該
ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ
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ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換
さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4
の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の
組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ
れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ り 、
こ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ；

但 し 、 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル
バ ゾ ー ル ； 3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-メ チ ル -9H-カ
ル バ ゾ ー ル ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 除 く ；

更 に 、 式 Iの 化 合 物 の Aが 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に よ っ て 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ る と き
に 、 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は ピ ラ ゾ リ ル で な い 。

下 記 式 I：

[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 任 意 に 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽
和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ
ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル
、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ
ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、
置 換 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に
よ り 架 橋 さ れ て も よ く 、
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こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 シ ア ノ 、 及 び ／ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ
、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 み 並 び に 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は
複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に
(c)ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～
14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5

、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、
Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の
場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、
及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を
含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原
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子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ
ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ
ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ
れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又



【 請 求 項 ３ ２ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ シ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ク ロ マ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換
さ れ た 、 イ ン ド リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ て い る 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ
ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
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は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。

1
又 は 複 数 回 ３ １

1又
は 複 数 回 ３ １

1又
は 複 数 回 ３ １

1又
は 複 数 回 ３ １

３ １

1又 は 複 数 回
３ １

1
又 は 複 数 回 ３ １

1
又 は 複 数 回 ３ １



、 Arも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ た 、 フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル で あ
る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル で
あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 未 置 換 又 は ハ ロ ゲ ン 、 ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル も し く は ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ に よ
り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 未 置 換 又 は ハ ロ ゲ ン 、 ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 化
ア ル コ キ シ に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ピ ロ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 未 置 換 又 は ハ ロ ゲ ン 、 ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ に
よ り 置 換 さ れ た Ar、 未 置 換 又 は ハ ロ ゲ ン 、 ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
コ キ シ に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り
置 換 さ れ た 、 ピ ラ ゾ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ た 、 ジ ア ザ ビ シ ク ロ ヘ プ
チ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル
で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ
イ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 R 3 及 び R 4 が 各 々 Hで あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
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1又 は 複 数 回
３ １

1又 は 複 数 回
３ １

1又 は 複
数 回 ３ １

1又 は 複 数 回
３ １

1又 は 複 数 回
３ １

1又 は 複 数 回
３ １

1又 は 複 数 回
３ １

３ １

下 記 式 I'：
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト
ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
シ ア ノ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、
シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 と 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル
キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 7～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 、 又
は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ
ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～
15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 及 び シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の
置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 又 は
(c)ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ
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ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換
さ れ 、

こ こ で 当 該 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10
個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ
で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ
キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 10個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭
素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ
ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該
ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換
さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4
の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の
組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ
れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ り 、
こ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は



【 請 求 項 ４ ９ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ シ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ １ 】
　 Aが 、 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ク ロ マ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ３ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 イ ン ド リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ４ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ５ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ６ 】
　 Aが 、 未 置 換 、 又 は ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 ニ ト ロ 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り

置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ７ 】
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複 数 回 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。

1
又 は 複 数 回 ４ ８

1又
は 複 数 回 ４ ８

未 置 換

1又
は 複 数 回 ４ ８

1又
は 複 数 回 ４ ８

1又
は 複 数 回 ４ ８

1
又 は 複 数 回 ４ ８

1
又 は 複 数 回 ４ ８

1
又 は 複 数 回 ４ ８

下 記 式 I：



【 化 １ ３ 】
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 任 意 に 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽
和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ
ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル
、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ
ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、
置 換 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に
よ り 架 橋 さ れ て も よ く 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 シ ア ノ 、 及 び ／ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ
、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 み 並 び に 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は
複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
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ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～
14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5

、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、
Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の
場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、
及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を
含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ
ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ
ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ
れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
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子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ； 但 し 、 Aは カ ル バ ゾ ー ル で は な
い 。

下 記 式 I'：
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[式 中 、 Aは 、
(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 場 合 に よ り 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に
不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト
ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
シ ア ノ 又 は そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、
シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 と 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル
キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア
リ ー ル 、 7～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 、 又
は ハ ロ ゲ ン 、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ
ェ ノ キ シ も し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～
15個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 及 び シ ア ノ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の
置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー
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ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び
Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ
ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も
し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換
さ れ 、

こ こ で 当 該 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 5～ 10
個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 及 び こ こ
で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル
キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ
キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル
コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het
も し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 10個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭
素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ
ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該
ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア
ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換
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さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4
の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の
組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ
れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ り 、
こ れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 又 は こ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 場 合 に よ り 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ； 但 し 、 Aは カ ル バ ゾ ー ル で な
い 。

