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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　下記式（Ｉ）：
【化１】

［式中、
　ＲはＯであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、（１－１０Ｃ）シクロアルキルに縮合した
アリールまたはヘテロアリール、複素環、（１－１０Ｃ）シクロアルキル、アダマンチル
、ポリシクロアルキル、（１－６Ｃ）アルケニル、（１－６Ｃ）アルキニル基であり；こ
れらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)
ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、
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Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(
Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル
、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフルオロメトキシか
ら選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、Ｓ
Ｏ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、ト
リフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコ
キシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１
－６Ｃ）アルキル、複素環、（１－１０Ｃ）シクロアルキル、（１－６Ｃ）アルケニル、
（１－６Ｃ）アルキニル、アダマンチル、ポリシクロアルキルから選択され；これらの基
は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１
０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、
ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリ
ール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから
選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、（１－６Ｃ）アルケニル、（１－６Ｃ）アルキニルまたはヘテロアリールであり、これ
ら自体は場合により、ハロゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ
、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオ
ロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換
されており、
　前記アリールは、フェニル、ナフチルおよびインデニルからなる群より選択される基で
あり、前記ヘテロアリールは、チアゾリル、チエニル、ピロリル、ピリジル、フリル、イ
ミダゾリル、オキサゾリル、ピラジニルおよびテトラゾリルからなる群より選択される基
であり、前記複素環は、ピペリジル、モルホリニル、ピロリジニル、イミダゾリジニル、
ピラゾリジニル、イソチアゾリジニル、チアゾリジニル、イソキサゾリジニル、オキサゾ
リジニルおよびピペラジニルからなる群より選択される基であり、そして前記ポリシクロ
アルキルは、キヌクリジニル、ボルナニル、ノルボルナニル、ボルネニルおよびノルボル
ネニルからなる群より選択される基である］
の化合物であって、ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－
アミノベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－２－ニトロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミ
ノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－クロロベンズアミド）インダゾ
ール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（ベンズアミド
）－インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロベ
ンズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－アセト
アミドインダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ
－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミドインダゾール、５－アミノ－３－ア
セトアミドインダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズアミド）インダゾール、Ｎ－（６
－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－トリフルオロアセトアミド、Ｎ
－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－フランカルボキサミド、Ｎ－（
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド、Ｎ－（
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミド、
３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミド、４－ク
ロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－（５
－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミドを除外した上記化合物、そのラ



(3) JP 4648630 B2 2011.3.9

10

20

30

40

50

セミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオマー若しくはその混合物、その互変異体また
は製薬上許容しうるその塩。
【請求項２】
　下記式（Ｉ）：
【化２】

［式中、
　ＲはＯであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、（１－１０Ｃ）シクロアルキル、（１－６
Ｃ）アルケニルまたは（１－６Ｃ）アルキニル基であり；これらの基は場合によりハロゲ
ン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８
、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル、ト
リフルオロメチルスルファニルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそ
れ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ４およびＲ７は水素であり；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、トリフルオロメ
チル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリー
ル、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アル
キル、（１－１０Ｃ）シクロアルキル、複素環、（１－６Ｃ）アルケニル、（１－６Ｃ）
アルキニル、アダマンチル、ポリシクロアルキルから選択され；これらの基は場合により
ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ
(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ
１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０
、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロ
アリール、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１
個またはそれ以上の置換基で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、（１－６Ｃ）アルケニル、（１－６Ｃ）アルキニルまたはヘテロアリールであり、これ
ら自体は場合により、ハロゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ
、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオ
ロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換
されており、
　前記アリールは、フェニル、ナフチルおよびインデニルからなる群より選択される基で
あり、前記ヘテロアリールは、チアゾリル、チエニル、ピロリル、ピリジル、フリル、イ
ミダゾリル、オキサゾリル、ピラジニルおよびテトラゾリルからなる群より選択される基
であり、前記複素環は、ピペリジル、モルホリニル、ピロリジニル、イミダゾリジニル、
ピラゾリジニル、イソチアゾリジニル、チアゾリジニル、イソキサゾリジニル、オキサゾ
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リジニルおよびピペラジニルからなる群より選択される基であり、そして前記ポリシクロ
アルキルは、キヌクリジニル、ボルナニル、ノルボルナニル、ボルネニルおよびノルボル
ネニルからなる群より選択される基である］
の化合物であって、ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－
アミノベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－２－ニトロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミ
ノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－クロロベンズアミド）インダゾ
ール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（ベンズアミド
）－インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロベ
ンズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－アセト
アミドインダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ
－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミドインダゾール、５－アミノ－３－ア
セトアミドインダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズアミド）インダゾール、Ｎ－（６
－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－トリフルオロアセトアミド、Ｎ
－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－フランカルボキサミド、Ｎ－（
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド、Ｎ－（
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミド、
３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミド、４－ク
ロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－（５
－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミドを除外した上記化合物、そのラ
セミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオマー若しくはその混合物、その互変異体また
は製薬上許容しうるその塩。
【請求項３】
　下記式（Ｉ）：
【化３】

［式中、
　ＲはＯであり、
　Ｒ４およびＲ７はＨであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、（１－１０Ｃ）シクロアルキルま
たは（１－６Ｃ）アルケニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2

、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、Ｎ
ＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、Ｓ
Ｏ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－
Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチル
スルファニルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で
置換されており；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６
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Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘ
テロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、（１－１０Ｃ）シクロア
ルキル、（１－６Ｃ）アルケニルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ
、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、Ｎ
Ｒ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)Ｎ
Ｒ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１
０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホル
ミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以
上の置換基で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、（１－６Ｃ）アルケニル、（１－６Ｃ）アルキニルまたはヘテロアリールであり、これ
ら自体は場合により、ハロゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ
、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオ
ロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換
されており、
　前記アリールは、フェニル、ナフチルおよびインデニルからなる群より選択される基で
あり、前記ヘテロアリールは、チアゾリル、チエニル、ピロリル、ピリジル、フリル、イ
ミダゾリル、オキサゾリル、ピラジニルおよびテトラゾリルからなる群より選択される基
であり、前記複素環は、ピペリジル、モルホリニル、ピロリジニル、イミダゾリジニル、
ピラゾリジニル、イソチアゾリジニル、チアゾリジニル、イソキサゾリジニル、オキサゾ
リジニルおよびピペラジニルからなる群より選択される基であり、そして前記ポリシクロ
アルキルは、キヌクリジニル、ボルナニル、ノルボルナニル、ボルネニルおよびノルボル
ネニルからなる群より選択される基である］
の化合物であって、ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－
アミノベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－２－ニトロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミ
ノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－クロロベンズアミド）インダゾ
ール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（ベンズアミド
）インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロベン
ズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－アセトア
ミド－インダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ
－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミド－インダゾール、５－アミノ－３－
アセトアミド－インダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズアミド）インダゾール、Ｎ－
（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－トリフルオロアセトアミド
、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－フランカルボキサミド、Ｎ
－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド、Ｎ
－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミ
ド、３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミド、４
－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－
（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミドを除外した上記化合物、そ
のラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオマー若しくはその混合物、その互変異体
または製薬上許容しうるその塩。
【請求項４】
　下記物質：
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　エチル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
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オキソ－２－ブテノエート、
　エチル（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
オキソ－２－ブテノエート、
　４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｚ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　塩酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド、
　メチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブタノエート、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　エチル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ
］－４－オキソブタノエート、
　（２Ｅ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　Ｎ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド、
　Ｎ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド、
　Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
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　Ｎ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（ベンジルオキシ）フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド、
　Ｎ－［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド、
　Ｎ－［６－（３－チエニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド、
　Ｎ－［５－（３－フルオロベンゼンスルホニルアミノ）－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ベンズアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－エテニルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（フェニルメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（１－モルホリノ）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［（４－フェニルエチニル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－（フェニルアミノ）－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－（２－フェニルエテニル）－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－フェニルカルボニル－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－［３－（ジメチルアミノ）プロピニル］
－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－チオフェンカルボキサミド
、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－ピリジンカルボキサミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－ピリジンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－クロロアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－モルホリンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－１－ピペラジンアセトアミド、
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　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－［（２－メトキシエチル）
アミノ］シクロヘキサンカルボキサミド、
　４－アミノ－Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－１－ピペリジンカ
ルボキサミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－モルホリニルカルボキサミ
ドから選択されることを特徴とする、請求項１記載の化合物、そのラセミ混合物、エナン
チオマー、ジアステレオマー若しくはその混合物、その互変異体または製薬上許容しうる
その塩。
【請求項５】
　下記物質：
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　エチル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
オキソ－２－ブテノエート、
　４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｚ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　塩酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド、
　メチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブタノエート、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　エチル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ
］－４－オキソブタノエート、
　（２Ｅ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　Ｎ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド、
　Ｎ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド、
　Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
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　Ｎ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（ベンジルオキシ）フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド、
　Ｎ－［［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－（３－チエニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド、
　Ｎ－［５－（３－フルオロベンゼンスルホニルアミノ）－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ベンズアミド、
　Ｎ－［６－（２－フェニルエチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－メトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－（４－メチルチオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－トリフルオロメトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［（６－（１－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンカルボキサミド、
　Ｎ－［６－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３,５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３,５－ジクロロベンズアミド
、
　Ｎ－［６－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパ
ンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド
、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－メチルプロピルアミド、
　４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（５－フェニル－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
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－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ブロモ－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ジブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２,２,３,３,４,４,４－ヘプタ
フルオロブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－メチル－１－ピペラジンア
セトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－モルホリンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－１,２,４－トリアゾール
－１－アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（シクロヘキシルアミノ）
アセトアミド、
　２－［（フェニルメチル）アミノ］－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－アゼピン－１－アセトア
ミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペラジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［３－（ジメチルアミノ
）プロピル］アミノ］アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）チオモルホリン－４－アセトアミ
ド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピロリジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［２－（ジメチルアミノ
）エチル］アミノ］アセトアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロプ
ロピルアミノアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロプロピルアミノアセ
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トアミド、
　トリス（トリフルオロ酢酸）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
－（２－ジエチルアミノエチルアミノ）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（２－ジエチルアミノエチ
ルアミノ）アセトアミド、
　Ｎ－［５,６－ジフェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［５－フェニル－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－フェニル－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［５－（４－アミノフェニル）－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ビス（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（２－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタン
アミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－シアノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンア
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　Ｎ－［６－（６－ヒドロキシピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド、
　Ｎ－［７－フルオロ－５－ニトロ－６－［２－（フェニルエチル）アミノ］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（７－フルオロ－５－ニトロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－（７－フルオロ－５－アミノ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－７－フルオロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－［７－フルオロ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－（６－ブロモ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタン
アミド、
　ジフルオロ酢酸Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド、
　２－クロロ－Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミ
ド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセト
アミド
から選択されることを特徴とする、請求項１または２に記載の化合物、そのラセミ混合物
、エナンチオマー、ジアステレオマー若しくはその混合物、その互変異体または製薬上許
容しうるその塩。
【請求項６】
　下記式（II）：
【化４】

［式中、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は請求項１と同様の意味を有する］のアミン誘導体
に対して、塩基の存在下、酸クロリドＲ３ＣＯＣｌ（ここで、Ｒ３は請求項１と同様の意
味を有する）、不活性溶媒中、酸無水物(Ｒ３ＣＯＯ)2Ｏ、または活性化剤の存在下、酸
Ｒ３ＣＯＯＨを用いてアシル化を行い、そして、これを場合により製薬上許容しうるその
塩に変換することを特徴とする、請求項１に記載の、そして、Ｒが酸素である請求項１の
式（Ｉ）の化合物の製造方法。
【請求項７】
　式（II）の誘導体が、式（III）：
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【化５】

の誘導体から、アルコール溶媒中ヒドラジンとの反応により得られることを特徴とする、
請求項６に記載の製造方法。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は下記式（Ｉ）：

【化１】

のアミノインダゾール誘導体または製薬上許容しうるその塩のキナーゼ阻害剤としての使
用に関する。
【発明の開示】
【発明が解決しようとする課題】
【０００２】
　本発明はキナーゼの異常な活性から生じる可能性のある疾患、例えば、神経変性疾患、
アルツハイマー病、パーキンソン病、前頭頭頂性痴呆、皮質基底変性、ピック病、卒中、
頭部および脊髄の外傷および末梢神経症、肥満、代謝性疾患、II型糖尿病、本態性高血圧
、アテローム性動脈硬化性心臓血管疾患、多嚢胞性卵巣症候群、Ｘ症候群、免疫不全症お
よび癌に関わるものの予防および治療のための医薬組成物の製造のための式（Ｉ）のアミ
ノインダゾール誘導体および製薬上許容しうるその塩の使用、新しいアミノインダゾール
誘導体および製薬上許容しうるその塩を含有する医薬組成物、および、新しいアミノイン
ダゾールおよび製薬上許容しうるその塩に関する。
【課題を解決するための手段】
【０００３】
　本発明は式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル（１－１０Ｃ）に縮合した
アリールまたはヘテロアリール、複素環、シクロアルキル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキル、アルケニル、アルキニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、Ｎ
Ｏ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、
ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、
ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ
－Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチ
ルスルファニルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており；
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　Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、Ｓ
Ｏ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、ト
リフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコ
キシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１
－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、
ポリシクロアルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｎ
Ｈ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１
１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１
１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、
－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリ
フルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、アミノインダ
ゾール誘導体であって、
　ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノベンズアミ
ド）インダゾール、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－
２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）
インダゾール、３－（２－アミノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－
クロロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（ベンズアミド）－インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）イン
ダゾール、３－（４－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミ
ド）インダゾール、３－アセトアミドインダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－
（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミドイン
ダゾール、５－アミノ－３－アセトアミドインダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズア
ミド）インダゾール、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－
トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－
フランカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２
－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
－チオフェンカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
,２,２－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミド、３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル）ベンズアミド、４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
アセトアミドを除外した、
上記化合物、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレ
オイソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩に関する。
【０００４】
　より詳細には、本発明は、式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル、アルケニルまたはアルキ
ニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、
ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ
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８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)Ｎ
Ｒ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロア
リール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフ
ルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ４およびＲ７は水素であり；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、トリフルオロメ
チル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリー
ル、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アル
キル、シクロアルキル、複素環、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｏ
Ｒ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、
Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１
０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル
およびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されてお
り、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、アミノインダ
ゾール誘導体であって、
　ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノベンズアミ
ド）インダゾール、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－
２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）
インダゾール、３－（２－アミノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－
クロロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（ベンズアミド）－インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）イン
ダゾール、３－（４－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミ
ド）インダゾール、３－アセトアミドインダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－
（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミドイン
ダゾール、５－アミノ－３－アセトアミドインダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズア
ミド）インダゾール、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－
トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－
フランカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２
－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
－チオフェンカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
,２,２－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミド、３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル）ベンズアミド、４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
アセトアミドを除外した、
上記化合物、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレ
オイソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩に関する。
【０００５】
　好ましくは、本発明は、式（Ｉ）において、式中、
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　ＲはＯであり、
　Ｒ４およびＲ７はＨであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキルまたはアルケニル
基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯ
ＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ
９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８
Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロアリー
ル、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６
Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘ
テロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケ
ニルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ
１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ
１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ
(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０
、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチルお
よびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており
、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、アミノインダ
ゾール誘導体であって、
　ただし、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノベンズアミ
ド）インダゾール、３－（２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（４－クロロ－
２－ニトロベンズアミド）インダゾール、３－（５－クロロ－２－ニトロベンズアミド）
インダゾール、３－（２－アミノベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－４－
クロロベンズアミド）インダゾール、３－（２－アミノ－５－クロロベンズアミド）イン
ダゾール、３－（ベンズアミド）－インダゾール、３－（４－メチルベンズアミド）イン
ダゾール、３－（４－クロロベンズアミド）インダゾール、３－（４－ニトロベンズアミ
ド）インダゾール、３－アセトアミドインダゾール、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ブタンアミド、Ｎ－（１Ｈ－インダゾール－３－イル）フェニルアセトアミド、Ｎ－
（１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズヒドリルアセトアミド、３－アセトアミドイン
ダゾール、５－アミノ－３－アセトアミドインダゾール、３－（２－ヒドロキシベンズア
ミド）インダゾール、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２－
トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－
フランカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２,２,２
－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
－チオフェンカルボキサミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
,２,２－トリフルオロアセトアミド、Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
）－４－（ヘキシルオキシ）ベンズアミド、３－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル）ベンズアミド、４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル）ベンズアミドおよびＮ－（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
アセトアミドを除外した、
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上記化合物、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオイソマーおよびその混合
物、その互変異体および製薬上許容しうるその塩に関する。
【０００６】
　本発明は、医薬品の製造のための、下記式（Ｉ）：
【化２】

［式中、
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル（１－１０Ｃ）に縮合した
アリールまたはヘテロアリール、複素環、シクロアルキル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキル、アルケニル、アルキニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、Ｎ
Ｏ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、
ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、
ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ
－Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチ
ルスルファニルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており；
　Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、Ｓ
Ｏ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、ト
リフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコ
キシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１
－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、
ポリシクロアルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｎ
Ｈ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１
１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１
１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、
－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリ
フルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている］
のアミノインダゾール誘導体、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオ
マー、ジアステレオイソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩に関する
。
【０００７】
　より詳しくは、本発明は医薬品製造のための、式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
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　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル、アルケニルまたはアルキ
ニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、
ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ
８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)Ｎ
Ｒ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロア
リール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフ
ルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ４およびＲ７は水素であり；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、トリフルオロメ
チル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリー
ル、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アル
キル、シクロアルキル、複素環、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｏ
Ｒ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、
Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１
０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル
およびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されてお
り、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、
アミノインダゾール誘導体、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオマ
ー、ジアステレオイソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩の使用に関
する。
【０００８】
　好ましくはまた、本発明は医薬品製造のための、式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯであり、
　Ｒ４およびＲ７はＨであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキルまたはアルケニル
基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯ
ＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ
９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８
Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロアリー
ル、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６
Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘ
テロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケ
ニルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ
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１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ
１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ
(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０
、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチルお
よびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており
、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、
アミノインダゾール誘導体、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオイソマー
およびその混合物、その互変異体および製薬上許容しうるその塩に関する。
【０００９】
　上記および後述する定義において、アルキル（１－６Ｃ）基は直鎖または分枝鎖内に炭
素原子１～６個を含み；アルケニル基は直鎖または分枝鎖内に炭素原子２～６個および共
役または非共役二重結合１～３個を含み；アルキニル基は直鎖または分枝鎖内に炭素原子
２～６個および共役または非共役三重結合１～３個を含み；アリール基はフェニル、ナフ
チルおよびインデニル基から選択され、そして、１個またはそれ以上のハロゲンで置換さ
れていてよく；ヘテロアリール基は場合により酸素、イオウおよび窒素から選択される１
個またはそれ以上のヘテロ原子を含む３～１０員のもの、特に、チアゾリル、チエニル、
ピロリル、ピリジル、フリル、イミダゾリル、オキサゾリル、ピラジニル、テトラゾリル
であり；ハロゲン原子は塩素、ヨウ素、フッ素または臭素のいずれかであり；ポリシクロ
アルキル基はアダマンチル、キヌクリジニル、ボルナニル、ノルボルナニル、ボルネニル
およびノルボルネニルから選択され；シクロアルキル（１－１０Ｃ）に縮合したヘテロア
リール基はインダニル、イソクロマニル、クロマニル、１,２,３,４－テトラヒドロイソ
キノリルおよび１,２,３,４－テトラヒドロキノリルから選択され；複素環基は酸素、イ
オウおよび窒素から選択されるヘテロ原子１個または２個を含み、そして特に、ピペリジ
ル、モルホリニル、ピロリジニル、イミダゾリジニル、ピラゾリジニル、イソチアゾリジ
ニル、チアゾリジニル、イソキサゾリジニル、オキサゾリジニルおよびピペラジニルを表
す。
【００１０】
　式（Ｉ）の化合物は１個またはそれ以上の不斉炭素を含み、従って、異性体、ラセミ混
合物、エナンチオマーおよびジアステレオイソマーの形態であってよく；これらの形態も
また、それらの混合物と同様、本発明の部分を構成する。
【００１１】
　本発明において有用である式（Ｉ）の化合物のうち、特に下記化合物：
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　エチル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
オキソ－２－ブテノエート、
　エチル（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
オキソ－２－ブテノエート、
　４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｚ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
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－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　塩酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド、
　メチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブタノエート、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　エチル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ
］－４－オキソブタノエート、
　（２Ｅ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　（２Ｚ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　Ｎ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド、
　Ｎ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
【００１２】
　Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド、
　Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド、
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　Ｎ－［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド、
　Ｎ－［６－（３－チオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド、
　Ｎ－［５－［［３－（フルオロフェニル）スルホニル］アミノ］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ベンズアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－エテニルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（フェニルメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
【００１３】
　Ｎ－［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（１－モルホリノ）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［（４－フェニルエチニル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－（フェニルアミノ）－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－（２－フェニルエテニル）－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－フェニルカルボニル－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－５－［３－（ジメチルアミノ）プロピニル］
－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－チオフェンカルボキサミド
、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－ピリジンカルボキサミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３－ピリジンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－クロロアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－モルホリンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－１－ピペラジンアセトアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－［（２－メトキシエチル）
アミノ］シクロヘキサンカルボキサミド、
　４－アミノ－Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－１－ピペリジンカ
ルボキサミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－４－モルホリニルカルボキサミ
ド、
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　その異性体、その混合物、ラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオイソマーおよ
びその互変異体および製薬上許容しうるその塩、
【００１４】
　ならびに、特に、下記化合物：
　（２Ｚ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　エチル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－
オキソ－２－ブテノエート、
　４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｚ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸、
　４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブ
タン酸、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　塩酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド、
　メチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブタノエート、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパンアミド、
　（２Ｅ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　エチル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ
］－４－オキソブタノエート、
　（２Ｅ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－
ブテンアミド、
　Ｎ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド、
　Ｎ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
【００１５】
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド、
　Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［（６－フラン－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
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ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－ヒドロキシ－フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド、
　Ｎ－［［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－（３－チエニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド、
　Ｎ－［５－［［（３－フルオロフェニル）スルホニル］アミノ］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ベンズアミド、
　Ｎ－［６－（２－フェニルエチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－メトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－（４－メチルチオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－トリフルオロメトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［（６－（１－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンカルボキサミド、
　Ｎ－［６－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
、
　Ｎ－［６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－ブロモ－７－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３,５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３,５－ジクロロベンズアミド
、
　Ｎ－［６－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパ
ンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
【００１６】
　Ｎ－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド
、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－メチルプロピルアミド、
　４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－（５－フェニル－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－ブロモ－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
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］ブタンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ジブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２,２,３,３,４,４,４－ヘプタ
フルオロブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－［［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－メチル－１－ピペラジンア
セトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－モルホリンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－１,２,４－トリアゾール
－１－アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（シクロヘキシルアミノ）
アセトアミド、
　２－［（フェニルメチル）アミノ］－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－アゼピン－１－アセトア
ミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペラジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［３－（ジメチルアミノ
）プロピル］アミノ］アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－チオモルホリン－４－アセトア
ミド、
【００１７】
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピロリジンアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［２－（ジメチルアミノ
）エチル］アミノ］アセトアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロプ
ロピルアミノアセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロプロピルアミノアセ
トアミド、
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　トリス（トリフルオロ酢酸）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２
－（２－ジエチルアミノエチルアミノ）アセトアミド、
　Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（２－ジエチルアミノエチ
ルアミノ）アセトアミド、
　Ｎ－［５,６－ジフェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［５－フェニル－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－フェニル－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド、
　Ｎ－［５－（４－アミノフェニル）－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５,６－ビス（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　Ｎ－［５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［５－（２－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド、
【００１８】
　Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタン
アミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド、
　Ｎ－［６－（４－シアノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンア
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ミド、
　Ｎ－［６－（６－ヒドロキシピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド、
　トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド、
　Ｎ－［７－フルオロ－５－ニトロ－６－［２－（フェニルエチル）アミノ］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－（７－フルオロ－５－ニトロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－（７－フルオロ－５－アミノ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－（５－ブロモ－７－フルオロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド、
　Ｎ－［７－フルオロ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド、
　Ｎ－（６－ブロモ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタン
アミド、
　ジフルオロ酢酸Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド、
　Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド、
　２－クロロ－Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミ
ド、
　Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセト
アミド、
　その異性体、その混合物、ラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオイソマーおよ
びその互変異体および製薬上許容しうるその塩、
を挙げることができる。
【００１９】
　本発明はまた、活性成分として、式（Ｉ）において
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル（１－１０Ｃ）に縮合した
アリールまたはヘテロアリール、複素環、シクロアルキル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキル、アルケニル、アルキニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、Ｎ
Ｏ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、
ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、
ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ
－Ｒ８、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチ
ルスルファニルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており；
　Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、Ｓ
Ｏ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、ト
リフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコ
キシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１
－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、
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ポリシクロアルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、Ｎ
Ｈ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１
１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１
１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、
－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリ
フルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基
で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、
誘導体、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジアステレオイ
ソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩、を含有する医薬組成物に関す
る。
【００２０】
　より詳細には、本発明は式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯ、ＳまたはＮＨのいずれかであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル、アルケニルまたはアルキ
ニル基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、
ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ
８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)Ｎ
Ｒ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロア
リール、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフ
ルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ４およびＲ７は水素であり；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、トリフルオロメ
チル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリー
ル、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アル
キル、シクロアルキル、複素環、アルケニル、アルキニル、アダマンチル、ポリシクロア
ルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｏ
Ｒ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、
Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１
０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチル
およびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されてお
り、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、
アミノインダゾール誘導体、その異性体、その混合物、そのラセミ混合物、エナンチオマ
ー、ジアステレオイソマーおよび互変異体、および、製薬上許容しうるその塩の使用に関
する。
【００２１】
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　好ましくは、本発明は式（Ｉ）において、式中、
　ＲはＯであり、
　Ｒ４およびＲ７はＨであり、
　Ｒ３は（１－６Ｃ）アルキル、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリ
ール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキルまたはアルケニル
基であり；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ８、ＣＯ
ＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ
９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８
Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、アリール、ヘテロアリー
ル、ホルミル、トリフルオロメチル、トリフルオロメチルスルファニルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており；
　Ｒ５およびＲ６は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、Ｏ
Ｈ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)
ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、ＳＯ2Ｒ８、Ｎ
ＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６
Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘ
テロアリール、ヘテロアリール（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケ
ニルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ
１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ
１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ
(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０
、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチルお
よびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されており
、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている、
アミノインダゾール誘導体、そのラセミ混合物、混合物、エナンチオマー、ジアステレオ
イソマーおよびその混合物、その互変異体および製薬上許容しうるその塩の使用に関する
。
【００２２】
　上記および後述する定義において、アルキルおよびアルキル（１－６Ｃ）基は直鎖また
は分枝鎖内に炭素原子１～６個を含み；アルケニル基は直鎖または分枝鎖内に炭素原子１
～６個および共役または非共役二重結合１～３個を含み；アルキニル基は直鎖または分枝
鎖内に炭素原子１～６個および共役または非共役三重結合１～３個を含み；アリール基は
フェニル、ナフチルおよびインデニル基から選択され、そして、１個またはそれ以上のハ
ロゲンで置換されていてよく；ヘテロアリール基は場合により酸素、イオウおよび窒素か
ら選択される１個またはそれ以上のヘテロ原子を含む３～１０員のもの、特に、チアゾリ
ル、チエニル、ピロリル、ピリジル、フリル、イミダゾリル、オキサゾリル、ピラジニル
、テトラゾリルであり；ハロゲン基は塩素、ヨウ素、フッ素または臭素のいずれかであり
；ポリシクロアルキル基はアダマンチル、キヌクリジニル、ボルナニル、ノルボルナニル
、ボルネニルおよびノルボルネニルから選択され；シクロアルキル（１－１０Ｃ）に縮合
したヘテロアリール基はインダニル、イソクロマニル、クロマニル、１,２,３,４－テト
ラヒドロイソキノリルおよび１,２,３,４－テトラヒドロキノリルから選択され；複素環
基は酸素、イオウおよび窒素から選択されるヘテロ原子１個または２個を含み、そして特
に、ピペリジル、モルホリニル、ピロリジニル、イミダゾリジニル、ピラゾリジニル、イ
ソチアゾリジニル、チアゾリジニル、イソキサゾリジニル、オキサゾリジニルおよびピペ
ラジニルを表す。
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【００２３】
　Ｒ＝Ｏである式（Ｉ）の誘導体は、酸クロリドまたは無水物のいずれかを用いた相当す
る３－アミノ誘導体のアシル化により、または、活性化剤の存在下の酸の反応により得て
よい。
【化３】