下 記 式 I：

[式 中 、 Aは 、
未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る

ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ
ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ
シ ニ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ク ロ マ ニ ル で あ り ；
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未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ
セ ピ ニ ル （ dihydrobenzodioxepinyl） で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ド リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 4-(4-モ ル ホ リ ニ ル )-フ
ェ ニ ル で あ 、 4-(ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 4-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 3-(
ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 4-(ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 4-(チ オ モ ル ホ リ ン -4
-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 4-(1,4-ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-フ ェ ニ ル 、 又 は 4-(1,4-オ キ サ ゼ パ ン -4-
イ ル )-フ ェ ニ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ズ オ キ サ ジ ニ ル で
あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル で
あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル
で あ り ；



　

　

　

　

　

　

(55) JP 2006-501246 A5 2006.11.9

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル で あ
り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 又 は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 置 換 さ れ た 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し か つ ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル で あ っ て 、 未 置 換 で あ る か 又 は ハ ロ ゲ ン に
よ っ て 置 換 さ れ た ア リ ー ル ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複
数 回 、 置 換 さ れ た 、 ピ ロ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 、 未 置 換 で あ る か 又 は ハ ロ ゲ ン に よ っ て 置 換 さ れ た 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し か つ ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル ア ル キ ル で あ っ て 、 未 置 換 で あ る か 又 は ハ ロ ゲ ン に
よ っ て 置 換 さ れ た ア リ ー ル ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複
数 回 、 置 換 さ れ た 、 ピ ラ ゾ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
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キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ア ザ ビ シ ク ロ ヘ プ チ
ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル で
あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ イ
ニ ル で あ り ； 並 び に
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 は 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化

ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 又 は ア ル
キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
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有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 、 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。

下 記 式 I'：

[式 中 、 Aは 、
未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る

ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ
ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ
シ ニ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ク ロ マ ニ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
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子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ ジ オ キ
セ ピ ニ ル （ dihydrobenzodioxepinyl） で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ド リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 4-(4-モ ル ホ リ ニ ル )-フ
ェ ニ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ズ オ キ サ ジ ニ ル で
あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 イ ン ダ ゾ リ ル で あ り ；

未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 オ キ ソ 、 二 ト ロ 、 ア ル コ キ シ 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分
が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル 部 分 の 各 々 が 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ た 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル で
あ り ； 並 び に
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 、 又 は 、 そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。

請 求 項 ２ ９ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ３ ０ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ４ ８ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。



　
【 請 求 項 ６ ６ 】
　
【 請 求 項 ６ ７ 】
　
【 請 求 項 ６ ８ 】
　
【 請 求 項 ６ ９ 】
　

【 請 求 項 ７ ０ 】
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請 求 項 ５ ７ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ５ ９ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ６ ０ 記 載 の 化 合 物 及 び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。

前 記 化 合 物 が 、 ハ イ ド ロ ク ロ リ ド 又 は ハ イ ド ロ ブ ロ ミ ド の 塩 の 形 態 で あ る 、 請 求 項 ４ 記
載 の 化 合 物 。

3-(5'-ブ ロ モ -1H,1'H-[2,2']ビ ピ ロ リ ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-1H-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン
酸 ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [1,4]ジ オ キ シ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[1-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク
ロ リ ド ；
3-(5-プ ロ ピ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
4-[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル ]フ ェ
ノ ー ル ジ ヒ ド ロ ブ ロ ミ ド ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,2-ジ メ チ ル ク ロ マ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,2-ジ フ ル オ ロ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(7-メ ト キ シ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -4-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ
ク ロ リ ド ；
3-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-9-エ チ ル -9H-カ ル バ ゾ ー ル
ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(5-ク ロ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル



【 請 求 項 ７ １ 】
　
【 請 求 項 ７ ２ 】
　

【 請 求 項 ７ ３ 】
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ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [1,4]オ キ サ ジ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド
か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ６ ９ 記 載 の 化 合 物 。

ハ イ ド ロ ク ロ リ ド 又 は ハ イ ド ロ ブ ロ ミ ド の 塩 の 形 態 で あ る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 。

3-(5'-ブ ロ モ -1H,1'H-[2,2']ビ ピ ロ リ ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )-1H-チ オ フ ェ ン -2-カ ル ボ ン
酸 ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ [1,4]ジ オ キ シ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[1-(ト ル エ ン -4-ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2
,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-[1-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ フ ラ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク
ロ リ ド ；
3-(5-プ ロ ピ ル チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
4-[5-(5,6-ジ ヒ ド ロ -4H-[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル -3-イ リ デ ン メ チ ル )チ オ フ ェ ン -2-イ ル ]フ ェ
ノ ー ル ジ ヒ ド ロ ブ ロ ミ ド ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ン -3-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,3-ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-ベ ン ゾ [b][1,4]ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,2-ジ メ チ ル ク ロ マ ン -6-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ
ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(2,2-ジ フ ル オ ロ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド ；
3-(7-メ ト キ シ ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ レ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド
か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ７ １ 記 載 の 化 合 物 。