【００２４】
　経路（ａ）を経る場合、反応は塩基、例えばピリジン、トリエチルアミンまたはジイソ
プロピルエチルアミンの存在下に行い；反応は０℃で開始することができ、そして、酸ク
ロリドの添加が終了した時点で、混合物を室温で攪拌放置する（G. Daidone, Heterocycl
es, 43, (11), 2385-96, (1996)）か、または、必要に応じて加熱する。
【００２５】
　経路（ｂ）を経る場合、反応はキシレンまたはテトラヒドロフラン（F. Albericio, Sy
nth. Commun., 31, (2), 225-32, (2001））またはジクロロメタン（G. Procter, Tetrah
edron, 51, (47), 12837-842（1995））のような不活性溶媒の還流温度において、または
その無水物において、行ってよい。
【００２６】
　経路（ｃ）を経る場合、反応はカルボジイミドのような活性化剤単独（ＤＣＣ、ＥＤＡ
Ｃ）の存在下において（M.C. Desai, Tetrahedron Lett., 34, 7685, (1993)）またはヒ
ドロキシベンゾトリアゾールまたはジメチルアミノピリジンの存在下において（J.P. Gam
et, Tetrahedron, 40, 1995, (1984), K. Barlos, J. Org. Chem., 50, 696, (1985)）、
または、ペプチド化学のよく知られたカップリング法（M. Bodanszky, Principels of Pe
ptide Synthesis； Springer-Verlag, New York, NY, p. 9-58, (1984)）またはアミノ結
合を形成する方法に従って行う。
【００２７】
　（Ｉ）においてＲ３が末端炭素上に酸を含む場合、この酸はマレイン酸、コハク酸また
はフタル酸の無水物のような環状無水物の縮合、または、エステル酸クロリドの縮合とそ
の後のエステルのケン化を以下のスキームに従って行うことにより得てよい。
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【化４】

【００２８】
　エステル官能基は、当業者の知る方法、例えばメタノール中のナトリウムテトラハイド
ライドボレートまたはジオキサンまたはＴＨＦ中のリチウムアルミニウムハイドライドを
用いて還元することにより、以下のスキームに従って相当するアルコールを得ることがで
きる。

【化５】

【００２９】
　Ｒ＝Ｓである式（Ｉ）の誘導体については、これらはLawesson試薬を用いた相当するオ
キソ誘導体のチオ化（R. Olsson, Tetrahedron Lett. 41, (41), 7947-50, (2000)）によ
るか、または、ピリジンまたはトルエン中の５硫化リンによる処理（J. Voss, Jｕstus L
iebig Ann. Chem., 716, 209, (1968)；O, Tsuge, Chem. Lett., 1369, (1980)）により
得られる。
　Ｒ＝ＮＨである式（Ｉ）の誘導体はニトリルまたはメールワイン塩との３－アミノ１Ｈ
－インダゾールの反応により得てよい（S. Patai, The Chemistry of amidines and imid
ates, J. Wiley and Sons, (1975), p. 283）。
【００３０】
　式（II）の３－アミノ１Ｈ－インダゾールは、R.F. Kaltenbach, Bioorg. Med. Chem. 
Lett., 9, (15), 2259-62, (1999)）に従ってエタノールまたはｎ－ブタノールのような
アルコール中、２～１８時間還流下に、水和物または塩酸塩としてのヒドラジンとの２－
フルオロベンゾニトリルの反応により得てよい。
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【化６】

【００３１】
　Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７が相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｏ)
Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ８、Ｓ
Ｏ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ８、ト
リフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコ
キシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール（１
－６Ｃ）アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アダマンチルから選択さ
れ；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ
、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)Ｎ
Ｒ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、Ｓ
Ｏ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ
－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている化合物について
；これらは、パラジウム化学に関する反応により、相当するハロ誘導体から得てよい：Su
zuki,（A. Suzuki, Pure Appl. Chem. 63, 419-22, (1991), Stille（J.C. Stille, Ange
w. Chem. Int. Ed. 25, 508-24, (1986), Heck,（R.F. Heck, Org. React., 27, 345-90,
 (1982), Sonogashira,（K. Sonogashira, Synthesis 777, (1977), Buckwald（S.L. Buc
kwald, Acc. Chem. Res., 31, 805,（1998）。
【００３２】
　このためには、反応性の官能基を保護することが必要である。即ち、ＯＨ、ＳＨ、ＣＯ
ＯＨおよびＮＨ2の官能基を保護した後にカップリングを行わなければならない。保護基
を当業者の知る方法、そして特に、T.W. Greene, Protective groups in Organic Synthe
sis, J. Wiley-Interscience Publication (1991）に記載のものに従って導入する。ｔ－
ブトキシカルボニルまたは珪素の誘導体のような基で１位の窒素を保護するのが好ましい
。ｔ－ブチルジメチルシリルまたはトリイソプロピルシリル基は好ましく選択され、そし
て、フッ素の陰イオンまたは酢酸を用いて除去してよく、そして、特にトリメチルシリル
エトキシメチル基を挙げることができ、これは、テトラヒドロフランまたはジオキサンの
ような還流溶媒中、フッ化テトラブチルアンモニウムを用いて脱離させてよい（J.P. Whi
tten, J. Org. Chem., 51, 1891, (1986)；B.H. Lipshutz. Tetrahedron Lett., 4095, (
1986)）。
【００３３】
　トリメチルシリルエトキシメチルで１位が保護された誘導体は、室温でジメチルホルム
アミドのような溶媒中、水素化ナトリウムの存在下、トリメチルシリルエトキシメチルク
ロリドと出発化合物を反応させることにより得られる（J.P. Whitten, J. Org. Chem., 5
1, 1891, (1986)；M.P. Edwards, Tetrahedron, 42, 3723, (1986)）。
【００３４】
　同様に、インダゾールの１－ＮＨ窒素官能基は、トシル、カーバメート、ベンジルまた
はシリル誘導体のような基で保護される。例えば、６位でハロゲン化された誘導体に対し
てパラジウムカップリングを行いたい場合、１位の窒素は以下に示すように保護しなけれ
ばならなくなる（Ｘ＝Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ）。
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【化７】

【００３５】
　脱保護は当業者の知る方法により、そして、T.W. Greene, Protective groups in Orga
nic Synthesis, J. Wiley-Interscience Publication (1991）に記載のとおり行う。例え
ば１位における保護基がトリメチルシリルエトキシメチルである場合は、これは以下に示
すようにフッ化テトラブチルアンモニウムとの反応により脱保護してよい。
【化８】

【００３６】
　パラジウム化学を用いたカップリングに使用される基Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６またはＲ７の１
つがそれ自体ヒドロキシル、アミン、チオール、酸のような反応性官能基を含む場合、ま
たは一般的にヘテロ原子を含む場合、これらの官能基もまた、パラジウムカップリングを
行う前に保護することが必要である。即ち、例えばフェノール官能基はクロロ誘導体から
出発して保護された形態（例えばＯ－ベンジル）で導入し、そして、１位の窒素は前に記
載したとおり保護する。
【化９】

【００３７】
　次にベンジル基を例えば還流アセトニトリル中ヨウ化トリメチルシリルで処理すること
により除去する。保護はまたトリメチルシリルエトキシメチル基を用いて行ってもよく、
これは、テトラヒドロフランまたはジオキサンのような還流溶媒中フッ化テトラブチルア
ンモニウムを用いて脱離してよい（J.P. Whitten, J. Org. Chem., 51, 1891, (1986）；
B.H. Lipshutz. Tetrahedron Lett., 4095, (1986)）。
【００３８】
　特定の誘導体は親電子置換、窒素、ハロゲン化またはFriedel-Craftsのアシル化反応を
起こす場合がある。
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【化１０】

【００３９】
　例えば６位で置換された誘導体（上記）のニトロ化は、酢酸中の硝酸またはテトラフル
オロホウ酸ニトロニウムを用いてアセトニトリルのような溶媒中で、知られた方法により
行ってよい（J.L. Duffy, J. Org. Chem., 56, 3006-09, (1991)）。当然ながら、ニトロ
官能基はパラジウムの存在下の水素化により（B. Baragatti, Eur. J. Med., 35, (10), 
949-55, (2000)）、または、塩酸の存在下の塩化スズを用いて（R.P. Dixon, Org. Prep.
 Proced. Int., 32, (6), 573-77, (2000)）、またはアンモニア水の存在下硫酸第１鉄を
用いて（S. Castellano, J. Heterocycl. Chem., 37, (6), 1539-42, (2000)）還元して
よい。このようにして遊離されたアミン官能基はアシル化するか、または、ジアゾ化して
Sandmeyer-Gatterman反応に至り（Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＣＮ、ＲＳまたはＯＨによる置換）
（H.H. Hodgson, Chem. Rev., 40, 251-77, (1947)；T. Sugaya, Synthesis, 73-76, (19
94)；得られたジアゾニウム誘導体（N. Suzuki, J. Chem. Soc. Perkin Tr., 645, (1987
)）またはハロ誘導体は、前述の通り、再度、パラジウム化学に関わる反応を起こすこと
ができる。
【００４０】
　３－アミノインダゾールの下記式（II）：
【化１１】

［式中、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７は相互に独立して下記の基：水素、ハロゲン、ＣＮ
、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ８、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ８、ＮＲ８Ｒ９、ＮＨ
Ｃ(Ｏ)Ｒ８、Ｃ(Ｏ)ＮＲ８Ｒ９、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ８、Ｃ(Ｓ)ＮＲ８Ｒ９、ＳＲ８、Ｓ(Ｏ)Ｒ
８、ＳＯ2Ｒ８、ＮＨＳＯ2Ｒ８、ＳＯ2ＮＲ８Ｒ９、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ８、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ
８、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）
アルコキシ、アリール、アリール（１－６Ｃ）アルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリー
ル（１－６Ｃ）アルキル、複素環、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アダマン
チル、ポリシクロアルキルから選択され；これらの基は場合によりハロゲン、ＣＮ、ＮＯ

2、ＮＨ2、ＯＨ、ＯＲ１０、ＣＯＯＨ、Ｃ(Ｏ)ＯＲ１０、－Ｏ－Ｃ(Ｏ)Ｒ１０、ＮＲ１０
Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｏ)Ｒ１０、Ｃ(Ｏ)ＮＲ１０Ｒ１１、ＮＨＣ(Ｓ)Ｒ１０、Ｃ(Ｓ)ＮＲ１０
Ｒ１１、ＳＲ１０、Ｓ(Ｏ)Ｒ１０、ＳＯ2Ｒ１０、ＮＨＳＯ2Ｒ１０、ＳＯ2ＮＲ１０Ｒ１
１、－Ｏ－ＳＯ2Ｒ１０、－ＳＯ2－Ｏ－Ｒ１０、アリール、ヘテロアリール、ホルミル、
トリフルオロメチルおよびトリフルオロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置
換基で置換されており、
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１は相互に独立して水素、（１－６Ｃ）アルキル、アリール
、アルケニル、アルキニルまたはヘテロアリールであり、これら自体は場合により、ハロ
ゲン、（１－６Ｃ）アルキル、（１－６Ｃ）アルコキシ、ＣＮ、ＮＯ2、ＮＨ2、ＯＨ、Ｃ
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ＯＯＨ、ＣＯＯアルキル、ＣＯＮＨ2、ホルミル、トリフルオロメチルおよびトリフルオ
ロメトキシから選択される１個またはそれ以上の置換基で置換されている］
の化合物、その異性体、その混合物、および、そのラセミ混合物、エナンチオマー、ジア
ステレオイソマーおよび互変異体は、式（Ｉ）の誘導体の製造のための中間体として有用
である。
【００４１】
　式（II）の化合物または製薬上許容しうるその塩はまた式（Ｉ）の化合物と同様の適応
症のための医薬品および医薬組成物の製造のために使用してよい。
　例示される式（II）の化合物には以下の生成物が包含される。
　３－アミノ－５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－メチル－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－４－クロロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－４－ヨード－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－フェニル－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（フラン－３－イル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（３－チエニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－［［（３－フルオロフェニル）スルホニル］アミノ］－１Ｈ－インダ
ゾール、
　３－アミノ－６－（２－フェニルエチル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－メトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－メチルチオフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－トリフルオロメトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－（６－（１－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
、
　３－アミノ－６－ブロモ－７－アミノ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（３,５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－アミノ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－ブロモ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－フェニル－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール、
　３－アミノ－５－ブロモ－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
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　３－アミノ－６－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
【００４２】
　３－アミノ－６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（３－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール、
　３－アミノ－６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５,６－ジブロモ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５,６－ジフェニル－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－フェニル－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール、
　３－アミノ－５－フェニル－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－（４－アミノフェニル）－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール、
　３－アミノ－６－クロロ－５－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾー
ル、
　３－アミノ－５,６－ビス（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ
－インダゾール、
　３－アミノ－５－（３－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール、
　３－アミノ－５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル
］－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－（４－エチルフェニル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－
インダゾール、
　３－アミノ－５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１
Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－（３－ピリジル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダ
ゾール、
　３－アミノ－５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ
－インダゾール、
　３－アミノ－５－（２－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール、
　３－アミノ－５－ブロモ－６－クロロ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（４－シアノフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（６－ヒドロキシピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール、
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　３－アミノ－６－（３,４－ジヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－７－フルオロ－５－ニトロ－６－［２－（フェニルエチル）アミノ］－１
Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－７－フルオロ－５－ニトロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－７－フルオロ－５－アミノ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－５－ブロモ－７－フルオロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－７－フルオロ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－ブロモ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール、
　３－アミノ－６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール。
【００４３】
　式（Ｉ）の化合物を単離し、通常の知られた方法、例えば結晶化、クロマトグラフィー
または抽出により精製してよい。
　式（Ｉ）の化合物は場合により、アルコール、ケトンまたはエーテルまたは塩素化溶媒
のような有機溶媒中、無機または有機の酸の作用によりこれらの酸との付加塩に変換して
よい。これらの塩もまた本発明の部分を構成する。
【００４４】
　例示できる製薬上許容しうる塩の例は、以下の塩：ベンゼンスルホン酸塩、臭化水素酸
塩、塩酸塩、クエン酸塩、エタンスルホン酸塩、フマル酸塩、グルコン酸塩、ヨウ素酸塩
、マレイン酸塩、イセチオン酸塩、メタンスルホン酸塩、メチレンビスβオキシナフトエ
酸塩、硝酸塩、シュウ酸塩、パモ酸塩、リン酸塩、サリチル酸塩、コハク酸塩、硫酸塩、
酒石酸塩、テオフィリン酢酸塩およびｐ－トルエンスルホン酸塩を包含する。
【００４５】
　式（Ｉ）の化合物はキナーゼ阻害剤であり、従って、神経変性疾患、アルツハイマー病
、パーキンソン病、前頭頭頂性痴呆、皮質基底変性、ピック病、卒中、頭部および脊髄の
外傷および末梢神経症、肥満、本態性高血圧、アテローム性動脈硬化性心臓血管疾患、多
嚢胞性卵巣症候群、Ｘ症候群、免疫不全症および癌の予防および治療に有用である。
　それらの活性は成熟ラット皮質の切片中のｔａｕ蛋白のホスホリル化の抑制を測定する
ことにより調べた。
【００４６】
　皮質の切片は３００μｍの厚みとし、断首により屠殺した８～１０週齢の雄性ＯＦＡラ
ット（Iffa-Credo）を用いて調製する。これらを４０分間３７℃でピルベートおよびグル
コースを含有するＤＭＥＭ ５ｍｌ中でインキュベートする。次に切片を培地で２回洗浄
し、ミクロ試験管中に分散（５００μｌ培地中５０μｌ、試験化合物の存在下または非存
在下）し、攪拌しながら３７℃でインキュベートする。２時間後、遠心分離により実験を
停止する。切片を溶解し、超音波処理し、４℃で１５分間１８３００ｘｇで遠心分離する
。上澄みの蛋白濃度を市販の試験法（BCA Protein Assay, Pierce）を用いてLowry法に基
づいて測定する。
【００４７】
　試料は７０℃で１０分間予め変性しておき、ＭＯＰＳ－ＳＤＳ緩衝液の存在下に４～１
２％ビス－トリス垂直ゲル上で分離し、ニトロセルロース膜にエレクトロトランスファー
させる。免疫標識はｔａｕ蛋白のＳｅｒ３９６／４０４ホスホリル化エピトープを特異的
に認識するＡＤ２モノクローナル抗体を用いて行う。免疫反応性の蛋白はマウスＩｇＧに
対して指向されパーオキシダーゼおよび化学ルミネセンス物質とカップリングされた二次
抗体を添加することにより可視化する。得られたオートラジオグラムは最終的にSyngene
（GeneGnome, Ozyme）の「GeneTools」ソフトウエアを用いて定量し、ＩＣ50を求める。
　式（Ｉ）の化合物は極めて好都合な活性を有し、そして特に特定の化合物は１００μＭ
未満のＩＣ50値を有する。
　以下に記載する実施例は非限定的に本発明を説明するものである。
【００４８】
［実施例１]
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（２Ｚ）－４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ
－２－ブテン酸
　予備粉砕した無水マレイン酸５８５ｍｇをオルトキシレン３０ｃｍ3中の６－クロロ－
１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した。反応媒体を１０分間１４５℃で還流し
、次にウォーターバス中で冷却した。不溶性物質を濾去し、酢酸エチル２×２５ｃｍ3、
次いでジイソプロピルエーテル２×２５ｃｍ3で順次洗浄した。次に固体を減圧下（９０
Ｐａ；５０℃）に乾燥して融点２３０℃の黄色結晶の形態で４－［（６－クロロ－１Ｈ－
インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブテン酸（Ｚ体）を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 6.38 (d, J=12 Hz: 1H); 6.60
 (d, J=12 Hz: 1H); 7.13 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.55 (d, J=1.5 Hz: 1H); 7.94 
(d, J=9 Hz: 1H); 10.99 (幅広い s : 1H) ; 12.60～13.40 (幅広い分解不能なピーク: 1
H);, 12.92 (分解不能なピーク: 1H)
【００４９】
［実施例２]
エチル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オ
キソ－２－ブテノエート
　フマル酸モノエチル８６５ｍｇをジクロロメタン５０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－アミン１ｇに添加した。次に塩酸１－（３－ジメチルアミノプロピル）
－３－エチルカルボジイミド１.４ｇを導入し、混合物を約２０℃で３０分間攪拌した。
得られた混合物を蒸留水５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄し
た。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に
蒸発させた。得られたレンガ色のガム状の塊２ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μ
ｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
クロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製し、４０ｃｍ3の画
分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、次に４０℃程度の温度で減圧
下（２ｋＰａ）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２２０℃のエチル４－
［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブテノエ
ート（Ｅ体）９００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.50～2.75 (mt: 4H); 7.07 (
dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.52 (d, J=1.5 Hz: 1H); 7.83 (d, J=8.5 Hz: 1H); 11.5
0 (幅広い s :1H) ; 12.19 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 12.75 (分解不能なピーク: 
1H)
【００５０】
［実施例３]
４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブタ
ン酸
　無水コハク酸３００ｍｇをオルトキシレン３０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾ
ール－３－アミン５００ｍｇに添加した。反応媒体を１６時間約１４５℃で還流し、次に
加熱を停止し、混合物を約２０℃の室温に戻した。次に反応媒体を焼結漏斗を通して濾過
し；固体を酢酸エチル２０ｃｍ3および１０％炭酸水素ナトリウム溶液３０ｃｍ3中に取り
上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、次に既に記載した条件下に蒸発
させた。このようにして得られた白色結晶を２０分間１０％炭酸水素ナトリウム溶液３０
ｃｍ3とともに攪拌した。軽量の不溶性物質を濾去し、濾液を１２Ｎ塩酸で酸性化し；形
成した沈殿を蒸留水２×１０ｃｍ3、アセトン１×５ｃｍ3、および、ジイソプロピルエー
テル２×１０ｃｍ3で洗浄した。次に固体を約４０℃で減圧下に乾燥し、次にシリカゲル
カラム（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、ジクロロメタン／メタノール混合物（９９／１体積）で溶離し精製し
て、２０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、前述した
条件に従って蒸発させた。得られた生成物を酢酸エチル１０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗
を通して濾過し、酢酸エチル２×５ｃｍ3、次いでジエチルエーテル２０ｃｍ3ですすいだ
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。生成物を一夜減圧下（９０Ｐａ；４０℃）に乾燥し、融点２００℃の白色固体の形態で
４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブタ
ン酸１１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.50～2.75 (mt: 4H); 7.07 (
dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.52 (d, J = 1.5 Hz : 1H) ; 7.83 (d, J=8.5 Hz: 1H); 
11.50 (幅広い s :1H); 12.19 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 12.75 (分解不能なピー
ク: 1H)
【００５１】
［実施例４]
（２Ｚ）４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブテン酸
　無水マレイン酸３５０ｍｇをトルエン２０ｃｍ3中の米国特許３ １３３ ０８１号記載
の通り製造した５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５００ｍｇに添加した。媒
体を１時間約１１０℃で還流した。次に加熱を停止し、混合物を１２時間約１９℃で攪拌
した。形成した沈殿を焼結漏斗を通して濾過し、ジイソプロピルエーテル２０ｃｍ3、酢
酸エチル２ｃｍ3およびジクロロメタン２ｃｍ3ですすいだ。乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後
、Ｚ体の４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブテン酸４４８ｍｇが融点１７２℃の黄色固体の形態で得られた。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 6.38 (d, J=12 Hz: 1H) ; 6.6
2 (d, J=12 Hz: 1H); 7.49 (mt: 2H); 8.15 (幅広い s: 1H); 10.95 (幅広い s: 1H); 12
.70～13.30 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 12.98 (分解不能なピーク: 1H)
【００５２】
［実施例５]
（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－
２－ブテン酸
　１Ｎ水酸化ナトリウム０.９５ｃｍ3をエタノール２５ｃｍ3中の実施例２に記載したエ
チル（２Ｅ）４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキ
ソ－２－ブテノエート２８０ｍｇに添加した。次に反応媒体を２時間５０℃に加熱し、そ
の後１Ｎ水酸化ナトリウム更に１等量を添加した。温度を更に３０分間５０℃に維持し、
次に加熱を停止した。約２０℃において、媒体を１Ｎ塩酸で中和し、次に減圧下（２Ｐａ
；４０℃）に濃縮した。このようにして得られた固体をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3、
酢酸エチル５０ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3中に取り上げた。有機相を塩化ナトリウム飽
和水溶液３０ｃｍ3で洗浄し、次に硫酸マグネシウム上に乾燥した。溶液を濾過し、上記
した条件下に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１０ｃｍ3に取り上げ、次に不溶性の物質
を濾去し、酢酸エチル５ｃｍ3およびジエチルエーテル１０ｃｍ3ですすぎ、減圧下（９０
Ｐａ；５０℃）に乾燥した。４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミ
ノ］－４－オキソ－２－ブテン酸（Ｅ体）１５５ｍｇが融点２６０℃の淡黄色固体の形態
で得られた。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 6.75 (d, J=15.5 Hz: 1H); 7.
11 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.27 (d, J= 15.5 Hz: 1H); 7.55 (d, J=2 Hz: 1H); 7.96
 (d, J=9 Hz: 1H); 11.13 (幅広い s: 1H); 12.40～13.10 (幅広い分解不能なピーク: 1H
); 12.94 (分解不能なピーク: 1H)
【００５３】
［実施例６]
４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２－ブタ
ン酸
　無水コハク酸３５４ｍｇをトルエン２０ｃｍ3中の米国特許３ １３３ ０８１号記載の
通り製造した５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５００ｍｇに添加した。反応
媒体を１３時間約１１０℃で還流した。沈殿を濾去し、次にジイソプロピルエーテル１０
ｃｍ3およびジクロロメタン１０ｃｍ3ですすいだ。生成物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶
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液２０ｃｍ3に取り上げ、５Ｎ塩酸でｐＨ９／１０となるまで酸性化した。形成した沈殿
を濾過し、蒸留水２０ｃｍ3ですすぎ、固体をアセトン２０ｃｍ3に取り上げた。次に溶液
を減圧下（２Ｐａ；４０℃）に蒸発乾固させ、乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後、融点約１７
３℃の白色固体の形態で４－［（５－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］
－４－オキソ－２－ブタン酸２７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.50～2.75 mt: 4H); 7.45 (
幅広い s: 2H); 8.02 (幅広い s: 1H); 10.55 (分解不能なピーク: 1H); 12.83 (分解不
能なピーク: 1H)
【００５４】
［実施例７]
（２Ｅ）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド
　蒸留した塩化クロトニル０.６７ｃｍ3をピリジン５ｃｍ3に溶解した６－クロロ－１Ｈ
－インダゾール－３－アミン５０ｍｇに添加し、約６℃に冷却した。混合物を１０分間攪
拌し、次に温度を２２時間にわたり約１９℃に上昇させた。次に反応媒体を減圧下（２Ｐ
ａ；４０℃）に濃縮乾固し、次に残存物をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3および酢酸エチ
ル２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２×５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水
溶液５０ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通
して濾過し、次に上記した条件下に蒸発させた。得られた残存物をシリカゲルカラム（粒
径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
ィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製し
、２０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、前述した条
件下で蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２２６℃の白色固体の形態でＥ体
のＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド１００ｍｇを
得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.90 (幅広い d, J=7 Hz: 3H)
; 6.27 (dd, J =15および1.5 Hz: 1H); 6.88 (dq, J=15および7 Hz: 1H); 7.08 (dd, J=9
および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2 Hz: 1H); 7.92 (d, J=9 Hz: 1H); 10.53 (分解不能なピ
ーク: 1H); 12.80 (分解不能なピーク :1H)
【００５５】
［実施例８］
６－クロロ－１－［（１,１－ジメチルエトキシ）カルボニル］－１Ｈ－インダゾール－
３－アミン
　ジ－ｔ－ブチルジカーボネート１.３ｇおよびジメチルアミノピリジン１０ｍｇをジク
ロロメタン３０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した
。混合物を約１９℃で１７時間攪拌した。反応媒体を上記した条件下に蒸発乾固させ、次
に残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアル
ゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１
０体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２Ｐ
ａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、白色固体の形態で６－クロロ
－１－［（１,１－ジメチルエトキシ）カルボニル］－１Ｈ－インダゾール－３－アミン
１.２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.61 (s: 9H); 6.43 (幅広い 
s: 2H); 7.36 (dd, J=9および1.5 Hz : 1H); 7.89 (d, J=9 Hz: 1H); 7.97 (幅広い s: 1
H)
【００５６】
Ｎ－（６－クロロ－１－［（１,１－ジメチルエトキシ）カルボニル］－１Ｈ－イダゾー
ル－３－イル）－３－ブテンアミド
　予備蒸留した塩化クロトニル０.４５ｃｍ3をジクロロメタン４０ｃｍ3およびトリエチ
ルアミン１.０５ｃｍ3中の前述の６－クロロ－１－［（１,１－ジメチルエトキシ）カル
ボニル］－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した。混合物を１６時間約１９℃
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で攪拌した。次に媒体を減圧下（２０ｋＰａ；４０℃）に濃縮した。残存物を酢酸エチル
１００ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上げた。次に有機相を塩化ナトリウム飽和水溶
液５０ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通し
て濾過し、次に上記した条件下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６
０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
クロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製し、１５ｃｍ3の画
分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２Ｐａ；４０℃）に
蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、黄色固体の形態でＮ－（６－クロロ－１－［
（１,１－ジメチルエトキシ）カルボニル］－１Ｈ－イダゾール－３－イル）－３－ブテ
ンアミド１２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.66 (s: 9H); 3.28 (幅広い 
d, J=7.5 Hz: 2H); 5.20 (dd, J=10.5および1.5 Hz: 1H); 5.26 (dd, J=17および1.5 Hz 
:1H); 6.02 (mt: 1H); 7.43 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 8.05 (d, J=9 Hz: 1H); 8.12 (d
, J=2 Hz: 1H); 11.09 (分解不能なピーク: 1H)
【００５７】
塩酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド
　４Ｎ塩酸性ジオキサン１０ｃｍ3を上記したＮ－（６－クロロ－１－［（１,１－ジメチ
ルエトキシ）カルボニル］－１Ｈ－イダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド２４０ｍ
ｇに添加した。混合物を１７時間約１９℃で攪拌した。結晶性の生成物を焼結漏斗上で濾
過し、酢酸エチル２×５ｃｍ3およびジエチルエーテル２×５ｃｍ3ですすぎ、次に減圧下
（９０Ｐａ；４０℃）に乾燥した。このようにして融点１５０℃の塩酸塩の形態のＮ－（
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－３－ブテンアミド１２５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 3.22 (d, J=7 Hz :2H); 5.17 
(幅広い d, J=10.5 Hz: 1H); 5.23 (幅広い d, J=18 Hz: 1H); 5.30～6.80 (幅広い分解
不能なピーク: 2H); 6.02 (mt: 1H); 7.07 (dd, J= 9および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2 Hz
 :1H); 7.82 (d, J=9 Hz :1H) ; 10.50 (幅広い s : 1H)
【００５８】
［実施例９］
メチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］－４－オキソ－２
－ブタノエート
　５℃のピリジン４０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン４ｇをジ
クロロメタン１０ｃｍ3中のメチル４－クロロ－４－オキソブタノエート３.５ｇに添加し
た。混合物を１９時間にわたり１９℃まで戻した。反応媒体を上記した条件下に蒸発させ
た。残存物をテトラヒドロフラン７５ｃｍ3および酢酸エチル７５ｃｍ3に取り上げた。混
合物を蒸留水３×５０ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、
焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させた。生成物をシリカゲ
ルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径６ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマ
トグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離し
て精製し、５０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減
圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点１７０℃の
白色固体の形態のメチル４－［（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アミノ］
－４－オキソ－２－ブタノエート３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.60～2.80 (mt: 4H) ; 3.63 
(s: 3H); 7.08 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2 Hz: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 1H
); 10.52 (分解不能なピーク :1H); 12.77 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００５９】
［実施例１０］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド
　予め蒸留したアセチルクロリド０.３２ｃｍ3をピリジン１０ｃｍ3中の６－クロロ－１
Ｈ－インダゾール－３－アミン７５０ｍｇに、反応媒体が約３℃に冷却した後に、添加し
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た。次に媒体を４８時間かけて１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）
に蒸発乾固させた。残存物を酢酸エチル７５ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上げた。
有機相を再度蒸留水５０ｃｍ3で洗浄し、次に硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を
通して濾過し、減圧下に蒸発させた。得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６
０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
クロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製し、３５ｃｍ3の画
分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）
に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２４０℃のＮ－（６－クロロ－１Ｈ－
インダゾール－３－イル）アセトアミド７００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.13 (s: 3H); 7.08 (dd, J=9
および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2 Hz: 1H); 7.86 (d, J=9Hz :1H); 10.45 (分解不能なピ
ーク: 1H); 12.50～13.10 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００６０】
［実施例１１］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.４７ｃｍ3をピリジン１０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾ
ール－３－アミン７５０ｍｇに、反応媒体が約３℃に冷却した後に、添加した。次に媒体
を１４時間かけて１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発乾固さ
せた。残存物を酢酸エチル５０ｃｍ3、テトラヒドロフラン５０ｃｍ3、および蒸留水５０
ｃｍ3に取り上げた。有機相を再度蒸留水５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液５０
ｃｍ3で洗浄し、次に硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下に
蒸発させた。得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸
エチル（７０／３０ 体積）で溶離して精製し、２５ｃｍ3の画分を収集した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させた。乾燥（９０
Ｐａ；４５℃）後、融点２３０℃の白色固体の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル）ブタンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7 Hz: 3H); 1.67 
(mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.08 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2 Hz: 1
H); 7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 10.39 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～13.00 (幅広い分解
不能なピーク: 1H)
【００６１】
［実施例１２］
６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン
　ヒドラジン１水和物７.３ｃｍ3をエタノール１００ｃｍ3中の４－ブロモ－２－フルオ
ロベンゾニトリル１０ｇに添加した。媒体を１２時間約７８℃で還流した。次に形成した
沈殿を焼結漏斗上で濾過した。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、白色固体の形態の６－ブロ
モ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン９.７ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.45 (幅広い s: 2H); 7.03 (
dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.43 (d, J=2 Hz: 1H); 7.65 (d, J=9 Hz: 1H); 11.50 (分解
不能なピーク: 1H)
【００６２】
（２Ｅ）Ｎ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド
　塩化クロトニル１.０７ｃｍ3を約３℃に冷却したピリジン３０ｃｍ3中の前に製造した
６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン２ｇに添加した。媒体を１２時間かけて約
１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物を酢酸エチ
ル２０ｃｍ3および蒸留水２０ｃｍ3に取り上げた。水相を酢酸エチル２０ｃｍ3で再抽出
した。水相をあわせ、次に上記した条件下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒
径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
ィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精製し
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、１５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２３２℃のベージュ
色の固体の形態でＮ－（６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミ
ド（Ｅ型）１３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.91 (dd, J= 7および1.5 Hz:
 3H) ;6.27 (dd, J=15および1.5 Hz: 1H); 6.89 (dq, J=15および7 Hz: 1H); 7.20 (dd, 
J=9および2Hz: 1H); 7.68 (d, J=2Hz: 1H); 7.87 (d, J=9Hz: 1H); 10.54 (分解不能なピ
ーク: 1H); 12.80 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００６３】
［実施例１３］
（２Ｅ）Ｎ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－ブテンアミド
　塩化クロトニル０.３３ｃｍ3をピリジン３０ｃｍ3中のＥＰ ９０９ ７２０号に記載の
通り製造した５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５６０ｍｇに添加した。媒体
を１２時間かけて約１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ
、残存物をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3、酢酸エチル２５ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3

に取り上げた。有機相を蒸留水２×２５ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）蒸発させた
。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａの
アルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０
／５０ 体積）で溶離して精製し、２０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有
する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃
）後、融点約２１８℃の白色固体の形態のＮ－（５－メチル－１Ｈ－インダゾール－３－
イル）－２－ブテンアミド（Ｅ体）５０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.90 (幅広い d, J=7 Hz: 3H)
; 2.38 (s: 3H); 6.25 (dd, J=15および1.5 Hz: 1H); 6.86 (dq, J=15および7 Hz: 1H); 
7.17 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.34 (d, J=9 Hz: 1H); 7.56 (幅広い s: 1H); 10.31 (
分解不能なピーク: 1H); 12.52 (分解不能なピーク: 1H)
【００６４】
［実施例１４］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパンアミド
　塩化プロピオニル０.３９ｃｍ3を約３℃に冷却されたピリジン１０ｃｍ3中の６－クロ
ロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン７５０ｍｇに添加した。反応媒体を１２時間かけて
約１９℃に戻し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をテトラヒドロフラ
ン４０ｃｍ3、酢酸エチル４０ｃｍ3および蒸留水４０ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留
水４０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液４０ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸
マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発
させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａ
のアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７
０／３０ 体積）で溶離して精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含
有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。得られた生成物をジエ
チルエーテル５０ｃｍ3に取り上げて、焼結漏斗上で濾過し、次にジエチルエーテル２×
１０ｃｍ3で洗浄した。生成物を吸引濾過し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２１０
℃の白色固体の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－プロパ
ンアミド４４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.66 (s: 2H); 7.42 (d, J=9 
Hz: 1H); 7.50 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 8.22 (幅広い s :1H); 10.86 (分解不能なピー
ク: 1H)
【００６５】
［実施例１５］
（２Ｅ）Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブ
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テンアミド
　塩化クロトニル０.２３ｃｍ3を約１０℃に冷却したピリジン１０ｃｍ3中の米国特許３
１３３０８１号記載の通り製造した６－トリフルオロメチル－１Ｈ－インダゾール－３－
アミン５００ｍｇに添加した。温度を１７時間にわたり約１９℃に戻した。反応媒体を減
圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3、酢酸エ
チル２５ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２５ｃｍ3で洗浄し
た。合わせた有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、次に減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ
；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
キサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製し、３０ｃｍ3の画分を収
集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発
させた。残存物をジイソプロピルエーテル３０ｃｍ3に取り上げ、次に焼結漏斗上で濾過
した。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２０８℃の白色固体の形態でＮ－［６－（トリ
フルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブテンアミド（Ｅ体）４１ｍ
ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.91 (dd, J=7および1.5 Hz: 
3H); 6.29 (dd, J=15および1.5 Hz: 1H); 6.91 (dq, J=15および7 Hz: 1H); 7.35 (幅広
い d, J=9 Hz: 1H); 7.83 (幅広い s :1H); 8.11 (d, J=9 Hz: 1H); 10.65 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.60～13.50 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００６６】
［実施例１６］
エチル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ］
－４－オキソブタノエート
　塩化クロトニル０.２３ｃｍ3を約１０℃に冷却したピリジン１０ｃｍ3中の米国特許３
１３ ３０８１号記載の通り製造した６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール
－３－アミン２４９ｍｇに添加した。温度を１７時間にわたり約１９℃に戻した。反応媒
体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3

、酢酸エチル２５ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２×２５ｃ
ｍ3で洗浄した。合わせた有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過
し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、ジクロロメタン／メタノール混合物（９８／２ 体積）で溶離して精製し、３０ｃｍ3

の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０
℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２４８℃の白色固体の形態でエチ
ル４－［［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］アミノ］－４
－オキソブタノエート２１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.21 (t, J=7 Hz: 3H); 2.60
～2.80 (mt: 4H); 4.10 (q, J=7 Hz: 2H); 7.35 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.84 (幅広い
 s: 1H); 8.02 (d, J=9 Hz: 1H); 10.61 (分解不能なピーク: 1H); 12.60～13.60 (幅広
い分解不能なピーク: 1H)
【００６７】
［実施例１７］
（２Ｅ）Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブ
テンアミド
　塩化クロトニル０.２４ｃｍ3をピリジン１５ｃｍ3中の米国特許３ １３３ ０８１号記
載の通り製造した５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５００
ｍｇに添加した。反応媒体を１２時間約１９℃で攪拌し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に蒸発させた。残存物をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3、酢酸エチル２５ｃｍ3および蒸
留水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２５ｃｍ3で洗浄した。合わせた有機相を硫
酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
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に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の
５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル
混合物（４０／６０ 体積）で溶離して精製し、２５ｃｍ3の画分を収集した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０
Ｐａ；４５℃）後、融点約２４２℃のオフホワイトの固体の形態でＮ－［５－（トリフル
オロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブテンアミド（Ｅ体）６３ｍｇを
得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.91 (dd, J=7および1.5 Hz: 
3H); 6.30 (dd, J=15および1.5 Hz: 1H); 6.93 (dq, J=15および7 Hz: 1H); 7.60 (dd, J
=9および2 Hz: 1H); 7.66 (d, J=9 Hz: 1H); 8.42 (幅広い s: 1H); 10.73 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.90～13.40 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００６８】
［実施例１８］
Ｎ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.３１ｃｍ3を約５℃に冷却されたピリジン２５ｃｍ3中のＥＰ ９０
 ９７２号に記載の通り製造した５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５００ｍ
ｇに添加した。温度を１７時間かけて約１９℃に戻し、反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に蒸発させた。残存物をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3、酢酸エチル２５ｃｍ3およ
び蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通
して濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラ
フィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製
し、３０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（
２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２１６℃の白色固
体の形態のＮ－［５－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ブタンアミド１０
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル(300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68
 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7.5 Hz: 2H); 7.35 (dd, J=9および2 Hz : 1H); 7.49 (dd, J= 9
および0.5 Hz: 1H); 7.86 (dd, J=2および0.5 Hz: 1H); 10.41 (分解不能なピーク: 1H);
 12.82 (分解不能なピーク: 1H)
【００６９】
［実施例１９］
Ｎ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.２３ｃｍ3を約１０℃に冷却されたピリジン１０ｃｍ3中のＥＰ ９
０ ９７２号に記載の通り製造した４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに
添加した。温度を１７時間かけて約１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０
℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル２５ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。
有機相を蒸留水２×２５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液２５ｃｍ3で洗浄した。有
機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、ジクロロメタン／メタノー
ル混合物（９９／１ 体積）で溶離して精製し、３０ｃｍ3の画分を収集した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。融点１９８
℃の白色固体の形態のＮ－［４－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7 Hz: 3H)
 ; 1.66 (mt: 2H) ; 2.35 (非常に幅広い t, J=7 Hz: 2H); 7.15 (幅広い d, J=8 Hz: 1H
); 7.34 (t, J=8 Hz: 1H); 7.49 (d, J=8 Hz: 1H); 9.80 (分解不能なピーク: 1H)
【００７０】
［実施例２０］
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Ｎ－［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.２６ｃｍ3を約１０℃に冷却されたピリジン５ｃｍ3中の米国特許
３ １３３ ０８１号に記載の通り製造した６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾ
ール－３－アミン５００ｍｇに添加した。温度を１９時間かけて約１９℃に戻した。反応
媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１５ｃｍ3および
蒸留水１５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水１５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶
液１５ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過
し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより
、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製し、２０ｃｍ3