3-(3-二 ト ロ -4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-(4-(ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ロ リ ジ ン 1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[2-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
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ニ ル ；
3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-二 ト ロ -4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ア ミ ノ -4-モ ル ホ リ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-(3-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(trans-2,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(cis-3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(1-オ キ ソ -1λ 4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(1,1-ジ オ キ ソ -1λ 6-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(2,6-ジ メ チ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(4-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(trans-2,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(cis-3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3'
]ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[3-(2,6-ジ メ シ ル モ ル ホ リ ン -4-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[3-(4-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ
リ ジ ニ ル ；
3-｛ 3-[4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 3-[(1S,4S)-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ
ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]オ キ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[4-(4-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[4-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド
ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
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3-｛ 4-[(1S,4S)-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ
ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-[1,4]オ キ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-[4-(3-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[4-(2-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[3-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ
ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ
[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ ペ ン チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']
ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-メ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,
4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-エ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン ジ リ デ ン ｝ -3,
4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ
ン ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-メ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ
ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-シ ク ロ ペ ン チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ
[2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-イ ソ ブ チ ル -[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,
3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-(2-メ チ ル プ ロ ピ ル )-2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン
ジ リ デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-｛ 4-[(1S,4S)-5-シ ク ロ ペ ン チ ル -2,5-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [2.2.1]ヘ プ ト -2-イ ル ]ベ ン ジ リ
デ ン ｝ -3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-[4-(4-エ チ ル [1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル )-ベ ン ジ リ デ ン ]-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ
ピ リ ジ ニ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ ル デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
及 び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ４ 記 載 の 化 合 物 。

3-(4-(ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル )ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(4-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(4-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
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3-(3-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]ジ ア ゼ パ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル
；
3-(3-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ ル ；
3-(3-[1,4]オ キ サ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
3-(4-[1,4]オ キ サ ゼ パ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ニ
ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ ル デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ニ ル ；
及 び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ７ ３ 記 載 の 化 合 物 。

3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(3-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ル ；
及 び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ７ ４ 記 載 の 化 合 物 。

ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド 塩 の 形 態 で あ る 、 請 求 項 ７ ３ 記 載 の 化 合 物 。

ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド 塩 の 形 態 で あ る 、 請 求 項 ７ ４ 記 載 の 化 合 物 。

ジ ヒ ド ロ ク ロ リ ド 塩 の 形 態 で あ る 、 請 求 項 ７ ５ 記 載 の 化 合 物 。

3-(3-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
3-(3-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ ジ ル ；
5'-フ ル オ ロ -3-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル ベ ン ジ リ デ ン )-3,4,5,6-テ ト ラ ヒ ド ロ [2,3']ビ ピ リ
ジ ル ； 及 び
そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ７ ８ 記 載 の 化 合 物 。

下 記 式 I：

[式 中 、 Aは 、
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(a)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 O、 S、 又 は N環 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に
よ り 置 換 さ れ 、 及 び 任 意 に 更 に N環 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽
和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並 び に 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ
ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を
有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル
、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ
ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、
置 換 さ れ 、 こ こ で 当 該 ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 1～ 3個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 二 価 の ア ル キ レ ン 基 に
よ り 架 橋 さ れ て も よ く 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル は 、 場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 シ ア ノ 、 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び
に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 み 並 び に 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、 並 び に こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基
又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10
個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Het又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は
複 数 回 、 置 換 さ れ 、
(b)フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た
1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 に 縮 合 さ れ 、 二 環 式 基 を 形 成 し 、 こ こ で
当 該 縮 合 さ れ た ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 完 全 に 不 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 飽 和 で あ り 、 並
び に こ こ で 当 該 二 環 式 基 は 、 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア
ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ
、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR
1 R 2 、 ニ ト ロ 、 オ キ ソ 、 チ オ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 未 置 換 で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン
、 C 1 - 8 -ア ル キ ル 、 C 1 - 8 -ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 カ ル ボ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ も
し く は ベ ン ジ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ る 7～ 15個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ロ イ ル に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 フ ェ ニ ル も し く は ピ リ ジ ル 及 び ／ 又 は 縮 合 さ れ た 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、
場 合 に よ り 更 に 、 ハ ロ ゲ ン 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有
す る ア ル コ キ シ 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 シ ア ノ 及 び そ れ ら の 組 合 せ か ら 選 択 さ
れ た 1又 は 複 数 の 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ 、 並 び に