の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０
℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２００℃の白色固体の形態のＮ－
［６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド４９ｍｇ
を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7.5 Hz: 2H); 7.34 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.82 (幅広い s:
 1H); 8.04 (d, J=9 Hz: 1H); 10.49 (分解不能なピーク: 1H); 13.10 (幅広い分解不能
なピーク: 1H)
【００７１】
［実施例２１］
６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－アミン
　ジメチルホルムアミド２０ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン２
ｇの溶液を無水ジメチルホルムアミド５０ｃｍ3中の水素化ナトリウム４７８ｍｇに添加
した。次に得られた溶液を約３℃に冷却し、そして、ジメチルホルムアミド１０ｃｍ3中
の［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチルクロリド２.１２ｃｍ3を添加した。得ら
れた混合物を４５分間かけて約１９℃に戻し、次に酢酸エチル２５０ｃｍ3に取り上げた
。この混合物を蒸留水３×１００ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ3で洗
浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；４０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製し、１００ｃｍ3の画分を収集した
。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた
。黄色油状物の形態で６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－アミン２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.80 (t, J=8
 Hz: 2H); 3.48 (t, J=8 Hz: 2H), 5.43 (s: 2H), 5.68 (幅広い s: 2H); 7.01 (dd, J=9
および2 Hz: 1H; 7.61 (d, J=2 Hz: 1H), 7.74 (d, J=9Hz, 1H)
【００７２】
Ｎ－［６－クロロ－１－［（２－トリメチルシリルエトキシ）メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］プロペンアミド
　アクリロイルクロリド０.３３ｃｍ3をジクロロメタン２５ｃｍ3およびトリエチルアミ
ン０.５７ｃｍ3中の前述の６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メ
チル］－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した。反応媒体を３０分間攪拌し、
次に減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１００ｃｍ3に取り
上げ、この混合物を蒸留水２×５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗
浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；４０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２
.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサ
ン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製し、３５ｃｍ3の画分を収集し
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た。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ
た。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、白色固体としてＮ－［６－クロロ－１－［［２－（ト
リメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド
１６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 3.54 (t, J=8 Hz: 2H); 5.68 (s: 2H); 5.84 (dd, J=10.5および2 Hz: 1H); 6
.35 (dd, J=16.5および2 Hz: 1H); 6.60 (dd, J=16.5および10.5 Hz: 1H); 7.18 (dd, J=
9および2 Hz: 1H); 7.88 (d, J=2 Hz: 1H); 8.00 (d, J=9 Hz: 1H); 10.40 (分解不能な
ピーク: 1H)
【００７３】
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミド
　５Ｎ塩酸５ｃｍ3をエタノール１０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－クロロ－１－［［２－（
トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペンアミ
ド１６０ｍｇに添加した。媒体を３０分間約７８℃に加熱した。次に混合物を約１９℃に
戻し、５Ｎ水酸化ナトリウム６ｃｍ3を添加した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃
）に蒸発させ、残存物を酢酸エチル５０ｃｍ3、テトラヒドロフラン２５ｃｍ3および蒸留
水２０ｃｍ3に取り上げた。有機相を塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。次
に得られた溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；４０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径１
.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサ
ン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精製し、７ｃｍ3の画分を収集した
。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた
。残存物をジクロロメタン１０ｃｍ3に取り上げ、不溶性物質を焼結漏斗上で濾去し、こ
の混合物をジクロロメタン２×５ｃｍ3で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点
２０５℃の白色固体の形態でＮ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］プロペ
ンアミド１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.82 (dd, J=10.5および2 Hz:
 1H); 6.34 (dd, J=17および2 Hz: 1H); 6.60 (dd, J=17および10.5 Hz: 1H); 7.10 (dd,
 J=9および2 Hz: 1H); 7.54 (d, J=2 Hz: 1H); 7.95 (d, J=9 Hz: 1H); 10.78 (幅広い分
解不能なピーク: 1H); 12.86 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００７４】
［実施例２２］
Ｎ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.２６ｃｍ3をピリジン１５ｃｍ3中の米国特許３ １３３ ０８１号
に記載の通り製造した５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５
００ｍｇに添加し、約５℃に冷却した。反応媒体を１２時間かけて約１９℃に戻した。反
応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１５ｃｍ3およ
び蒸留水１５ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通
して濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）で蒸発させた。残存物をジクロロメタン１
５ｃｍ3に取り上げ、濾過し、減圧下（９０Ｐａ；５０℃）に乾燥し、融点２３０℃のオ
フホワイトの固体の形態でＮ－［５－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド３９０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 7.60 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.65 (d, J=9 H
z: 1H); 8.34 (幅広い s: 1H); 10.60 (幅広い s: 1H); 13.06 (幅広い s: 1H)
【００７５】
［実施例２３］
Ｎ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.５８ｃｍ3をピリジン２５ｃｍ3中の米国特許７４２ ４３０号に記
載の通り製造した５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、約５℃に
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冷却した。反応媒体を１２時間かけて約１９℃に戻した。不溶性の物質を濾去し、次に濾
液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１５ｃｍ3および蒸
留水１５ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して
濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製し、２
０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、白色固体の形態のＮ－［５－
ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド４８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.7
0 (mt: 2H); 2.46 (t, J=7 Hz: 2H); 7.63 (d, J=9 Hz: 1H); 8.18 (dd, J=9および2 Hz:
 1H); 9.05 (d, J=2 Hz: 1H); 10.77 (分解不能なピーク: 1H); 13.00～13.70 (幅広い分
解不能なピーク: 1H)
【００７６】
［実施例２４］
Ｎ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.２４ｃｍ3をピリジン１５ｃｍ3中の実施例１２において前述した
６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５００ｍｇに添加し、約５℃に冷却した。
反応媒体を５０時間かけて約１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に
蒸発させた。残存物を酢酸エチル１５ｃｍ3および蒸留水１５ｃｍ3に取り上げた。有機相
を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に蒸発させた。残存物をジクロロメタン１５ｃｍ3に取り上げ、濾過し、乾燥（９０Ｐａ
；５０℃）後、融点２０２℃のオフホワイトの固体の形態でＮ－［６－ブロモ－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド３５６ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.67 (mt: 2H); 2.39 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 7.20 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.6
8 (幅広い s: 1H); 7.78 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 10.40 (分解不能なピーク: 1H) ; 12
.75 (分解不能なピーク: 1H)
【００７７】
［実施例２５］
Ｎ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ジメチルホルムアミド４０ｃｍ3に溶解された実施例１１において前述したＮ－（６－
クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド３ｇをジメチルホルムアミド２０
ｃｍ3中の６０％水素化ナトリウム６０６ｍｇに添加した。約５℃に冷却した後、ジメチ
ルホルムアミド１０ｃｍ3中の［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］クロリ
ド２.６８ｃｍ3を添加した。温度を約２１℃に戻し、混合物を２時間攪拌した。次に反応
媒体を減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル２００ｃｍ3およ
び蒸留水１００ｃｍ3に取り上げた。この混合物を再度蒸留水２×１００ｃｍ3および塩化
ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、
焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲ
ルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のク
ロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶
離して精製し、１００ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わ
せ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、黄色油状
物の形態でＮ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H);. 0.83 (幅広
い t, J=8 Hz: 2H); 0.96 (t, J= 7.5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7.5 Hz: 2H
); 3.53 (t, J=8 Hz: 2H); 5.66 (s: 2H); 7.16 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.86 (d, J=



(48) JP 4648630 B2 2011.3.9

10

20

30

40

50

2 Hz: 1H); 7.88 (d, J=9 Hz: 1H); 10.53 (分解不能なピーク: 1H)
【００７８】
Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ジエチル－３－ピリジルボラン９００ｍｇ、フッ化セシウム１.８６ｇ、酢酸パラジウ
ム１８.４ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルア
ミノ）ビフェニル４８ｍｇをジオキサン４０ｃｍ3中の前記したＮ－［６－クロロ－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド１.５ｇに添加した。次に混合物を１７時間約１００℃に加熱し、次に焼結漏
斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル７５
ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を再度蒸留水５０ｃｍ3および塩化ナ
トリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結
漏斗を通して濾過し、上記した条件下で減圧下で蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム
（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグ
ラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精
製し、２５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、黄色油状物の形態で
Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド９００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.84 (幅広い
 t, J=8 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.70 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7.5 Hz: 2H); 
3.59 (t, J=8 Hz: 2H); 5.76 (s: 2H); 7.52 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.55 (幅広い d
d, J=8.5および4.5 Hz: 1H); 7.97 (d, J=9 Hz: 1H); 8.09 (幅広い s: 1H); 8.20 (ddd,
 J=8.5～2.5および2 Hz); 8.63 (dd. J=4.5および2 Hz: 1H); 9.02 (幅広い d, J=2.5 Hz
: 1H); 10.51 (分解不能なピーク: 1H)
【００７９】
Ｎ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１３.３ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン２０ｃｍ3中の前記したＮ－［６－（３－ピリジル）－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド９００ｍｇに添加した。反応媒体を２１時間約６６℃に加熱した。次に加熱を停止
し、酢酸エチル１００ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液５
０ｃｍ3、次いで蒸留水２×５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄
した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃ
ｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチルで溶離し
て精製し、２５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減
圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２０５℃の
白色生成物の形態でＮ－［６－（３－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド３８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.7
0 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.42 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.53 (ddd, J= 
8～5および0.5 Hz: 1H); 7.73 (幅広い s: 1H); 7.92 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 8.18 (d
dd, J= 8～2および1.5 Hz: 1H); 8.62 (dd, J=5および2 Hz: 1H); 8.98 (幅広い d, J=1.
5 Hz: 1H); 10.37 (分解不能なピーク: 1H); 12.80 (分解不能なピーク: 1H)
【００８０】
［実施例２６］
４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－アミン
　ヒドラジン１水和物１.２ｃｍ3をエタノール２５ｃｍ3中の２－フルオロ－６－ヨード
ベンゾニトリル２ｇに添加した。次に反応媒体を１２時間約７８℃で還流した。媒体を約
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２０℃に戻し、次に蒸留水２０ｃｍ3を添加することにより生成物を沈殿させた。不溶性
の物質を焼結漏斗上で濾過し、蒸留水２０ｃｍ3ですすぎ、次にジクロロメタン２０ｃｍ3

中に取り上げた。次に有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃
）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点１５７℃の黄色固体の形態で４－ヨ
ード－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１.６５ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.05 (幅広い s: 2H); 6.95 (
dd, J=7.5および8.5 Hz: 1H); 7.30 (dd, J=8.5および1 Hz: 1H); 7.37 (幅広い d, J=7.
5 Hz: 1H); 11.80 (分解不能なピーク :1H)
【００８１】
Ｎ－［４－ヨード－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.２０ｃｍ3をピリジン１５ｃｍ3中の前述の４－ヨード－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－アミン５００ｍｇに添加し、約５℃に冷却した。反応媒体を５０時間か
けて約１９℃に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を
酢酸エチル１５ｃｍ3、テトラヒドロフラン１５ｃｍ3および蒸留水１５ｃｍ3に取り上げ
た。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に蒸発させた。残存物をジクロロメタン１５ｃｍ3に取り上げ、濾過した。不
溶性の物質をメタノール１０ｃｍ3に取り上げ、濾去し、そして濾液を減圧下に蒸発させ
、乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、オフホワイトの固体の形態でＮ－［４－ヨード－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.39 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 7.09 (t, J=8 Hz: 1H); 7.54 (d, J
=8 Hz: 1H); 7.58 (幅広い d, J=8 Hz: 1H); 9.68 (幅広い s: 1H); 13.08 (分解不能な
ピーク: 1H)
【００８２】
［実施例２７］
Ｎ－［６－フェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェニルボロン酸４９７ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム１２.３５ｇ
および最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフェ
ニル４８ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－［６－クロロ
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１.５ｇに添加した。次に混合物を１８時間約１００℃に加熱し、次に
焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をテトラヒ
ドロフラン５０ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3ですすいだ。得られた残存物を酢酸エチル７
５ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼
結漏斗を通して濾過し、上記した条件下に減圧下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７５／２５ 体積）で溶離して
精製し、２５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、黄色油状物の形態
でＮ－［６－フェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.59 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.74 (s: 2H); 7.42 (幅広い t, J=7.5 Hz: 1H); 7.47 (dd, J=9および1.5
 Hz :1H); 7.53 (幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7.79 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.93 (d,
 J=9 Hz: 1H); 7.96 (幅広い s: 1H); 10.48 (分解不能なピーク: 1H)
【００８３】
Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４.６５
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ｃｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－フェニル）－１－［［２－（
トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
９００ｍｇに添加した。反応媒体を１６時間約６６℃で加熱した。次に加熱を停止し、酢
酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ3、
次いで蒸留水２×７５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機
相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチルで溶離して精製
し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（
２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル１０ｃｍ3に取り上げ、次に焼結
漏斗上で濾過し、この混合物を酢酸エチル２×５ｃｍ3およびジイソプロピルエーテル２
０ｃｍ3で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２２０℃の白色生成物の形態で
Ｎ－［６－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド４２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (幅広い t, J=7 Hz: 3H)
; 1.70 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.37 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.40 (幅
広い t, J=7.5 Hz: 1H); 7.51 (幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7.63 (幅広い s: 1H); 7.74 
(幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.98 (d, J=9 Hz: 1H); 10.34 (分解不能なピーク: 1H); 12
.70 (分解不能なピーク: 1H)
【００８４】
［実施例２８］
Ｎ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ニトロニウムテトラフルオロボレート４７０ｍｇを約３℃に冷却したアセトニトリル２
０ｃｍ3中の実施例２４において前述したＮ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド５００ｍｇに１回で添加した。得られた混合物を１４時間かけて約１
９℃に戻した。酢酸エチル１５ｃｍ3および蒸留水１５ｃｍ3を反応媒体に添加した。次に
媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させ、残存物をジクロロメタン２０ｃｍ3に取
り上げた。不溶性の物質を濾去し、ジイソプロピルエーテル２０ｃｍ3で洗浄した。乾燥
（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２６０℃のＮ－［６－ブロモ－５,７－ジニトロ－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.45 (t, J=7.5 Hz: 2H); 9.05 (s: 1H); 11.06 (分解不能なピーク: 1H); 
14.04 (分解不能なピーク: 1H)
【００８５】
［実施例２９］
Ｎ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ニトロニウムテトラフルオロボレート２３５ｍｇを約３℃に冷却したアセトニトリル２
５ｃｍ3中の実施例２４において前述したＮ－［６－ブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド５００ｍｇに１回で添加した。混合物を１時間約３℃に維持し、得ら
れた混合物を次に１４時間かけて約１９℃に戻した。酢酸エチル１５ｃｍ3および蒸留水
１５ｃｍ3を反応媒体に添加した。次に媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させ、
残存物をジクロロメタン２０ｃｍ3に取り上げた。不溶性の物質を濾去し、ジイソプロピ
ルエーテル２０ｃｍ3で洗浄した。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチ
ル／シクロヘキサン（３０／７０ 体積）で溶離して精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した
。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた
。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２４８℃の白色生成物の形態でＮ－［６－ブロモ－
７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7.5 Hz: 2H); 7.54 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 8.13 (d, J=9 Hz
: 1H); 10.68 (分解不能なピーク: 1H); 13.44 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
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【００８６】
［実施例３０］
Ｎ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　シリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
圧力下のクロマトグラフィーによる精製の間、酢酸エチル／シクロヘキサン（３０／７０
 体積）で溶離しながら、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分
を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融
点２５９℃の白色生成物としてＮ－［６－ブロモ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7.5 Hz: 2H); 7.95 (s: 1H); 8.81 (s: 1H); 10.80 (分解不能
なピーク: 1H); 12.70～13.70 (幅広い分解不能なピーク : 1H)
【００８７】
［実施例３１］
Ｎ－［６－（フラン－３－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フラン－３－ボロン酸４５７ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム１３ｍ
ｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフ
ェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－［６－クロ
ロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を２３時間約１００℃に加熱した。更に
フラン－３－ボロン酸４５７ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム１３ｇお
よび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフェニ
ル３１ｍｇを添加し、還流を７時間継続した。次に混合物を１６時間かけて約１９℃に戻
し、次に焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を
テトラヒドロフラン５０ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3ですすいだ。得られた残存物を酢酸
エチル７５ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾
燥し、焼結漏斗を通して濾過し、上記した条件下に減圧下に蒸発させた。残存物をシリカ
ゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下の
クロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で
溶離して精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わ
せ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。オレンジ色の油状物の形態でＮ－［６－
（フラン－３－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド１３０ｍｇを得た。
　質量スペクトルは電子衝撃（７０ｅＶ）により実施した。
　EI m/z＝399M+

　   m/z=282 C16H13N3O2
+

     m/z=271 C15H13N3O2
+

　   m/z=212 C12H10N3O
+

     m/z=73 C3H9Si
+

【００８８】
Ｎ－［６－（フラン－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１.９５ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン５ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（フラン－３－イル）－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド１２０ｍｇに添加した。反応媒体を１７時間約６６℃で加熱した。次に加熱を停止
し、酢酸エチル５０ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液５０
ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウ
ム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残
存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
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圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル／シクロヘキサン（３０／７０ 体積）
で溶離して精製し、１５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合
わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０
ｃｍ3に取り上げた。この溶液を焼結漏斗を通して濾過し、乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し
た後、融点１９５℃の白色固体の形態でＮ－［６－（フラン－３－イル）－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド３５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 7.06 (幅広い s: 1H); 7.34 (幅広い d, J=
9 Hz: 1H); 7.60 (幅広い s: 1H); 7.70～7.85 (mt: 2H); 8.27 (幅広い s: 1H); 10.29 
(分解不能なピーク: 1H); 12.62 (分解不能なピーク: 1H)
【００８９】
［実施例３２］
Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）
エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ベンジルオキシフェニルボロン酸９３０ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パ
ラジウム１３ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチ
ルアミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記した
Ｎ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｍｇに添加した。次に混合物を５時間約１００℃に
加熱した。次に混合物を約１９℃に戻し、次に焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3および蒸留水５０ｃ
ｍ3ですすいだ。得られた残存物を酢酸エチル１５０ｃｍ3、蒸留水５０ｃｍ3および塩化
ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、
焼結漏斗を通して濾過し、上記した条件下で減圧下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカ
ラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマ
トグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離し
て精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減
圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。オレンジ色の油状物の形態でＮ－［６－［４－
（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.83 (幅広い
 t, J=8 Hz: 2H); 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.42 (幅広い t, J=7 Hz: 
2H); 3.57 (幅広い t, J=8 Hz 2H); 5.21 (s: 2H); 5.73 (s: 2H); 7.16 (d, J=8.5 Hz: 
2H); 7.30～7.50 (mt: 4H); 7.51 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.73 (d, J=8.5 Hz: 2H);
 7.85～7.95 (mt: 2H); 10.46 (分解不能なピーク: 1H)
【００９０】
Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４ｃｍ3

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェ
ニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド１.２ｇに添加した。反応媒体を１７時間約６６℃で加熱した。
次に加熱を停止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム
飽和水溶液５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を
硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に
蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５
０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（
８０／２０ 体積）で溶離して精製し、３０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を
含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロ
ピルエーテル２×２ｃｍ3に取り上げた。この混合物を焼結漏斗を通して濾過し、乾燥（



(53) JP 4648630 B2 2011.3.9

10

20

30

40

50

９０Ｐａ；５０℃）した後、融点２２０℃の白色固体の形態でＮ－［６－［４－（フェニ
ルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２２０ｍｇを得
た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.00 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.69 (mt, 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 5.20 (s, 2H); 7.15 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7
.30～7.50 (mt: 3H); 7.33 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.51 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 
7.57 (幅広い s: 1H); 7.68 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.83 (d, J=9 Hz: 1H); 10.31 (分解不
能なピーク: 1H); 12.64 (分解不能なピーク :1H)
【００９１】
［実施例３３］
Ｎ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ヨードトリメチルシラン０.１５ｃｍ3、次にテトラヒドロフラン５ｃｍ3をアセトニト
リル７.５ｃｍ3中の前述のＮ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド２００ｍｇに添加し、媒体を２時間約８２℃に加熱
した。ヨードトリメチルシラン０.１５ｃｍ3を添加し、加熱を１７時間継続した。次に反
応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発乾固させた。残存物を酢酸エチル７５ｃｍ3

に取り上げ、この混合物を次に硫酸ナトリウム飽和水溶液２×５０ｃｍ3および塩化ナト
リウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、減圧下（
２ｋＰａ；４５℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径１.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチ
ルで溶離して精製し、３０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を
合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル３
×５ｃｍ3で洗浄した。これを焼結漏斗上で濾過し、乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後、融点
約２３５℃の白色固体の形態でＮ－［６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド１００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7.5 Hz: 2H); 6.88 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.29 (幅広い 
d, J=9 Hz: 1H); 7.51 (幅広い s : 1H); 7.55 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.80 (d, J=9 Hz: 1
H); 9.56 (幅広い s: 1H); 12.29 (分解不能なピーク: 1H)
【００９２】
［実施例３４］
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド
　塩化ベンゾイル０.６９ｃｍ3を約３℃に冷却したピリジン１５ｃｍ3中の６－クロロ－
１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した。反応媒体を１２時間かけて約１９℃に
戻し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル２５ｃｍ3お
よび蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和
水溶液２５ｃｍ3で洗浄した。得られた溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を
通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィ
ーにより、ジクロロメタン／メタノール混合物（９９／１ 体積）で溶離して精製し、１
５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点１８８℃の白色固体の形
態でＮ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンアミド９９０ｍｇを得
た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.13 (dd, J=9および1.5 Hz: 
1H); 7.50～7.70 (mt: 3H); 7.59 (幅広い s: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 1H); 8.10 (幅広
いd, J=7.5 Hz: 2H); 10.88 (分解不能なピーク: 1H); 12.95 (分解不能なピーク: 1H)
【００９３】
［実施例３５］
Ｎ－［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキ
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シ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　３,４－ジフルオロフェニルボロン酸６４５ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラ
ジウム１３ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチル
アミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ
－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を１７時間約１００℃に加
熱した。次に混合物を約１９℃に戻し、次に焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル７５ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3に取り上
げた。不溶性の物質を焼結漏斗上で濾去した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼
結漏斗を通して濾過し、上記した条件下に減圧下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して
精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。オレンジ色の油状物の形態でＮ－［６－（３,５
－ジフルオロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.70 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7.5 Hz: 2H); 3.59 (t
, J=8 Hz: 2H); 5.77 (s: 2H); 7.28 (tt, J=9および2 Hz: 1H); 7.55 (dd, J=9および2 
Hz: 1H); 7.59 (mt: 2H); 7.95 (d, J=9 Hz: 1H); 8.12 (幅広い s: 1H); 10.53 (分解不
能なピーク: 1H)
【００９４】
Ｎ－［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４ｃｍ3