こ こ で 当 該 5～ 7員 の ヘ テ ロ 環 式 環 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の 場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原
子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と 縮 合 さ れ 、 及 び こ こ で 当 該 ヘ テ ロ ア リ ー
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ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ た 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 当 該 ア リ ー
ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 1
0個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の
炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し
く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 又 は
(c)ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル で あ り 、 各 々 未 置 換 で あ る か 、 又 は 1
～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～
8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭
素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～
14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有
す る Ar-ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5

、 CONR 5 R 6 、 ハ ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、
Hetも し く は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、

こ こ で 当 該 ピ ロ リ ル 、 ジ チ エ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 又 は イ ソ チ ア ゾ リ ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 各 々 の
場 合 に お い て 5～ 10個 の 環 原 子 を 含 む 別 の ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 に 縮 合 さ れ 、
及 び こ こ で ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 各 々 O、 S、 及 び Nか ら 選 択 さ れ る 1～ 3個 の ヘ テ ロ 原 子 を
含 み 、 及 び こ こ で 当 該 ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 、 1～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Ar-ア ル キ
ル 、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル 、 COR 5 、 COOR 5 、 CONR 5 R 6 、 ハ
ロ ゲ ン 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 NR 1 R 2 、 ニ ト ロ 、 チ オ 、 Ar、 Hetも し く は そ
れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1も し く は 複 数 回 、 置 換 さ れ ；
R 1 及 び R 2 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 又 は 6～ 14個 の 炭 素

原 子 を 有 す る ア リ ー ル で あ り ；
R 3 及 び R 4 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 又 は ハ ロ ゲ ン で あ り ；
R 5 及 び R 6 は 、 各 々 独 立 し て 、 H、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原

子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 、 2～ 8個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ニ ル 、 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル 、 4～ 14個 の 炭 素 原 子
を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 Ar、 Het、 ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る A
r-ア ル キ ル 、 又 は ア ル キ ル 部 分 が 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る Het-ア ル キ ル で あ り ；
Arは 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 含 む ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ れ は 、 未 置 換 で あ る か 、 も し く

は 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン
、 ア ル キ ル 部 分 が 各 々 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ 、 ヒ
ド ロ キ シ ル 、 ニ ト ロ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子
を 有 す る ハ ロ ゲ ン 化 ア ル コ キ シ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 2～ 8個
の 炭 素 原 子 を 有 す る ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 3～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル ケ ニ ル オ キ シ
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、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル フ ィ
ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル
キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合
わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 6～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
ア リ ー ル 、 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ
キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は
複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル オ キ シ 、 当 該 ア リ ー ル 部 分 が 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場
合 に よ り ハ ロ ゲ ン 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ル コ キ シ 、 ニ ト ロ 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ 、 エ
チ レ ン ジ オ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 ヒ
ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア シ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ
オ 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら
の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た ア リ ー ル チ オ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 3～ 10個
の 炭 素 原 子 を 有 し 及 び 場 合 に よ り C 1 - 4 の ア ル キ ル 、 C 1 - 4 の ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ
ノ 、 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が 1～ 4個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 又 は そ れ ら の 組 み 合 わ せ に よ っ て 1又 は 複 数 回 置 換 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ 、 ス ル ホ 、 ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ド 、 ア シ ル オ キ シ 又 は そ れ ら の
組 合 せ に よ り 、 1又 は 複 数 回 、 置 換 さ れ ； 並 び に
Hetは 、 ヘ テ ロ 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 完 全 に 飽 和 、 部 分 的 に 飽 和 又 は 完 全 に 不 飽 和 で あ

り 、 こ こ で 少 な く と も 1個 の 環 原 子 は 、 N、 O又 は S原 子 で あ る 5～ 14個 の 環 原 子 を 有 し 、 こ
れ は 、 ハ ロ ゲ ン 、 6～ 14個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア リ ー ル 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 、 1又
は 複 数 回 、 置 換 さ れ 、 当 該 ア ル ー ル 基 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 1～ 8個 の 炭 素
原 子 を 有 す る ア ル キ ル 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 各 ア ル キ ル 基 が
1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 又 は そ れ ら の 組 合 せ に よ り 置 換 さ れ る 。 ]
で 表 さ れ る 化 合 物 ； 又 は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 有 効 量 を 含 む 、 炎 症 性 疾 患 に 罹
患 し た 患 者 を 治 療 す る た め に 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 当 該 患 者 に 投 与 さ れ る 、 前 記 組 成 物 。
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