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（３,５－ジフルオロフェニル）－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド１.１ｇに添加した。反応媒体を１８時間約６６℃で加熱した。次に加熱
を停止し、酢酸エチル１００ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水
溶液２×５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫
酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸
発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０
ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（６
０／４０ 体積）で溶離して精製し、３５ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含
有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピ
ルエーテル２×５ｃｍ3に取り上げた。この混合物を焼結漏斗を通して濾過し、減圧下に
乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し、融点２６０℃の白色固体の形態でＮ－［６－（３,５－ジ
フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド３４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル(300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.00 (t, J=7 Hz: 3H); 1.70 (
mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 7.27 (tt, J=9および2 Hz: 1H); 7.43 (dd, J=9および
2 Hz: 1H); 7.52 (mt: 2H); 7.76 (幅広い s: 1H); 7.90 (d, J=9 Hz: 1H); 10.37 (分解
不能なピーク: 1H); 12.83 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００９５】
［実施例３６］
Ｎ－［６－（３－チオフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　３－チエニルボロン酸５２２ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム１３ｍ
ｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフ
ェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－［６－クロ
ロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
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イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を２時間約１００℃に加熱した。２－ジ
シクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフェニル３１ｍｇおよび
酢酸パラジウム１３ｍｇを添加し、混合物を１７時間還流した。次に混合物を約１９℃に
戻し、次に焼結漏斗を通して濾過し、酢酸エチル７５ｃｍ3および蒸留水５０ｃｍ3を添加
した。不溶性の物質を焼結漏斗上で濾去した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼
結漏斗を通して濾過し、上記した条件下で減圧下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して
精製し、５０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。黄色油状物の形態でＮ－［６－（３－チオフェニ
ル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド５７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7.5 Hz: 2H); 3.58 (t
, J=8 Hz: 2H); 5.72 (s: 2H); 7.55 (dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.71 (d, J=2 Hz: 
2H); 7.88 (d, J=8. 5 Hz: 1H); 8.00 (t, J=2 Hz: 1H); 8.02 (幅広い s: 1H); 10.45 (
分解不能なピーク: 1H)
【００９６】
Ｎ－［６－（３－チオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム８.２ｃｍ3

をテトラヒドロフラン２０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（３－チオフェニル）－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド５７０ｍｇに添加した。反応媒体を１８時間約６６℃で加熱した。次に加熱を停止
し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２×
５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネ
シウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた
。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａの
アルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（６０／４０
 体積）で溶離して精製し、２０ｃｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画
分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテ
ル２×５ｃｍ3に取り上げた。この混合物を焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ
；４０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；５０℃）した後、融点約１９８℃の白色固体の
形態でＮ－［６－（３－チオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
２６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.45 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.60～7.75 (mt: 2
H); 7.70 (幅広い s: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 1H); 7.95 (dd, J=3および1.5 Hz: 1H); 1
0.32 (分解不能なピーク: 1H); 12.66 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【００９７】
［実施例３７］
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド
　２－チオフェンアセチルクロリド０.７３ｃｍ3を約３℃に冷却したピリジン１５ｃｍ3

中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加した。反応媒体を２１時間
かけて約１９℃に戻し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エ
チル２５ｃｍ3、テトラヒドロフラン１０ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3に取り上げた。有
機相を蒸留水２５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液２５ｃｍ3で洗浄した。得られた
溶液を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗上で濾過し、ジメチルホルムアミド５ｃｍ
3ですすぎ、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム
（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
ィーにより、ジクロロメタン／メタノール（９９／１ 体積）で溶離して精製し、１５ｃ
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ｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２１０℃の白色固体の形態で
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－チオフェンアセトアミド２１
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 3.99 (s: 2H); 6.95～7.10 (m
t: 2H); 7.09 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.43 (dd, J=5および1.5 Hz: 1H); 7.53 (d, J
=2 Hz: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 1H); 10.76 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～13.20 (幅
広い分解不能なピーク: 1H)
【００９８】
［実施例３８］
Ｎ－［５－［［（３－フルオロフェニル）スルホニル］アミノ］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ベンズアミド
　Ｎ－［５－［［（３－フルオロフェニル）スルホニル］アミノ］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ベンズアミドはＮ－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズ
アミド０.４５ｇ、ピリジン１０ｃｍ3および（３－フルオロフェニル）スルホニルクロリ
ド０.３５ｇから得てよい。即ちＮ－［５－［（（３－フルオロフェニル）スルホニル］
アミノ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンズアミド０.６ｇを融点２２５℃の白色
固体の形態で得た（Ｃ２０Ｈ１５ＦＮ４Ｏ３Ｓの元素分析値：計算値（％）：Ｃ：５８.
５３,Ｈ：３.６８,Ｆ：４.６３,Ｎ：１３.６５,Ｏ：１１.６９,Ｓ：７.８１,測定値（％
）：Ｃ：５８.３５,Ｈ：３.４２,Ｎ：１３.５６,Ｓ：７.４４。
　1H NMR (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.10 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.39 (d,
 J=9 Hz: 1H); 7.40～7.70 (mt: 7H); 7.42 ((幅広い s: 1H); 8.07 (幅広い d, J=7.5 H
z: 2H); 10.20 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 10.72 (幅広い s: 1H); 12.77 (幅広い 
s: 1H)
【００９９】
　Ｎ－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミドはＮ－（５－ニトロ
－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミド０.６ｇ、エタノール２１ｃｍ3、硫酸第
１鉄４.２ｇ、水６.６ｃｍ3および３２％アンモニア水５.１ｃｍ3から得てよい。即ちＮ
－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミド０.４ｇを融点１１６℃
の黄色粉末の形態で得た。
【０１００】
　Ｎ－（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ベンズアミドは以下の通りに得て
よく：即ち、塩化ベンゾイル０.３９ｃｍ3を０℃に冷却した５－ニトロ－１Ｈ－インダゾ
ール－３－アミン０.６ｇおよびピリジン５ｃｍ3の溶液に滴加した。媒体を２０℃程度の
室温に戻し、１８時間攪拌した。蒸留水２０ｃｍ3を添加した後、媒体を酢酸エチル２０
ｃｍ3および１０ｃｍ3で抽出した。有機相をあわせ、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過
し、減圧下に蒸発させて濃縮した。このようにして得られた残存物を溶離剤としてジクロ
ロメタン／メタノール混合物（９９／１ 体積）を用いたシリカカラム上のクロマトグラ
フィーにより精製した。このようにしてＮ－（５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル）ベンズアミド０.９ｇを融点２３１℃のオレンジ色の固体の形態で得た。
【０１０１】
［実施例３９］
Ｎ－［６－（２－フェニルエチル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　９－ボラビシクロ［３.３.１］ノナン２７.２ｃｍ3をジオキサン３５ｃｍ3中のスチレ
ン０.８ｃｍ3の溶液にシリンジで添加し、混合物を１時間７５℃で加熱した。５Ｎ水酸化
ナトリウム５.５ｃｍ3を冷却溶液に添加し、その後、順次、実施例２５において製造した
Ｎ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇ、フッ化セシウム１.２ｇ、２－ジシクロヘキシ
ルホスフィノ－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフェニル３２.２ｍｇおよび酢酸パラジ
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ウム１２.３ｍｇを添加し、そして混合物を３時間還流下に加熱した。冷却後、水５０ｃ
ｍ3および酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し；有機相の安定化の後にその相を分離し、硫酸マ
グネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮し、得られた粗生成
物４.５ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａの
アルゴン圧力下のクロマトグラフィーに付し、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７５
／２５ 体積）で溶離した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰ
ａ；４０℃）に蒸発させ、黄色油状物の形態のＮ－［６－（２－フェニルエチル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド１.４ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7. 5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 3.00 (mt
: 4H); 3.53 (t, J=8 Hz: 2H); 5.62 (s: 2H); 7.04 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.15～
7.40 (mt: 5H); 7.50 (幅広い s: 1H); 7.74 (d, J=8. 5Hz: 1H); 10.38 (分解不能なピ
ーク: 1H)
　EI m/z=437 M+

　   m/z=320 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=309 [M-C6H12OSi]
+

【０１０２】
Ｎ－［６－（２－フェニルエチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１９.２ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン４０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（２－フェニルエチル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド１.４ｇの溶液に添加し、混合物を１８時間還流した。酢酸エチル１００ｃｍ3

を反応媒体に添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ3、水１０
０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を相の安定化の後に
分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、
オレンジ色の油状物の形態で得られた粗生成物１.４ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（３０／７０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を濃縮乾固して得られた黄色油状物０.４３ｇから、ジイソ
プロピルエーテル２０ｃｍ3を用いた磨砕と濾過の後に、７０％の純度で白色固体０.３４
ｇを得た。ＨＰＬＣ－ＭＳによる精製の後、得られた生成物０.１１ｇをジイソプロピル
エーテル１０ｃｍ3で磨砕し、ジイソプロピルエーテル５ｃｍ3で洗浄し、次に減圧下（９
０Ｐａ；４０℃）に乾燥し、融点１７５℃の白色固体の形態でＮ－［６－（２－フェニル
エチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.１０ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 2.99 (mt: 4H); 6.97 (幅広い d, J=9Hz: 1H); 7.1
5～7.35 (mt: 5H); 7.20 (幅広い s: 1H); 7.77 (d, J=9 Hz: 1H); 10.22 (幅広い s: 1H
); 12.44 (幅広い s: 1H)
【０１０３】
［実施例４０］
６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン
　ヒドラジン１水和物０.３２ｃｍ3を無水エタノール１０ｃｍ3中の２,３,４－トリフル
オロベンゾニトリル０.４６ｃｍ3に添加した。媒体を１７時間約７５℃で加熱し、次に酢
酸エチル１０ｃｍ3、テトラヒドロフラン５ｃｍ3および蒸留水５ｃｍ3を添加した。有機
相が安定化した後にこの相を分離し、蒸留水１０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶
液１０ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上
に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた残存物をシ
リカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径１.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力
下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積
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）で溶離して精製した。期待される生成物を合わせ、次に減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に
蒸発させ；乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後、融点１８３℃の白色固体の形態で６,７－ジフ
ルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.57 (分解不能なピーク: 2H)
; 6.93 (mt: 1H); 7.52 (ddd, J=8.5～4.5および1 Hz : 1H); 12.01 (分解不能なピーク:
 1H)
【０１０４】
Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　ブチリルクロリド０.６１ｃｍ3を約３℃に冷却後のピリジン１５ｃｍ3中の前述の６,７
－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、そして、混合物を７６時
間室温で放置した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮し、残存物を酢酸エチ
ル２５ｃｍ3および水２５ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２５ｃｍ3、次いで塩化ナ
トリウム飽和水溶液２５ｃｍ3で洗浄した。硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧
下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮した後、得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、
ジクロロメタン／メタノール混合物（９８／２ 体積）で溶離して精製した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐ
ａ；４０℃）後、融点１９１℃の白色固体の形態でＮ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル）ブタンアミド５６９ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.10 (mt: 1H); 7.63 (幅広い dd, J=9および4.5 H
z: 1H); 10.47 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 13.35 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１０５】
［実施例４１］
Ｎ－［６－（４－メトキシフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メ
チル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－メトキシフェニルボロン酸９００ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウ
ム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２′－（Ｎ,Ｎ－ジメチル
アミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ
－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を２０時間約１００℃に加
熱し、温度を７２時間かけて約１９℃に戻し、次に反応媒体を焼結漏斗を通して濾過し、
減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物を酢酸エチル５０ｃｍ3および蒸留水
５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を再度蒸留水５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和水溶液
５０ｃｍ3で洗浄した。水相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、上記した条件下に
減圧下に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸
エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画
分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、黄
色油状物の形態でＮ－［６－（４－メトキシフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 3.56 (t, 
J=8 Hz :2H); 3.83 (s: 3H); 5.72 (幅広い s: 2H); 7.08 (幅広い d, J=8.5 Hz: 2H); 7
.42 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.72 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.85～7.95 (mt: 2H); 10.45
 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=437 M+

　   m/z=320 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=309 [M-C6H12OSi]
+

【０１０６】
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Ｎ－［６－（４－メトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１３.６ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（４－メトキシフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド１ｇに添加し、反応媒体を１９時間約６６℃で加熱した。次に加熱を停止し
、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２×５
０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させて濃縮乾固させた。残
存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアル
ゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル／シクロヘキサン混合物（６０／４
０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3に取り上げ
、濾過し、ジイソプロピルエーテル２×５ｃｍ3、次いで酢酸エチル２×５ｃｍ3で洗浄し
；乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２１０℃の白色生成物の形態でＮ－［６－（４－メ
トキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド５００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 3.83 (s: 3H); 7.06 (d mt, J=8.5 Hz: 2H); 7.33 
(dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.56 (幅広い s: 1H); 7.78 (d mt, J=8.5 Hz: 2H); 7.83 
(d, J=9 Hz: 1H); 10.31 (分解不能なピーク: 1H); 12.62 (分解不能なピーク: 1H)
【０１０７】
［実施例４２］
Ｎ－［６－［４－（メチルチオ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキ
シ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　８６％４－メチルチオフェニルボロン酸０.８１ｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パ
ラジウム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメ
チルアミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記し
たＮ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を２０時間約１００℃
に加熱し、温度を７２時間かけて室温に戻し、次に反応媒体を焼結漏斗上で濾過し、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。上記実施例４１と同様に後処理および精製を行い
、Ｎ－［６－（４－メチルチオフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ
］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.６０ｇを黄色油状物の形
態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 2.55 (s: 
3H); 3.57 (t, J=8 Hz: 2H); 5.73 (s: 2H); 7.40 (幅広い d, J=8.5 Hz: 2H); 7.45 (dd
, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.75 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.91 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.94 (
s: 1H); 10.47 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=455 M+

　   m/z=338 [M-OCH2CH2Si(CH3)]3
+

　   m/z =327 [M-C6H12OSi]
+

【０１０８】
Ｎ－［６－（４－メチルチオフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１７.９ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－（４－メチルチオフェニル）－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド６００ｍｇに添加した。反応媒体を１８時間約６６℃で加熱し、次に加熱
を停止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶
液２×５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相の安定
化の後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５
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０℃）に濃縮させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル／シクロヘ
キサン（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合
わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０
ｃｍ3に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル２×５ｃｍ3、次いで酢酸エチル２×
３ｃｍ3で洗浄し；乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２２５℃の白色生成物の形態でＮ
－［６－［４－（メチルチオ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド３２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5Hz: 3H); 1.69
 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 2.54(s: 3H); 7.36 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.
39 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.62 (幅広い s: 1H); 7.70 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.86 (d, J=9 
Hz: 1H); 10.33 (分解不能なピーク: 1H); 12.69 (分解不能なピーク: 1H)
【０１０９】
［実施例４３］
Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－トリフルオロメトキシフェニルボロン酸８４０ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、
酢酸パラジウム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ
－ジメチルアミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において
前記したＮ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に反応媒体を２０時間約
１０２℃に加熱し、室温に戻し、酢酸エチル７５ｃｍ3で希釈し、セライトを充填した焼
結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。上記実施例４１
と同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメトキシ）フェニ
ル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド１ｇを黄色油状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.57 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.74 (幅広い s: 2H); 7.46 (dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.50 (幅広い
 d, J=8. 5 Hz: 2H); 7.90 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.94 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.99 (幅広い
 s: 1H); 10.49 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=493 M+

　   m/z=376 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=365 [M-C6H12OSi]
+

【０１１０】
Ｎ－［６－（４－トリフルオロメトキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１２.１ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－［４－（トリフルオロメトキシ
）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。反応媒体を１８時間約６６℃で加熱し、
次に加熱を停止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。この混合物を炭酸水素ナトリウム
飽和水溶液２×５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機
相の安定化の後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に濃縮させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２
.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル／
シクロヘキサン（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する
画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジイソプロピルエーテ
ル１０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、順次、ジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3

、次いで酢酸エチル２×２ｃｍ3で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２３４
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℃の白色生成物の形態でＮ－［６－［４－（トリフルオロメトキシ）フェニル］－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド５２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.38 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.52 (d, J=8.5 Hz
: 2H); 7.67 (幅広い s: 1H); 7.86 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.89 (d, J=9 Hz: 1H); 10.36 
(分解不能なピーク: 1H); 12.75 (分解不能なピーク: 1H)
【０１１１】
［実施例４４］
Ｎ－［（６－（２－プロペニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フッ化セシウム１.２４ｇ、２－アリル－４,４,５,５－テトラメチル－１,３,２－ジオ
キサボロラン０.７７ｃｍ3、２－ジシクロヘキシルホスフィン－２′－（Ｎ,Ｎ－ジメチ
ルアミノ）ビフェニル３１.５ｍｇおよび酢酸パラジウム１３.５ｍｇを順次、ジオキサン
３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチ
ルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇの溶
液に添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を濾過し、酢酸エチル２×５０ｃｍ3

に取り上げ、有機相を順次、水５０ｃｍ3、および、塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で
洗浄した。放置により有機相を分離し、硫酸ナトリウム上に乾燥し、減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に濃縮乾固した後、得られた茶色の油状物１.３ｇをシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製した。
濃縮および乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、７５％の純度で黄色油状物の形態でＮ－［（６
－（２－プロペニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.７２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.82 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7Hz: 2H); 3.45～3.60
 (mt: 4H); 5.05～5.20 (mt: 2H); 5,62 (s: 2H); 6.02 (mt, 1H); 6.98 (幅広い d, J=8
.5 Hz: 1H); 7.45 (幅広い s: 1H); 7.75 (d, J=8.5 Hz: 1H), 10.38 (分解不能なピーク
: 1H)
　EI m/z=373 M+

　   m/z=256 [M-OCH2CH2Si(CH3)]3
+

　   m/z=245 [M-C6H12OSi]
+

【０１１２】
Ｎ－［（６－（１－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１１.２ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン２５ｃｍ3中のＮ－［６－（１－プロペニル）－１－［［２－（
トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
０.７０ｇの溶液に添加し、混合物を１８時間還流下に加熱した。酢酸エチル７５ｃｍ3を
反応媒体に添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液２×５０ｃｍ3、次いで
塩化ナトリウム飽和溶液２×５０ｃｍ3で洗浄した。有機相の安定化の後にこの相を分離
し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、
茶色固体０.７０ｇを得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.
５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより精製し、シクロヘ
キサン／酢酸エチル（７０／３０ 体積）で溶離した。画分を濃縮後、期待される生成物
を５０％含有する混合物０.３ｇを得た。画分を最終ＨＰＬＣ（Hypurity；Ｃ18、５μｍ
カラム；長さ１００ｍｍ、直径３０ｍｍ、溶離剤：メタノール－アセトニトリル－水（３
８／３８／２４ 体積）、０.０５％トリフルオロ酢酸含有；流量２０ｃｍ3／分）に付し
、濃縮乾固し、酢酸エチル５ｃｍ3中に取り上げ、濾過して乾燥し（２ｋＰａ；４５℃）
、融点１９５℃の白色結晶の形態でＮ－［６－（１－プロペニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１２ｍｇを得た。
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　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.66 (mt: 2H); 1.89 (幅広い d, J=6 Hz: 3H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 6.38 (mt: 
1H); 6.55 (幅広い d, J=16 Hz: 1H); 7.17 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.29 (幅広い s
: 1H); 7.69 (d, J=9 Hz: 1H); 10.24 (分解不能なピーク: 1H); 12.52 (分解不能なピー
ク: 1H)
【０１１３】
［実施例４５］
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンカルボキサミド
　ジイソプロピルアミン４.２ｃｍ3をピリジン１５ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－アミン１ｇに添加した。反応媒体を約８℃に冷却し、塩酸ピコリノイルクロ
リド１.０８ｇに添加し、温度を１８時間かけて室温に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋ
Ｐａ；４０℃）に濃縮乾固し、残存物を酢酸エチル２５ｃｍ3および蒸留水２５ｃｍ3に取
り上げた。有機相を水２５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液２５ｃｍ3で洗浄した
。硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮し、残存物
をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力
下のクロマトグラフィーにより、ジクロロメタン／メタノール混合物（９９／１ 体積）
で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に蒸発させ、残存物をジイソプロピルエーテル２×１５ｃｍ3に取り上げた。焼結
漏斗上で濾過し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し、融点１７７℃の白色固体の形態
でＮ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２－ピリジンカルボキサミド５
７２ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.14 (dd, J=9および2 Hz: 1H
); 7.60 (d, J=2 Hz: 1H); 7.73 (ddd, J=6.5～5および1.5 Hz: 1H); 7.95 (d, J=9 Hz: 
1H); 8.12 (スピリット t, J=7.5および2 Hz: 1H); 8.21 (幅広い d, J=7.5 Hz: 1H); 8.
79 (幅広い d, J=5 Hz: 1H); 10.50～11.40 (幅広い分解不能なピーク: 1H); 12.30～13.
40 (非常に幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１１４】
［実施例４６］
Ｎ－［６－（４－フルオロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メ
チル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－フルオロフェニルボロン酸８４０ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウ
ム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルア
ミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－
［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次にこの混合物を２２時間約１０２℃に
加熱し、次に室温に戻した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3に取り上げ、セライトを充
填した焼結漏斗上で濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。上記実
施例４１と同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－（４－フルオロフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド５８０ｍｇを黄色油状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 3.56 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.73 (s: 2H); 7.35 (t, J=9 Hz: 2H); 7.44 (幅広い dd, J=9および1.5 H
z: 1H); 7.82 (dd, J=9および5.5 Hz: 2H); 7.92 (d, J=9 Hz: 1H); 7.94 (幅広い s: 1H
); 10.48 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=427 M+

　   m/z=310 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=299 [M-C6H12OSi]
+

【０１１５】
Ｎ－［６－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
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　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム８.１ｃｍ3

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前記のＮ－［６－（４－フルオロフェニル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド５８０ｍｇに添加し、反応媒体を２２時間約６６℃に加熱した。次に加熱を停
止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し、得られた混合物を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液
５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相の安定化の後
にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に濃縮乾固した。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチ
ル（４０／６０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ
、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ
3に取り上げ、濾過し、順次、ジイソプロピルエーテル５ｃｍ3および酢酸エチル２×３ｃ
ｍ3で洗浄し；乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２３２℃の白色生成物の形態でＮ－［
６－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２５０ｍ
ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 7.30 (d, J=9 Hz: 1H); 7.32 (t, J=9 Hz: 2H); 7.
61 (幅広い s: 1H); 7.78 (dd, J=9および6 Hz: 2H); 7.87 (d, J=9 Hz: 1H); 10.33 (分
解不能なピーク: 1H); 12.70 (分解不能なピーク: 1H)
【０１１６】
［実施例４７］
Ｎ－［６－［（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル
）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ｔ－ブチルフェニルボロン酸８４０ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジ
ウム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチル
アミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ
－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。混合物を２１時間約１０２℃に加熱し
、次に室温に戻し、反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3で希釈し、セライトを充填した焼結
漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。上記実施例４１と
同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フェニ
ル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド１.１３ｇを黄色油状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.35 (s: 9H); 1. 68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz:
 2H); 3.57 (t, J=8 Hz: 2H); 5.72 (幅広い s: 2H); 7.44 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.
53 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 7.70 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 7.89 (d, J=9 Hz: 1H); 7.
91 (幅広い s: 1H); 10.46 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=465 M+

　   m/z=348 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=337 [M-C6H12OSi]
+

【０１１７】
Ｎ－［６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４.６ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中のＮ－［６－［４－（１,１－ジメチルエチル）フ
ェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１.１３ｇに添加した。反応媒体を２２時間約６６℃に加熱し
、次に加熱を停止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し、有機相を炭酸水素ナトリウム飽和
水溶液７５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸
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マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存物
をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（７０／３０ 体積）
で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に蒸発させ；残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗上
で濾過し、順次、ジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3および酢酸エチル２×５ｃｍ3で洗浄
した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２４６℃の白色生成物の形態でＮ－［６－［４
－（１,１－ジメチルエチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド３２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.3
6 (s: 9H); 1.70 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.36 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.5
2 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.61 (幅広い s: 1H); 7.66 (幅広い d, J=8.5 Hz: 2H); 7.85 (d
, J=9 Hz: 1H); 10.32 (分解不能なピーク: 1H); 12.66 (分解不能なピーク: 1H)
【０１１８】
［実施例４８］
Ｎ－［６－ブロモ－７－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　水２５ｃｍ3に溶解した硫酸第一鉄７水和物４.２５ｇを約５℃に冷却したエタノール２
０ｃｍ3中の実施例２９において記載したＮ－［６－ブロモ－７－ニトロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド５１０ｍｇに滴加した。温度が約２８℃に上昇し、混合
物を３０分間攪拌放置し、次に２８％アンモニア水５.２ｃｍ3を添加し、混合物を２時間
還流し、更に２８％アンモニア水２×１.５ｃｍ3を添加し、混合物を更に１０分間攪拌放
置し、セライトを充填した焼結漏斗を通して熱時濾過した。沈殿をメタノール２０ｃｍ3

ですすぎ、濾液を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮乾固した。残存物を酢酸エチル５０
ｃｍ3に取り上げ、炭酸水素ナトリウム飽和溶液２５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和溶
液２５ｃｍ3で洗浄した。有機相の安定化の後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に
乾燥し、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、モーブ
色の固体の形態でＮ－［６－ブロモ－７－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド５５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.35 (t, J=7 Hz: 2H); 5.47 (幅広い s: 2H); 6.901 (d, J=8.5 Hz: 1H); 
7.00 (d, J=8.5 Hz: 1H); 10.18 (幅広い s: 1H); 12. 38 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=296M+

　   m/z=226 [M-C4H6O]
+

【０１１９】
［実施例４９］
Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル
）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－トリフルオロメチルフェニルボロン酸７７５ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢
酸パラジウム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－
ジメチルアミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前
記したＮ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に混合物を１８時間還流し
、次に室温に戻し、反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3で希釈し、セライトを充填した焼結
漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。上記実施例４１と
同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１ｇを純度９５％の黄色油状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.56 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.75 (s: 2H); 7.52 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.88 (幅広い d, J=8.5 
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Hz: 2H); 7.97 (d, J=8. 5 Hz: 1H); 8.01 (幅広い d, J=8.5 Hz: 2H); 8.07 (幅広い s:
 1H); 10. 51 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=477 M+

　   m/z=360 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=349 [M-C6H12OSi]
+

【０１２０】
Ｎ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１２.６ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中のＮ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニ
ル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド１ｇの溶液に添加した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3で希釈し
、有機相を炭酸水素ナトリウム飽和溶液２×５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液２
×５０ｃｍ3で洗浄した。有機相の安定化の後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に
乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、茶色固体０.９５ｇを得た
。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａ
のアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（６０／４
０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、得られたクリーム色の結晶０.６０ｇをジイソプロピルエ
ーテル１０ｃｍ3に取り上げ、濾過し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し、融点２６
０℃超の白色結晶の形態でＮ－［６－［４－（トリフルオロメチル）フェニル］－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.４７ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.42 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.73 (幅広い s
: 1H); 7.85 (d, J=8.5Hz: 2H); 7.92 (d, J=9 Hz: 1H); 7.97 (d, J=8.5 Hz: 2H); 10.3
7 (分解不能なピーク: 1H)
【０１２１】
［実施例５０］
Ｎ－［６－（４－メチルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－メチルフェニルボロン酸５５５ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム
１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミ
ノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の実施例２５において前記したＮ－［
６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、次に混合物を５時間３０分約１０４℃に加熱
し、次に温度を１６時間かけて室温に戻した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3で希釈し
、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、濾液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃
縮乾固させた。上記実施例４１と同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－（４－メ
チルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１.１ｇを黄色油状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J= 
8 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.38 (s: 3H); 2.41 (t, J=7 Hz:
 2H); 3.56 (t, J=8 Hz: 2H); 5.73 (s: 2H); 7.32 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 7.44 (幅
広い d, J=9 Hz: 1H); 7.68 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 7.90 (d, J=9 Hz: 1H); 7.92 (幅
広い s: 1H); 10.46 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=423 M+

　   m/z=306 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=295 [M-C6H12OSi]
+

【０１２２】
Ｎ－［６－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
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　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４.６ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（４－メチルフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド１.１ｇに添加した。反応媒体を１８時間約６６℃に加熱し、次に加熱を停
止した。酢酸エチル７５ｃｍ3を反応媒体に添加し、有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水
溶液２×５５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫
酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存
物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル／シクロヘキサン（７０／３０ 体積
）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3に取り上げ、濾過し
、順次、ジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3および酢酸エチル３×３ｃｍ3で洗浄した。乾
燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２１０℃の白色生成物の形態でＮ－［６－（４－メチル
フェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド５００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.37 (s: 3H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.31 (d, J=8 Hz: 2H); 7.35 (mt :
1H); 7.59 (幅広い s: 1H); 7.63 (d, J=8 Hz: 2H); 7.85 (d, J=9 Hz: 1H); 10.32 (幅
広い s: 1H); 12.65 (分解不能なピーク: 1H)
【０１２３】
［実施例５１］
Ｎ－［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ジメチルホルムアミド５０ｃｍ3中の実施例２４において製造したＮ－（６－ブロモ－
１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド６ｇの溶液をジメチルホルムアミド２０ｃ
ｍ3中の油中６０％水素化ナトリウム１.１ｇの懸濁液に滴加し、０℃に冷却し、その後、
１０℃のジメチルホルムアミド１０ｃｍ3中の２－（トリメチルシリル）エトキシメチル
クロリドの溶液４.５ｃｍ3を添加し、反応媒体を室温に戻した。酢酸エチル１００ｃｍ3

を反応媒体に添加し、その後水２×５０ｃｍ3で洗浄し、有機相の安定化の後にこの相を
分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固し、固体
６.９ｇを得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチ
ル勾配（１００／０から９０／１０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含
有する画分を濃縮乾固し、オフホワイトの固体の形態でＮ－［６－ブロモ－１－［［２－
（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド２.９ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.07 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 3.53 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.67 (s: 2H); 7.29 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 1H);
 8.01 (d, J=1.5 Hz: 1H); 10.54 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=411 M+

　   m/z=294 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=283 [M-C6H12OSi]
+

【０１２４】
Ｎ－［６－（３,５－ジクロロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ
］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　３,５－ジクロロフェニルボロン酸０.４４ｇ、水１８ｃｍ3に溶解した炭酸ナトリウム
０.６４ｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム０.１８６ｇをジ
オキサン３０ｃｍ3中の前述のＮ－［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物
を１８時間還流した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3および水５０ｃｍ3で希釈し、次に
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媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮
乾固した。上記実施例４１と同様に後処理および精製を行った。Ｎ－［６－（３,５－ジ
クロロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド０.９０ｇを黄色のワックス状物の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.58 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.77 (s: 2H); 7.53 (dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.66 (t, J=2Hz: 1H)
; 7.87 (d, J=2 Hz: 2H); 7.95 (d, J=8.5 Hz: 1H); 8.14 (幅広い s: 1H); 10.51 (分解
不能なピーク: 1H)
　EI m/z=477 M+

　   m/z=360 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=349 [M-C6H12OSi]
+

【０１２５】
Ｎ－［６－（３,５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１１.２ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン２０ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（３,５－ジクロロフェニル
）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド１ｇに添加し、次に反応媒体を１８時間約６５℃に加熱し、加熱を停
止し、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加した。有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２×２
５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；
５０℃）後、白色生成物の形態でＮ－［６－（３,５－ジクロロフェニル）－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド２９０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.69 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.40 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.63 (t,
 J=2 Hz: 1H); 7.75 (幅広い s: 1H); 7.81 (d, J=2 Hz: 2H); 7.89 (d, J=8.5Hz: 1H); 
10.37 (分解不能なピーク: 1H); 12.70～12.95 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=347 M+

　   m/z=277 [M-C4CH6O]
【０１２６】
［実施例５２］
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３,５－ジクロロベンズアミド
　３,５－ジクロロベンゾイルクロリド０.８３ｃｍ3を約３℃にまでアイスバス中で冷却
した後のピリジン１５ｃｍ3中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添
加し、次に混合物をこの温度で１０分間攪拌し、１８時間かけて室温に戻した。次に反応
媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、残存物を酢酸エチル２５ｃｍ3および
水２５ｃｍ3に取り上げた。形成した沈殿を濾過し、乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点
約２４０℃の白色固体の形態でＮ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－３
,５－ジクロロベンズアミド７００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.15 (dd, J=8.5および2 Hz: 
1H); 7.50～7.65 (mt: 2H); 7.72 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.79 (幅広い s: 1H); 7.90 (d, 
J=8.5 Hz: 1H); 11.06 (幅広い s: 1H)
【０１２７】
［実施例５３］
Ｎ－［６－（４－クロロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－クロロフェニルボロン酸５１２ｍｇ、炭酸カリウム５７８ｍｇおよびテトラキス（
トリフェニル）パラジウム１６７ｍｇをジオキサン４０ｃｍ3中の実施例５１に記載した
Ｎ－［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
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ダゾール－３－イル］ブタンアミド９００ｍｇに添加した。次に混合物を２時間１０４℃
に加熱し、１６時間かけて温度を約１９℃に戻した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3で
希釈し、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃
縮乾固した。残存物を酢酸エチル１００ｃｍ3および水５０ｃｍ3に取り上げた。有機相を
再度塩化ナトリウム飽和水溶液２５ｃｍ3で洗浄し、次に、相が安定化した後分離し、硫
酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物
をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル（８０／２０ 体積）
で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に蒸発させ；黄色のワックス状物の形態でＮ－［６－（４－クロロフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド６００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz, 2H); 3.56 (t, J
=8Hz: 2H); 5.73 (s: 2H); 7.46 (幅広いd, J=9 Hz: 1H); 7.58 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.8
1 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.93 (d, J=9 Hz: 1H); 7.98 (幅広い s: 1H); 10.49 (分解不能
なピーク： 1H)
　EI m/z=443 M+

　   m/z=326 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=315 [M-C6H12OSi]
+

【０１２８】
Ｎ－［６－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム９.５ｃｍ3

をテトラヒドロフラン２０ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（４－クロロフェニル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド６００ｍｇの溶液に添加し、次に反応媒体を１８時間約６５℃に加熱し、加熱
を停止し、酢酸エチル４０ｃｍ3を添加した。有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２
×３０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液３０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグ
ネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐ
ａ；５０℃）後、ベージュ色の粉末の形態でＮ－［６－（４－クロロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド２３８ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.35 (幅広い d, J= 8.5 Hz: 1H); 7.55 (d
, J=8.5 Hz: 2H); 7.64 (幅広い s: 1H); 7.77 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.88 (d, J=8.5 Hz:
 1H); 10.34 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=313 M+

　   m/z=243 [M-C4CH6O]
+

【０１２９】
［実施例５４］
トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ベンゼンプロパン
アミド
　ヒドロシンナモイルクロリド０.８８ｃｍ3を約５℃に冷却後のピリジン１５ｃｍ3中の
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、次に混合物を１８時間かけ
て室温に戻した。次に反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固し、次に酢酸エ
チル２５ｃｍ3、水２５ｃｍ3およびテトラヒドロフラン１０ｃｍ3に取り上げた。有機相
が安定化した後に分離したこの相を水２５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液２５
ｃｍ3で洗浄し；硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）濃
縮乾固した後、残存物をシリカゲルカラム（粒径１５～４０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０
ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、ジクロロメタン／メタノール混合
物（９７／３ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、
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減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。得られた低純度の生成物をＨＰＬＣ（Hypuri
ty；Ｃ18、５μｍカラム；長さ５０ｍｍ、直径２１ｍｍ、溶離剤：アセトニトリル／水勾
配（５／９５～９５／５ 体積）、０.０５％トリフルオロ酢酸含有；流量１０ｃｍ3／分
）より再精製した。期待される生成物を含有する画分を濃縮後、乾燥（９０Ｐａ；５０℃
）して、融点２２４℃の白色固体の形態でトリフルオロ酢酸Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ベンゼンプロパンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.73 (t, J=7.5 Hz: 2H); 2.9
7 (t, J=7.5 Hz: 2H); 7.06 (dd, J=9および1.5 Hz :1H); 7.15～7.40 (mt: 5H); 7.51 (
d, J=1.5 Hz: 1H); 7.77 (d, J=9 Hz: 1H); 10.44 (幅広い s: 1H)
【０１３０】
［実施例５５］
Ｎ－［６－（４－エチルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－エチルフェニルボロン酸６１２ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、酢酸パラジウム
１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミ
ノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ３中の実施例２５において前記したＮ－［
６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、次に混合物を１６時間還流した。反応媒体を
酢酸エチル５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３で希釈し、セライトを充填した焼結漏斗を通し
て濾過し、濾液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。上記実施例４１と同様
に後処理および精製を行った。なお低純度である生成物をＨＰＬＣ（Hypurity；Ｃ１８、
５μｍカラム；長さ５０ｍｍ、直径２１ｍｍ、溶離剤：０.０５％トリフルオロ酢酸含有
のアセトニトリル／水；流量１０ｃｍ３／分）により再精製した。期待される生成物を含
有する画分を濃縮し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）した後、黄色油状物の形態でＮ－［６－
（４－エチルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２４０ｍｇを得た。生成物は直接次の工程に使
用した。
【０１３１】
Ｎ－［［６－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム３.３ｃｍ
３をテトラヒドロフラン２０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－（４－エチルフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド２４０ｍｇの溶液に添加した。次に媒体を１７時間６７℃に維持し、次に得
られた混合物を室温に戻し、酢酸エチル５０ｃｍ３を添加した。有機相を炭酸水素ナトリ
ウム飽和水溶液２×５０ｃｍ３および水２×５０ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分
離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固さ
せた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰ
ａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（
６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減
圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ３に
取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、順次、酢酸エチル２ｃｍ３、次いでジイソプロピルエー
テル１０ｃｍ３で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、Ｎ－［６－（４－エチルフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド８０ｍｇを融点２１０℃の白色固
体の形態で得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.24 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 2.67 (q, J=7.5 
Hz: 2H); 7.30～7.40 (mt: 3H); 7.59 (幅広い s: 1H); 7.65 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 
7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 10.31 (分解不能なピーク: 1H); 12.65 (分解不能なピーク: 1H)
【０１３２】
［実施例５６］
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Ｎ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－２－イル）－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド
　ビス（ピナコラト）ジボラン７６６ｍｇ、フッ化セシウム９１７ｍｇ、次に酢酸パラジ
ウム９.９ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－（Ｎ,Ｎ－ジメチルア
ミノ）ジフェニル２３.６ｍｇをジオキサン２５ｃｍ３中の実施例２５において前記した
Ｎ－［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド７４０ｍｇに添加した。媒体を２０時間還流し、次に
室温に戻し、酢酸エチル５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３を添加した。セライトを充填した
焼結漏斗を通して反応媒体を濾過した後、これを水２×５０ｃｍ３で洗浄した。有機相を
硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。
残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させ、黄色油状物の形態でＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチ
ル［１,３,２］ジオキサボロラン－２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エト
キシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.82 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.34 (s: 12H); 1.67 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz:
 2H); 3.50 (t, J=8 Hz: 2H); 5.71 (s: 2H); 7.39 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.83 (d, J=8.5
 Hz: 1H); 7.97 (s: 1H); 10.45 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z =459 M+

　   m/z=342 [M-OCH2CH2Si(CH3)]
+

　   m/z=331 [M-C6H12OSi]
+

　   m/z=272 [342-C4H6O]
+

【０１３３】
Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ヨードピリジン２４６ｍｇ、水１０ｃｍ３、炭酸ナトリウム２０１ｍｇおよびテト
ラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム６９ｍｇをジオキサン２０ｃｍ３中の前述
のＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－２－イル）
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド３２０ｍｇに添加した。媒体を２０時間還流し、次に混合物を室温に戻
し、酢酸エチル５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３を添加した。合わせた有機相を蒸留水５０
ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾
燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して
精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸
発させた。黄色油状物の形態でＮ－［６－（４－ピリジル）－１－［［２－（トリメチル
シリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２８０ｍｇ
を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.10 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz, 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7Hz: 2H); 3.57 (t, J
=8Hz: 2H); 5.76 (s: 2H); 7.57 (幅広い dd, J=8.5 および1 Hz); 7.82 (幅広い d, J=6
Hz: 2H); 7.98 (d, J=8.5 Hz: 1H); 8.16 (幅広い s: 1H); 8.70 (幅広い d, J=6 Hz: 2H
); 10.52 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z =410 M+

　   m/z=293 [M-OCH2CH2Si(CH3)]
+

　   m/z=282 [M-C6H12OSi]
+
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【０１３４】
Ｎ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム４.１ｃｍ
３をテトラヒドロフラン２０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－（４－ピリジル）－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド２８０ｍｇに添加し媒体を１７時間６７℃に維持し、次に室温に戻し、酢酸エチル
５０ｃｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３を添加した。有機相を塩化ナ
トリウム飽和水溶液５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥
し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム
（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
ィーにより、酢酸エチルで溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ
、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ
３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、順次、酢酸エチル５ｃｍ３、次いでジイソプロピル
エーテル１０ｃｍ３で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２００℃の白色固体
の形態でＮ－［６－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.47 (幅広い dd, J=9および1 Hz: 1H); 7.78 (幅
広い d, J=6 Hz: 2H); 7.81 (幅広い s: 1H); 7.93 (d, J=9 Hz: 1H); 8.67 (幅広い d, 
J=6 Hz: 2H); 10.38 (分解不能なピーク: 1H); 12.84 (幅広い s: 1H)
【０１３５】
［実施例５７］
Ｎ－（５－アミノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　熱水５０ｃｍ３中に溶解した硫酸鉄７水和物２０ｇをエタノール８０ｃｍ３中の実施例
２３に記載したＮ－［５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２.０
５ｇの溶液に添加し；混合物を室温で３０分間攪拌し、２８％アンモニア水２４ｃｍ３を
添加し、次に混合物を２時間還流下に加熱し、２８％アンモニア水１０ｃｍ３を添加し、
混合物を更に１０分間攪拌した。沈殿をセライトを充填した焼結漏斗上で熱時濾過し、濾
液が透明になるまでメタノールですすぎ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた
。残存物を酢酸エチル１００ｃｍ３に取り上げ、塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３で
洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過
し、減圧下に濃縮した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、紫色の粉末としてＮ－（５－アミ
ノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド８７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.34 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 4.82 (分解不能なピーク: 2H); 6.70 (幅広
い s: 1H); 6.77 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.15 (d, J=9 Hz: 1H); 9.92 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.13 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=218 M+

　   m/z=148 [M-C4CH6O]
+ 

　   m/z=43 [C3H7]
+

【０１３６】
［実施例５８］
Ｎ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］
－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ピリジン０.２２ｃｍ３をクロロホルム１５ｃｍ３中の実施例２５に記載したＮ－［６
－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、その後、臭素０.１４ｃｍ３を添加した。混合
物を２０℃で２４時間攪拌し、その後、ジクロロメタン５０ｃｍ３および硫酸ナトリウム
飽和水溶液５０ｃｍ３を添加した。１０分間攪拌した後、不溶性の物質を焼結漏斗上で濾
過し、有機相を塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後
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この相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に
濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチ
ル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を
合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点
１３０℃の白色固体としてＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシ
リル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド９４０ｍｇを
得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.82 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7.5 Hz: 2H); 3.52 (t
, J=8 Hz: 2H); 5.66 (s : 2H); 8.13 (s: 1H); 8.34 (s: 1H); 10.67 (幅広い s: 1H)
【０１３７】
Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１２.６ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン３０ｃｍ３中の前述したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド９４０ｍｇに添加した。次に媒体を１９時間６７℃に維持し、次に室温に戻し
、酢酸エチル５０ｃｍ３を添加した。有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２×５０ｃ
ｍ３および塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し
、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラ
フィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製
した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発さ
せ、残存物をジイソプロピルエーテル１５ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、順次
、酢酸エチル５ｃｍ３、次いでジイソプロピルエーテル２×１０ｃｍ３で洗浄した。乾燥
（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２５０℃の白色固体としてＮ－（５－ブロモ－６－クロロ
－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド４６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J =7.5 Hz: 3H); 1.
66 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.77 (s: 1H); 8.29 (s: 1H); 10.53 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.50～13.20 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１３８】
［実施例５９］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド
　２－チオフェンカルボニルクロリド０.６４ｃｍ３をアイスバス中で約６℃に冷却した
後のピリジン１５ｃｍ３中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し
、次に反応媒体を１７時間かけて室温に戻し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固し
、残存物を酢酸エチル２０ｃｍ３、水２０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和水溶液２０ｃ
ｍ３に取り上げた。有機相が安定化した後、この相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過
し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固し、次に残存物をシリカゲルカラム（粒径１
５～４０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、ジクロロメタン／メタノール混合物（９９／１ 体積）で溶離して精製した。期待さ
れる生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；乾燥（９
０Ｐａ；５０℃）後、融点２１５℃の淡黄色固体の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル）－２－チオフェンカルボキサミド６６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.11 (dd, J=9および2Hz: 1H)
; 7.25 (dd, J=5および3.5 Hz: 1H); 7.58 (dd, J=2および0.5 Hz: 1H); 7.81 (dd, J=9
および0.5 Hz: 1H); 7.90 (dd, J=5および1.5 Hz: 1H); 8.14 (dd, J=3.5および1.5 Hz: 
1H); 10.98 (分解不能なピーク: 1H); 12.96 (分解不能なピーク: 1H)
【０１３９】
［実施例６０］
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Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－メチルプロピルアミド
　イソブチリルクロリド０.６３ｃｍ３を６℃に媒体を冷却後にピリジン１５ｃｍ３中の
６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、次に混合物を１９時間かけ
て室温に戻し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発乾固させた。残存物を酢酸エチル２５
ｃｍ３および水２５ｃｍ３に取り上げ、形成した沈殿を焼結漏斗上で濾過し、次に酢酸エ
チルですすいだ。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２３８℃の白色生成物の形態でＮ－
（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－メチルプロピルアミド３８４ｍｇ
を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.17 (d, J=7 Hz: 6H); 2.75 
(mt: 1H); 7.08 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.52 (幅広い s: 1H); 7.82 (d, J=9 Hz: 
1H); 10.35 (幅広い s: 1H); 12.76 (幅広い s: 1H)
【０１４０】
［実施例６１］
４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　４－クロロブチリルクロリド０.６５ｃｍ３をアイスバス中で約６℃に冷却した後のピ
リジン１５ｃｍ３中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、次に
混合物を１９時間かけて室温に戻した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾
固し、残存物を酢酸エチル２５ｃｍ３および水２５ｃｍ３に取り上げた。沈殿を濾過し、
酢酸エチル１５ｃｍ３およびジクロロメタン５ｃｍ３ですすいだ。有機相を硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固し；乾燥（９０Ｐａ；
５０℃）後、融点２２０℃の淡黄色固体の形態で４－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－
インダゾール－３－イル）ブタンアミド３４３ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.09 (mt: 2H); 2.58 (t, J=7
 Hz: 2H); 3.74 (t, J=7 Hz: 2H); 7.08 (幅広い dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.52 (幅
広い d, J=1.5 Hz: 1H); 7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 10.51 (幅広い s: 1H); 12.60～13.10 
(幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１４１】
［実施例６２］
Ｎ－［５－フェニル－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェニルボロン酸８２１ｍｇ、蒸留水３０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.１４ｇ、およ
び、最後にテトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３４７ｍｇをジオキサン１
８０ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（ト
リメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２
ｇに添加した。混合物を９０分間還流し、次に２０℃に戻し、酢酸エチル１００ｃｍ３お
よび蒸留水１００ｃｍ３を添加した。有機相を塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ３で
洗浄し、この相が安定化した後に分離させ、硫酸マグネシウム上に乾燥した。濾過後、濾
液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥
（９０Ｐａ；４５℃）後、黄色油状物の形態でＮ－［５－フェニル－６－クロロ－１－［
［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.63 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7.5 Hz: 2H); 3.56 (t
, J=8 Hz: 2H); 5.70 (s: 2H); 7.30～7.55 (mt: 5H); 7.91(s: 1H); 7.99 (s: 1H); 10.
59 (幅広い s :1H)
　EI m/z=443 M+

　   m/z=326 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+
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　   m/z=315 [M-C6H12OSi]
+

【０１４２】
Ｎ－（５－フェニル－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム８.８ｃｍ
３をテトラヒドロフラン２５ｃｍ３中の前述したＮ－［５－フェニル－６－クロロ－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド６５０ｍｇに添加した。媒体を２０時間６７℃に維持し、次に室温に戻し、酢
酸エチル７５ｃｍ３を添加し、有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ３および
塩化ナトリウム飽和水溶液２×７５ｃｍ３で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾
燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発乾固させた。残存物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して
精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸
発させ、残存物をジイソプロピルエーテル１５ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、
順次、ジイソプロピルエーテル１０ｃｍ３、次いで酢酸エチル５ｃｍ３で洗浄した。減圧
下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２３５℃の白色固体の形態でＮ－（５－フェニル
－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド２４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
3 (mt: 2H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 7.35～7.55 (mt: 5H); 7.66 (s: 1H); 7.85 (s: 1H
); 10.47 (幅広い s: 1H); 12.80 (分解不能なピーク: 1H)
【０１４３】
［実施例６３］
Ｎ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメ
チルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ピリジン０.８４ｃｍ３をクロロホルム５０ｃｍ３中の実施例３２において製造したＮ
－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２.６４ｇに添加し、
その後、臭素０.５２ｃｍ３を滴加し、その後更にピリジン０.４２ｃｍ３および臭素０.
２６ｃｍ３を添加した。塩化メチレン５０ｃｍ３および１０％チオ硫酸ナトリウム溶液１
００ｃｍ３を反応媒体に添加し；有機相が安定化した後にこの相を分離し、順次１０％チ
オ硫酸ナトリウム溶液５０ｃｍ３、および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、
硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得
られた油状物３.４ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５
０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混
合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わ
せ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、融点１４０℃の白色粉末の形態でＮ－［５
－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２.１ｇを得た
。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.81 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.42 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.
53 (t, J=8 Hz: 2H); 5.19 (s: 2H); 5.67 (s: 2H); 7.13 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.37 (d,
 J=8.5Hz: 2H); 7.37 (mt: 1H); 7.43(幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7. 51 (幅広い d, J=7
.5 Hz: 2H); 7.70 (s: 1H); 8.26 (s: 1H); 10.61 (分解不能なピーク: 1H)
【０１４４】
Ｎ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２０ｃｍ３

をテトラヒドロフラン６０ｃｍ３中の前述したＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニル
メトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－
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インダゾール－３－イル］ブタンアミド２ｇに添加し、そしてこの混合物を１８時間還流
し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、そして、有機相を順次、炭酸水素ナトリウ
ム飽和溶液７５ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機相をこ
の相が安定化した後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２.７ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発乾固させ、得られた粗生成物２ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物
をジイソプロピルエーテル１５ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、順次、ジイソプ
ロピルエーテル５０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル２×１０ｃｍ３

で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２００℃の固体の形態でＮ－［５－ブロモ
－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド５００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6. ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 5.19 (s: 2H); 7.12 (d, J=8.5 Hz: 2H) ;7.30～7.
50 (mt: 6H); 7.53 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 8.22 (s: 1H); 10.50 (分解不能なピー
ク: 1H); 12.83 (分解不能なピーク: 1H)
【０１４５】
Ｎ－［５－ブロモ－６－［４－（ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ３を上記製造したＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フ
ェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド５００ｍｇ
に添加し、混合物を４時間還流した。メタノール２５ｃｍ３を添加し、反応媒体を１５分
間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発乾固させた。残存物を酢酸エチル５０
ｃｍ３に取り上げ、１０％チオ硫酸ナトリウム２×５０ｃｍ３、次いで水５０ｃｍ３およ
び塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相をこの相が安定化した後に分離
し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１
ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させ、残存物を酢酸エチル１０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、酢酸エ
チル２×５０ｃｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、融点２６０℃のＮ－［５－
ブロモ－６－［４－（ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド１３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.85 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.25 (d, J=8.5 Hz: 2H)
; 7.34 (s: 1H); 8.20 (s: 1H); 9.61 (分解不能なピーク: 1H); 10.48 (幅広い s: 1H);
 12.79 (分解不能なピーク: 1H)
【０１４６】
［実施例６４］
Ｎ－［６－（４－ニトロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ブロモベンゼン７９０ｍｇ、水１０ｃｍ３、炭酸ナトリウム６４６ｍｇおよびテト
ラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム１９０ｍｇをジオキサン５０ｃｍ３中の実
施例５６に記載の通り製造したＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジ
オキサボロラン－２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に反応媒体を１８時間
還流し、室温に戻し、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、有機相を蒸留水２×５０ｃｍ３、
次いで塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３で洗浄した。硫酸マグネシウム上に乾燥し、
濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた後、残存物をシリカゲルカラム（
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粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラ
フィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製
した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発さ
せた。黄色油状物の形態でＮ－［６－（４－ニトロフェニル）－１－［［２－（トリメチ
ルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６５０ｍ
ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.10 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7Hz: 2H); 3.57 (t, J
=8 Hz, 2H); 5.77 (s, 2H); 7.56 (幅広い dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.99 (d, J=9 Hz
, 1H); 8.09 (幅広い s: 1H); 8.15 (幅広い s: 1H); 8.37 (d, J=9 Hz: 2H); 10.56 (分
解不能なピ－ク： 1H)
　EI m/z=454 M+

　   m/z=337 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=326 [M-C6H12OSi]
+

　   m/z=73 [Si(CH3)3]
+

【０１４７】
Ｎ－［［６－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド　
テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム８.６ｃｍ３

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－（４－ニトロフェニル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド６５０ｍｇに添加した。媒体を１８時間６７℃に維持し、次に室温に戻し、酢
酸エチル７５ｃｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ３を添加した。有機相
を塩化ナトリウム飽和水溶液５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３で洗浄し、その相が安定化し
た後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃
縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０
ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合
物（５０／５０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ
、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ；残存物を酢酸エチル１０ｃｍ３に取り上
げ、焼結漏斗上で濾過し、順次、酢酸エチル５ｃｍ３、次いでジイソプロピルエーテル１
０ｃｍ３で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２５０℃の黄色結晶としてＮ－
［［６－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２８０
ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.46 (dd, J=8.5および1.5 Hz: 1H); 7.79 (幅広い
 s: 1H); 7.94 (d, J=8.5 Hz: 1H); 8.05 (幅広い d, J=9 Hz: 2H); 8.34 (幅広い d, J=
9 Hz: 2H); 10.42 (分解不能なピーク: 1H ; 12.87 (幅広い s: 1H)
【０１４８】
［実施例６５］
Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　２－クロロフェニルボロン酸８５３ｍｇ、水３０ｃｍ３、炭酸ナトリウム９６４ｍｇお
よびテトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２５２ｍｇをジオキサン６０ｃｍ
３中の実施例５１に記載の通り製造したＮ－［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシ
リル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し
た。次に反応媒体を１８時間還流し、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存物を酢酸エチル７５ｃｍ３に取り上げ、有
機相を蒸留水２×３０ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液３０ｃｍ３で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
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より、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製した。期
待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。黄
色ワックス状物としてＮ－［６－（２－クロロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシ
リル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6. ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.99 (t, J=7. 5Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 3.57 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.71 (s: 2H); 7.19 (dd, J=8.5および2 Hz: 1H); 7.40～7.70 (mt: 4H); 
7.74 (幅広い s: 1H); 7.90 (d, J=8.5 Hz: 1H); 10.51 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=443 M+ 
　   m/z=326 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z = 315 [M-C6H12OSi]
+

【０１４９】
Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２.９ｃｍ
３をテトラヒドロフラン４０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－（２－クロロフェニル）－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド９００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸エチル５
０ｃｍ３で希釈し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液２×３０ｃｍ３、水３０
ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液３０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこ
の相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃
縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有す
る画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；ベージュ色の泡状物の形態で
Ｎ－［６－（２－クロロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１２
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.09 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.40～7.65 (mt:
 5H); 7.83 (d, J=8.5 Hz: 1H); 10.36 (幅広い s: 1H); 12.74 (幅広い s: 1H)
　EI m/z=313 M+ 
　   m/z=243 [M-C4CH6O]
【０１５０】
［実施例６６］
Ｎ－［６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）
エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　３－ベンジルオキシフェニルボロン酸９３０ｍｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ、２－ジ
シクロヘキシルホスフィノ－２′－（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ジフェニル３１.５ｍｇお
よび酢酸パラジウム１３.５ｍｇを順次、実施例２５において前記したＮ－［６－クロロ
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１ｇに添加し、そして混合物を１８時間還流した。反応媒体をセライト
を充填した焼結漏斗を通して濾過し、酢酸エチル７５ｃｍ３を濾液に添加した。有機相を
塩化ナトリウム飽和溶液２５ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分離し、硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生
成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアル
ゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル勾配（９０／１０
～７５／２５ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、
減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；８０％の純度の油状物の形態でＮ－［６－［３
－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
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 Hz: 2H); 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.58 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.23 (s: 2H); 5.75 (s: 2H); 7.08 (幅広い dd, J=8.5および2 Hz: 1H); 
7.30～7.50 (mt: 7H); 7.53 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.92 (d, J=9 Hz: 1H); 7.96 (
幅広い s: 1H); 10.48 (分解不能なピーク: 1H)
　DCI m/z=516 [M+H]+

【０１５１】
Ｎ－［６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２.９ｃｍ
３をテトラヒドロフラン２０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－［３－（フェニルメトキシ）
フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸
エチル１００ｃｍ３で希釈し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３、
水２×５０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化
した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロ
ヘキサン／酢酸エチル勾配（７０／３０～４０／６０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；白色粉
末の形態でＮ－［６－［３－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド０.４３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 5.22 (s: 2H); 7.05 (幅広い dd, J=8.5および2 Hz
: 1H); 7.25～7.50 (mt: 7H); 7.52 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.63 (幅広い s: 1H); 
7.35 (d, J=9 Hz: 1H); 10.33 (分解不能なピーク: 1H); 12.68 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=385 M+

　   m/z=315 [M-C4CH6O]
+

【０１５２】
Ｎ－［６－［３－（ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ３を上記製造したＮ－［６－［３－（フェニルメトキ
シ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.４ｇに添加し、混合
物を３時間還流した。メタノール５０ｃｍ３を添加し、還流を１５分間継続した。反応媒
体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、酢酸エチル５０ｃｍ３を添加し、有機
相を１０％チオ硫酸ナトリウム３×５０ｃｍ３で洗浄した。この有機相が安定化した後に
この相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に
濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.
５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン
／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有
する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；融点１８８℃の灰色の粉末
の形態でＮ－［６－［３－（ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド０.１８ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6. ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.80 (幅広い dd, J=8および2 Hz: 1H); 7.
08 (mt: 1H); 7.13 (幅広い d, J=8 Hz: 1H); 7.25～7.35 (mt :2H); 7.55 (幅広い s: 1
H); 7.84 (d, J=8.5 Hz: 1H); 9.55 (幅広い s: 1H); 10.34 (分解不能なピーク: 1H); 1
2.67 (分解不能なピーク: 1H)
【０１５３】
［実施例６７］
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ
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］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ピリジルボロン酸４１５ｍｇをジオキサン９０ｃｍ３中の実施例５８において上記
したＮ－［［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メ
チル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、その後、水１８ｃ
ｍ３中の炭酸ナトリウム５７０ｍｇの溶液、および、最後にテトラキス（トリフェニルホ
スフィン）パラジウム１７３ｍｇを添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸
エチル７５ｃｍ３および水５０ｃｍ３で希釈した。この有機相が安定化した後にこの相を
分離し、水５０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生
成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアル
ゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４
０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；白色結晶の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル
）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド７７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0. 85 (t, J=
8Hz: 2H); 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.63 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.71 (s: 2H); 7.48 (幅広い d, J=6 Hz: 2H); 7.98 (s: 1H); 8.08 (s: 1
H); 8.69 (幅広い d, J=6 Hz: 2H); 10.67 (分解不能なピーク: 1H)
　ES m/z=445 [M+H]+

【０１５４】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１０.４ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン３０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（４－ピリジ
ル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド７７０ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸
エチル７５ｃｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で希釈した。有機相が安
定化した後にこの相を分離し、塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネ
シウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗
生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのア
ルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチルで溶離して精製した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物を酢酸
エチル２０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、酢酸エチル５ｃｍ３、次いでジエチルエーテル２
０ｃｍ３で洗浄し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２６０℃超の白色結晶の
形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド３２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
3 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 7.47 (dd, J=5および1.5 Hz: 2H); 7.71 (s: 1H); 
7.94 (s: 1H); 8.67 (dd, J=5 および1.5 Hz: 2H); 10.53 (分解不能なピーク: 1H); 12.
90 (幅広い s: 1H)
【０１５５】
［実施例６８］
Ｎ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］
メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　３－フリルボロン酸３７７ｍｇをジオキサン９０ｃｍ３中の実施例５８において上記し
たＮ－［［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、その後、水１８ｃｍ
３中の炭酸ナトリウム５７０ｍｇ、および、最後にテトラキス（トリフェニルホスフィン
）パラジウム１７３ｍｇを添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸エチル７
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５ｃｍ３および水５０ｃｍ３で希釈した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、水５
０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥
し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカ
ゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下の
クロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８５／１５ 体積）で
溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０
℃）に蒸発させ；無色の油状物の形態でＮ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１－［
［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド８００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7. 5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.41 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3
.55 (t, J=8 Hz: 2H); 5.69 (s: 2H); 6.79 (mt: 1H); 7.80 (t, J=2 Hz: 1H); 7.95～8.
05 (mt: 3H); 10.59 (分解不能なピーク: 1H)
　ES m/z=456 [M+Na]+ 
　   m/z=434 [M+H]+ 
　   m/z=316 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

【０１５６】
Ｎ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１１ｃｍ３

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド８００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸エチル
７５ｃｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で希釈した。有機相が安定化し
た後にこの相を分離し、塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム
上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生成物
をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 
体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジエチルエーテル２５ｃｍ３に取り上げ、濾過し、ジ
エチルエーテル２×１０ｃｍ２で洗浄し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２
５０℃の白色結晶としてＮ－［６－クロロ－５－（３－フリル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド２２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.39 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 6.76 (幅広い s: 1H); 7.64 (s: 1H); 7.78
 (t, J=1.5 Hz: 1H); 7.95 (mt: 2H); 10.94 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～13.00 (
幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１５７】
［実施例６９］
１－ブロモ－２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）ベンゼン
　ジメチルホルムアミド２０ｃｍ３に溶解した４－ブロモ－３－クロロフェノール２ｇを
ジメチルホルムアミド１０ｃｍ３中の油中６０％の水素化ナトリウム４８０ｍｇに添加し
、その後、ジメチルホルムアミド５ｃｍ３に溶解したベンジルクロリド１.３８ｃｍ３の
溶液を添加した。反応媒体を減圧下に濃縮し、酢酸エチル１００ｃｍ３に取り上げた。有
機相を順次水２×５０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、相が安
定化した後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物３ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
キサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物
を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。結晶化するオレン
ジ色の油状物の形態で１－ブロモ－２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）ベンゼン２.
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６３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル(300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.16 (s: 2H); 6.99 (dd, J=9
および3 Hz: 1H); 7.34 (d, J=3 Hz: 1H); 7.35～7.55 (mt: 5H); 7.65 (d, J=9 Hz: 1H)
　EI m/z=296 M+

【０１５８】
Ｎ－［６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメ
チルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　前記した１－ブロモ－２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）ベンゼン１.９５ｇ、水
３６ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.１１ｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィ
ン）パラジウム３４７ｍｇをジオキサン１８０ｃｍ３中の実施例５６に記載の通り製造し
たＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－２－イル）
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド２ｇに添加した。次に媒体を２時間還流し、混合物を室温に戻し、酢酸
エチル２００ｃｍ３および水１００ｃｍ３を添加し、得られた混合物をセライトを充填し
た焼結漏斗を通して濾過した。合わせた有機相を蒸留水１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリ
ウム飽和水溶液１００ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（
２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ
；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シク
ロヘキサン／酢酸エチル混合物（８５／１５ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。黄色油状物の
形態でＮ－［６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（
トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
１.３４ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.23 (s: 2H); 5.70 (s: 2H); 7.13 (dd, J=8.5および2.5 Hz: 1H); 7.15 
(幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.30 (d, J=2.5 Hz: 1H); 7.35～7.55 (mt: 6H); 7.69 (幅
広い s: 1H); 7.86 (d, J=8.5 Hz: 1H); 10.51 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=549 M+ 
　   m/z=432 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z=421 [M-C6H12OSi]
+

【０１５９】
Ｎ－［６－［２－クロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４.２ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン６０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－［２－クロロ－４－（フェ
ニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.３ｇに添加し、混合物を１８時間還流し
；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液
５０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後
にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.８ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロ
ヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成
物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をジイソプ
ロピルエーテル１０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル２×１０ｃｍ３

で洗浄し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、白色結晶の形態でＮ－［６－［２－ク
ロロ－４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド６００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
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8 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 5.22 (s: 2H); 7.06 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7
.11 (dd, J=8.5および2.5 Hz: 1H); 7.27 (d, J=2.5 Hz: 1H); 7.35～7.55 (mt: 7H); 7.
79 (d, J=8.5 Hz: 1H); 10.35 (分解不能なピーク: 1H); 12.69 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=419 M+

　   m/z=349 [M-C4CH6O]
【０１６０】
Ｎ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１５ｃｍ３を上記製造したＮ－［６－［２－クロロ－４－（フ
ェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.６ｇに
添加し、混合物を４時間還流し、メタノール５０ｃｍ３を添加し、還流を１５分間継続し
た。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、酢酸エチル１００ｃｍ３を
添加し、有機相を１０％チオ硫酸ナトリウム溶液２×５０ｃｍ３、次に塩化ナトリウム飽
和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウ
ム上に乾燥し、濾過し、濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。
期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；白
色泡状物の形態でＮ－［６－（２－クロロ－４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド０.２４ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.90 (t, J=7.5 Hz : 3H); 1.
68 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.86 (dd, J=8.5および2 Hz: 1H); 6.97 (d, J=2 
Hz: 1H); 7.05 (幅広い d, J=9 Hz: 1H; 7.30 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.37 (s: 1H); 7.78 
(d, J=9 Hz: 1H); 10.02 (分解不能なピーク: 1H); 10.33 (幅広い s: 1H); 12.65 (幅広
い s :1H)
　EI m/z=329 M+

　   m/z=259 [M-C4CH6O]
+

【０１６１】
［実施例７０］
Ｎ－［５,６－ジブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ピリジン３.３ｃｍ３をクロロホルム８０ｃｍ３中の実施例５１において上記したＮ－
［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド４ｇに添加し、その後、臭素２ｃｍ３を滴加し、次に混合
物を１８時間攪拌放置した。反応媒体を塩化メチレン１００ｃｍ３で希釈し、そして、有
機相を１０％チオ硫酸ナトリウム溶液２×１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和溶液
７５ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に
乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。粗生成物をシリカゲル
カラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロ
マトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離
して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に蒸発させ、次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１３４℃の黄色固体の形態でＮ－［
５,６－ジブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド４.２４ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.81 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 3.52 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.66 (s: 2H); 8.26 (s: 1H); 8.33 (s: 1H); 10.66 (分解不能なピーク: 
1H)
【０１６２】
Ｎ－［５,６－ジブロモ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
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　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１２.２ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン６０ｃｍ３中の前述したＮ－［５,６－ジブロモ－１－［［２
－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、
有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液
７５ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に
乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.６
ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をジイソプロピルエーテル２０ｃｍ３に取り上げ、濾
過し、ジイソプロピルエーテル２×１０ｃｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、
融点２５０℃の青みを帯びた結晶の形態でＮ－［５,６－ジブロモ－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド４６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 7.91 (s: 1H); 8.28 (s: 1H); 10.55 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.70～13.20 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
【０１６３】
［実施例７１］
Ｎ－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２,２,３,３,４,４,４－ヘプタフ
ルオロブタンアミド
　ヘプタフルオロブチリルクロリド０.６０ｃｍ３を約６℃まで媒体を冷却後のピリジン
１０ｃｍ３中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン１ｇに添加し、混合物を１
９時間かけて室温に戻し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発乾固させた。残存物を酢酸
エチル４０ｃｍ３および水２０ｃｍ3に取り上げ；形成した沈殿を焼結漏斗上で濾過し、
次に塩化メチレン２×１０ｃｍ３ですすぎ、シリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
キサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物
を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、綿のような形態のＮ
－［６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］－２,２,３,３,４,４,４－ヘプタフル
オロブタンアミド０.７７ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz. (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 7.19 (幅広い dd, J=9および1
.5 Hz: 1H); 7.62 (d, J=9 Hz: 1H); 7.64 (幅広い s: 1H); 12.09 (分解不能なピーク: 
1H); 13.25 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=363 M+

　   m/z=194 [M-CF2CF2CF3]
+

　   m/z=166 [M-COCF2CF2CF3]
+

【０１６４】
［実施例７２］
Ｎ－［５－（４－フルオロフェニル）－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）
エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－フルオロフェニルボロン酸４７０ｍｇ、水４０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム５９３ｍ
ｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム１５５ｍｇをジオキサン
４０ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（ト
リメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１
ｇに添加した。混合物を１８時間還流し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通し
て濾過した。酢酸エチル６０ｃｍ３および蒸留水５０ｃｍ３を濾液に添加した。有機相を
塩化ナトリウム飽和水溶液２×２０ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分離させ、硫酸
マグネシウム上に乾燥した。濾過後、濾液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、
残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのア
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ルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／
１０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（
２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、黄色ワックス状物の形
態でＮ－［５－（４－フルオロフェニル）－６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.７５ｇを得
た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.63 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.70 (s: 2H); 7.31 (幅広い t, J=9Hz: 2H); 7.46 (dd, J=9および6 Hz: 
2H); 7.91 (s: 1H); 8.00 (s: 1H); 10.60 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=461 M+ 
　   m/z=344 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z=333 [M-C6H12OSi]
+

【０１６５】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム９.５ｃｍ
３をテトラヒドロフラン２０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（４－フルオロ
フェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド０.７３ｇに添加し、混合物を１８時間還流し；冷却後、酢
酸エチル３０ｃｍ３を添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液２×２０ｃｍ
３および塩化ナトリウム飽和溶液２０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相
を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾
固させ；得られた粗生成物１.６ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有す
る画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し
、クリーム色の粉末の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－フルオロフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
3 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 7.30 (幅広い t, J=9 Hz: 2H); 7.45 (幅広い dd, 
J=9および6 Hz: 2H); 7.66 (s: 1H); 7.85 (s: 1H); 10.46 (分解不能なピーク: 1H); 12
.80 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=331 M+ 
　   m/z=261 [M-C4CH6O]
【０１６６】
［実施例７３］
Ｎ－［［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］］ブタンアミド
　亜鉛粉８５６ｍｇを酢酸５０ｃｍ３中の実施例６４に記載したＮ－［［６－（４－ニト
ロフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.８５ｇに添加し、１時
間後、更に亜鉛８５６ｍｇを添加し、混合物を室温で１時間攪拌した。反応媒体をセライ
トを充填した焼結漏斗を通して濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残
存物をテトラヒドロフラン１００ｃｍ３および酢酸エチル１００ｃｍ３に取り上げ、有機
相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液１０
０ｃｍ３で洗浄し、次に硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、濃縮乾固して得られた粗
生成物５００ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０
ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチルで溶離して精製した。
期待される生成物を含有する画分を合わせ、固体をジエチルエーテル２０ｃｍ３で磨砕し
、濾過し、ジエチルエーテル２×５０ｃｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融
点２３０℃の黄色結晶の形態でＮ－［６－（４－アミノフェニル）－１Ｈ－インダゾール
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－３－イル］ブタンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
H); 1.68 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 5.24 (幅広い s: 2H); 6.68 (幅広い d, J=
8 Hz: 2H); 7.27 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.42 (幅広い d, J=8 Hz: 2H); 7.45 (幅
広い s: 1H); 7.76 (d, J=8. 5 Hz: 1H); 10.26 (分解不能なピーク: 1H); 12.49 (幅広
い s: 1H)
【０１６７】
［実施例７４］
Ｎ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ブロモ－Ｎ,Ｎ－ジメチルアニリン７８５ｍｇ、炭酸ナトリウム６４６ｍｇ、水１
０ｃｍ３およびテトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム１９６ｍｇをジオキサ
ン５０ｃｍ３中の実施例５６に記載のＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,
２］ジオキサボロラン－２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に媒体を１８時
間還流し、次に得られた混合物を室温に戻し、酢酸エチル７５ｃｍ３および水７５ｃｍ３

を添加した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃
）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.６ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ
；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シク
ロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。黄色油状物の
形態でＮ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１７０ｍｇを得
た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.08 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 2.98 (s: 
6H); 3.57 (t, J=8 Hz: 2H); 5.71 (s: 2H); 6.85 (d, J=9 Hz: 2H); 7.41 (幅広い d, J
=8. 5 Hz: 1H); 7.64 (d, J=9 Hz: 2H); 7.82 (幅広い s: 1H); 7.85 (d, J=8. 5 Hz: 1H
); 10.43 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=452 M+ 
　   m/z=335 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z=324 [M-C6H12OSi]
+

【０１６８】
Ｎ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２.３ｃｍ
３をテトラヒドロフラン１０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－［４－（ジメチルアミノ）フ
ェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１７０ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流し；冷却後、酢酸
エチル５０ｃｍ３を添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３およ
び塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離
し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ
、得られた粗生成物１６０ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃ
ｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢
酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する
画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジエチルエーテル１０
ｃｍ3に取り上げ、濾過し、減圧下（９０Ｐａ；４５℃）に乾燥し、融点２６０℃の黄色
結晶の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－ジメチルアミノ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (幅広い t, J=7.5 Hz: 3
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H); 1.68 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 2.97 (s: 6H); 6.84 (幅広い d, J=8.5 Hz:
 2H); 7.31 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.51 (幅広い s: 1H); 7.58 (幅広い d, J=8.5Hz:
 2H); 7.78 (d, J=9 Hz: 1H); 10.27 (幅広い s: 1H); 12.52 (幅広いs : 1H)
【０１６９】
［実施例７５］
２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド
　無水クロロ酢酸５.１ｇをトルエン３００ｃｍ３中の６－クロロ－１Ｈ－インダゾール
－３－アミン５ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。形成した沈殿を濾過し、トルエ
ン２０ｃｍ３、次いで塩化メチレン２０ｃｍ３で洗浄し、減圧下（９０Ｐａ；４５℃）に
乾燥し、融点２２３℃の灰色粉末の形態で２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル）アセトアミド５.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 4.38 (s: 2H); 7.11 (dd, J=9
および1.5 Hz: 1H); 7.56 (幅広い s: 1H); 7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 10.87 (分解不能な
ピーク: 1H); 12.96 (分解不能なピーク: 1H)
【０１７０】
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－メチル－１－ピペラジンアセ
トアミド
　Ｎ－メチルピペラジン０.７ｃｍ３をジメチルホルムアミド１５ｃｍ３中の前記の２－
クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００ｍｇに
添加し、反応媒体を２時間１４０℃に加熱し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾
固した。次に酢酸エチル５０ｃｍ３および水５０ｃｍ３を添加し、有機相を塩化ナトリウ
ム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、濃縮乾固して得
られた粗生成物０.５３ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノール
／アンモニア水混合物（９３／７／１ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を
含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジエチルエー
テル５ｃｍ３に取り上げ、濾過し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１６５℃のベージ
ュ色の粉末の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－メチル－
１－ピペラジンアセトアミド１９２ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.18 (s: 3H); 2.40 (分解不
能なピーク: 4H); 2.58 (分解不能なピーク: 4H); 3.22 (s: 2H); 7.09 (幅広い d, J=9 
Hz: 1H); 7.53 (幅広い s: 1H); 7.86 (d, J=9 Hz: 1H); 10.11 (幅広い s: 1H); 12.83 
(幅広い s: 1H)
【０１７１】
［実施例７６］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびピペリジン０.６１ｃｍ３を原料として実施例７
５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に形成した沈殿を焼結漏斗上で
濾過し、メタノール中に取り上げた後、結晶をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メ
チレン／メタノール混合物（９３／７ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を
含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジエチルエー
テル５ｃｍ３に取り上げ、濾過し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１５３℃の白色粉
末の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセト
アミド４４７ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.42 (mt, 2H); 1.57 (mt: 4H
); 2.45～2.60 (mt: 4H); 3.17 (s: 2H); 7.08 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.52 (d, J=2
 Hz: 1H); 7.86 (d, J=9 Hz: 1H); 10.05 (幅広い s: 1H); 12.82 (分解不能なピーク: 1
H)
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【０１７２】
［実施例７７］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－モルホリンアセトアミド
　実施例７５と同様に作業を行い、２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール
－３－イル）アセトアミド５００ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびモルホリン０.
５４ｃｍ３を原料とした。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下（２.７ｋＰａ；５０℃
）に濃縮乾固し、得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.
５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチルで溶
離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点約８２～９０℃の白色粉末の形態でＮ
－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－４－モルホリンアセトアミド４７０
ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.58 (幅広い t, J=4 Hz: 4H)
; 3.24 (s: 2H); 3.66 (幅広い t, J=4 Hz: 4H); 7.09 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.53 
(d, J=2 Hz: 1H); 7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 10.18 (分解不能なピーク: 1H); 12.83 (幅広
い分解不能なピーク: 1H)
【０１７３】
［実施例７８］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－１,２,４－トリアゾール－
１－アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３、１,２,４－トリアゾールおよび炭酸カリウム２８３ｍ
ｇを原料として実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を４時間還流し、次に減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、酢酸エチルで溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２６０℃超の白
色粉末の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－１,２,４－
トリアゾール－１－アセトアミド１２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.27 (s: 2H); 7.10 (dd, J=9
および2 Hz: 1H); 7.55 (d, J=2 Hz: 1H); 7.84 (d, J=9 Hz: 1H); 8.03 (s: 1H); 8.60 
(s: 1H); 11.00 (分解不能なピーク: 1H); 12.90 (分解不能なピーク: 1H)
　DCI m/z=294 [M+NH4]

+

　    m/z=277 [M+H]+

【０１７４】
［実施例７９］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（シクロヘキシルアミノ）ア
セトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびシクロヘキシルアミン０.７ｃｍ３を原料として
実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチ
レン／メタノール／アンモニア水混合物（９７／２.５／０.２５ 体積）で溶離して精製
した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、残存物をジイソプロピルエーテル２０
ｃｍ３に取り上げ、濾過し、減圧下（９０Ｐａ；４５℃）に乾燥し、融点１７０℃の白色
粉末の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（シクロヘキシ
ルアミノ）アセトアミド４９２ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.00～1.35 (mt: 5H); 1.56 (
mt: 1H); 1.70 (mt: 2H); 1.84 (非常に幅広い d, J=12 Hz: 2H); 2.43 (mt: 1H); 3.39 
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(s: 2H); 7.09 (dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.52 (d, J=1.5 Hz: 1H); 7.93 (d, J=9 Hz
: 1H); 12.82 (分解不能なピーク: 1H)
【０１７５】
［実施例８０］
２－［（フェニルメチル）アミノ］－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
）アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびベンジルアミン０.６７ｃｍ３を原料として実施
例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を１時間還流し、形成した沈殿を濾過し、アセ
トニトリル５ｃｍ3および塩化メチレン５ｃｍ3で洗浄し、次にシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、塩化メチレン／メタノール／アンモニア水混合物（９７／２.５／０.２５ 体積
）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、残存物をジイソプロ
ピルエーテル２０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、減圧下（９０Ｐａ；４５℃）に乾燥し、融
点１５６℃の白色粉末の形態で２－［（フェニルメチル）アミノ］－Ｎ－（６－クロロ－
１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド３０５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 3.39 (s: 2H) ; 3.79 (s: 2H)
; 7.09 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.26 (幅広い t, J=7 Hz: 1H); 7.30～7.45 (mt: 4H)
; 7.53 (d, J=2 Hz: 1H); 7.89 (d, J=9 Hz: 1H); 10.00～10.60 (非常に幅広い分解不能
なピーク: 1H); 12.82 (分解不能なピーク: 1H)
【０１７６】
［実施例８１］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－アゼピン－１－アセトアミ
ド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびヘキサメチレンイミン０.６９ｃｍ３を原料とし
て実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エ
チルで溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、残存物をジイソプ
ロピルエーテル１０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、減圧下（９０Ｐａ；４５℃）に乾燥し、
黄色泡状物の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１Ｈ－アゼピ
ン－１－アセトアミド６７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.50～1.75 (mt: 8H); 2.77 (
t, J=5 Hz: 4H); 3.36 (s: 2H); 7.09 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.54 (d, J=2 Hz: 1H)
; 7.90 (d, J=9 Hz: 1H); 10.06 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～13.20 (幅広い分解不
能なピーク: 1H)
　EI m/z=306 M+

【０１７７】
［実施例８２］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペラジンアセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびピペラジン５２８ｍｇを原料として実施例７５と
同様に方法を実施した。反応媒体を１時間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃
縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノ
ール／アンモニア水混合物（９０／１０／１ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下に濃縮し、次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、白色
泡状物の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペラジンア
セトアミド３８０ｍｇを得た。
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　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.49 (mt: 4H); 2.77 (mt: 4H
); 3.19 (s: 2H); 7.10 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.55 (d, J=2 Hz: 1H); 7.86 (d, J=
9 Hz: 1H); 10.10 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=293M+

　   m/z=99 [C5H11N2]
+

【０１７８】
［実施例８３］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［３－（ジメチルアミノ）
プロピル］アミノ］アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３および３－（ジメチルアミノ）プロピルアミン０.７７
ｃｍ３を原料として実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を３時間還流し、次に
減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径
４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィ
ーにより、塩化メチレン／メタノール／アンモニア水混合物（９０／１０／１ 体積）で
溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下に濃縮し、次に乾
燥（９０Ｐａ；４５℃）し、明茶色泡状物の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル）－２－［［３－（ジメチルアミノ）プロピル］アミノ］アセトアミド３０
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.69 (mt: 2H); 2.11 (s: 6H)
; 2.28 (t, J=7 Hz: 2H); 2.60 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.35 (s: 2H); 7.08 (dd, J= 
9および2 Hz: 1H);7.53 (d, J=2 Hz: 1H); 7.89 (d, J=9 Hz: 1H); 12.00～13.00 (非常
に幅広い分解不能なピーク: 1H)
　EI: m/z=309 M+

【０１７９】
［実施例８４］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）チオモルホリン－４－アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびチオモルホリン０.６２ｃｍ３を原料として実施
例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、形成した沈殿を濾過し、濾液
を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒
径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
ィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精製し
た。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ
、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、淡黄色泡状物の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル）チオモルホリン－４－アセトアミド５６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.70 (mt: 4H); 2.83 (mt: 4H
); 3.27 (s: 2H); 7.10 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.54 (d, J=2 Hz: 1H); 7.82 (d, J=
9 Hz: 1H); 10.16 (分解不能なピーク: 1H); 12.60～13.10 (幅広い分解不能なピーク: 1
H)
　EI m/z=310 M+

　   m/z=116 [C5CH10NS]
+

【０１８０】
［実施例８５］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピロリジンアセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびピロリジン０.５１ｃｍ３を原料として実施例７
５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノ
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ール／アンモニア水混合物（９５／５／１ 体積）で溶離して精製した。期待される生成
物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；
４５℃）し、融点１６８℃のオフホワイトの粉末の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル）－１－ピロリジンアセトアミド４４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.76 (mt: 4H); 2.64 (mt: 4H
); 3.35 (s: 2H); 7.09 (dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.53 (d, J=2 Hz: 1H); 7.84 (d, J=
9 Hz: 1H); 10.13 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～13.10 (非常に幅広い分解不能なピ
ーク: 1H)
【０１８１】
［実施例８６］
Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－［［２－（ジメチルアミノ）
エチル］アミノ］アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびＮ,Ｎ－ジメチルエチレエンジアミン０.６８ｃｍ
３を原料として実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、塩化メチレン／メタノール／アンモニア水混合物（９５／５／１ 体積）で溶離し
て精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下に濃縮し、次に乾燥（９
０Ｐａ；４５℃）し、融点１０４℃の白色固体の形態でＮ－（６－クロロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル）－２－［［２－（ジメチルアミノ）エチル］アミノ］アセトアミド１
１３ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 2.15 (s: 6H); 2.34 (t, J=6 
Hz: 2H); 2.66 (t, J=6 Hz: 2H); 3.40 (s: 2H); 7.08 (幅広い dd, J=9および2 Hz: 1H)
; 7.52 (幅広い s: 1H); 7.90 (d, J=9 Hz: 1H); 9.50～10.30 (非常に幅広い分解不能な
ピーク: 1H); 12.81 (分解不能なピーク: 1H)
【０１８２】
［実施例８７］
トリフルオロ酢酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロプロ
ピルアミノアセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびシクロプロピルアミン０.４５ｃｍ３を原料とし
て実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチル
で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下に濃縮し、なお
低純度であった得られた生成物３００ｇをＨＰＬＣで精製した。期待される生成物を含有
する画分を濃縮し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２１８℃の白色粉末の形
態でトリフルオロ酢酸Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－シクロ
プロピルアミノアセトアミド１４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.70～0.95 (mt: 4H); 2.82 (
mt: 1H); 4.15 (s: 2H); 7.14 (幅広い dd, J=9および2 Hz: 1H); 7.58 (幅広い s: 1H);
 7.86 (d, J=9Hz: 1H); 9.14 (分解不能なピーク: 2H); 11.08 (分解不能なピーク: 1H);
 12.98 (幅広い s: 1H)
【０１８３】
［実施例８８］
トリス（トリフルオロ酢酸）Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－
（２－ジエチルアミノエチルアミノ）アセトアミド
　２－クロロ－Ｎ－（６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド５００
ｍｇ、アセトニトリル１５ｃｍ３およびＮ,Ｎ－ジエチルエチレンジアミン０.８６ｃｍ３
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を原料として実施例７５と同様に方法を実施した。反応媒体を２時間還流し、次に減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；得られた粗生成物をＨＰＬＣ（Kromasilカラム；Ｃ

8、７μｍ；長さ３５０ｍｍ、直径６０ｍｍ、溶離剤：アセトニトリル／水（２０／８０
体積）、０.１％トリフルオロ酢酸含有；流量１２５ｃｍ３／分）で精製した。期待され
る生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、乾燥（９０Ｐ
ａ；４５℃）し、融点１６０℃の白色固体の形態でトリス（トリフルオロ酢酸）Ｎ－（６
－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－２－（２－ジエチルアミノエチルアミノ）
アセトアミド８７０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, CD3COOD-d4を数滴添加, 温度363 K, ppm
のδ); 1.24 (t, J=7.5 Hz: 6H); 3.23 (q, J=7.5 Hz: 4H); 3.47 (mt: 4H); 4.16 (s: 2
H); 7.12 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.58 (幅広い s: 1H); 7.87 (d, J=8.5 Hz: 1H)
【０１８４】
［実施例８９］
Ｎ－［５,６－ジフェニル－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェニルボロン酸１.１２ｇ、水４０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.５５ｇおよびテトラ
キス（トリフェニルホスフィン）パラジウム４６３ｍｇをジオキサン１５０ｃｍ３中の実
施例７０に記載のＮ－［５,６－ジブロモ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ
］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８
時間還流した。反応媒体を酢酸エチル１００ｃｍ３および水１００ｃｍ３で希釈し、次に
セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し
、塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分離し、硫酸マグネ
シウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、得られた粗生成物２
.６ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアル
ゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２
０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、黄色油状物の形態でＮ－［
５,６－ジフェニル－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド１.４ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.86 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.42 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.
59 (t, J=8 Hz: 2H); 5.74 (s: 2H); 7.05～7.35 (mt: 10H); 7.71 (s: 1H); 7.89 (s: 1
H); 10.57 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=485 M+

　   m/z=368 [M-OCH2CH2Si (CH3)3]
+

　   m/z=357 [M-C6H12OSi]
+

【０１８５】
Ｎ－［５,６－ジフェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１７.２ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン４０ｃｍ３中の前述したＮ－［５,６－ジフェニル－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド１.５ｇに添加し、混合物を１８時間還流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添
加し、有機相を塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後に
相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮
乾固させ、得られた粗生成物１.５ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.
５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン
／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有
する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；なお低純度である生成物を
ＨＰＬＣ（Hypersilカラム；Ｃ１８、５μｍ；長さ２５０ｍｍ、直径２１ｍｍ、溶離剤：
メタノール／水（７０／３０ 体積）、０.１％トリフルオロ酢酸含有；流量１０ｃｍ３／
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分）で精製し；期待される生成物を含有する画分を濃縮乾固後、残存物をジイソプロピル
エーテル１０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル２×５ｃｍ３で洗浄し
、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２１０℃の白色結晶の形態でＮ－［５,６－ジフェ
ニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.00～7.30 (mt: 10H); 7.40 (s: 1H); 7.82 (s: 1
H); 10.43 (幅広い s: 1H); 12.75 (分解不能なピーク: 1H)
【０１８６】
［実施例９０］
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ジオキサン５０ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド１ｇ、４－メチルフェニルボロン酸４５６ｍｇ、炭酸ナトリウム５６０ｍｇ、
蒸留水２０ｃｍ３およびテトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム１５５ｍｇを
原料として実施例６２と同様に方法を実施した。混合物を９０分間還流し、次に２０℃に
まで戻し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、次に酢酸エチル６０
ｃｍ３を濾液に添加した。有機相が安定化した後に相を分離し、塩化ナトリウム飽和水溶
液３０ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥した。濾過後、濾液を減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に濃縮乾固させ、残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２
.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサ
ン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含
有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；４５
℃）後、オフホワイトの粉末の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド８８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.64 (mt: 2H); 2.39 (s: 3H); 2.39 (t, J=7 Hz: 
2H); 3.56 (t, J=8 Hz: 2H); 5.70 (s: 2H); 7.30 (mt: 4H); 7.87 (s: 1H); 7.99 (s: 1
H); 10.59 (分解不能なピーク: 1H) 
　EI m/z=457 M+

　   m/z=340 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=329 [M-C6H12OSi]
+

【０１８７】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１１.４ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン２０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（４－メチル
フェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド８７０ｍｇに添加した。次に媒体を２０時間還流し、次に混
合物を室温に戻し、そして、酢酸エチル２０ｃｍ３を添加し；有機相を炭酸水素ナトリウ
ム飽和水溶液２×２０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和水溶液２×２０ｃｍ３で洗浄した
。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧
下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発乾固させた。残存物をジエチルエーテル１０ｃｍ３に取り
上げ、焼結漏斗上で濾過し、減圧下（９０Ｐａ；５０℃）に乾燥し、ベージュ色の粉末の
形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－メチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド１９５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.93 (t, J=7.5Hz: 3H); 1.63
 (mt: 2H); 2.30～2.50 (mt: 2H); 2.38 (s: 3H); 7.28 (mt: 4H); 7.64 (s: 1H); 7.81 
(s: 1H); 10.45 (分解不能なピーク: 1H)
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　EI m/z=327M+

　   m/z=257 [M-C4CH6O]
+

【０１８８】
［実施例９１］
Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－５－フェニル－１－［［２－（トリ
メチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェニルボロン酸３０６ｍｇ、水３０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム４２７ｍｇおよびテト
ラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２４８ｍｇをジオキサン１００ｃｍ３中の
実施例６３で製造されるＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。酢酸エチル１００ｃｍ３お
よび水１００ｃｍ３を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した
。有機相が安定化した後にこの相を分離し、水１００ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶
液１００ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５
０℃）に濃縮し、得られた油状物２.５ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
キサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物
を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、黄色油状物の形態で
Ｎ－［６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－５－フェニル－１－［［２－（トリ
メチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇ
を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.94 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.65 (mt: 2H); 2.40 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.
57 (t, J=8 Hz: 2H); 5.09 (s: 2H); 5.71 (s: 2H); 6.92 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.00～7.
55 (mt: 10H); 7.08 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.66 (s: 1H); 7.85 (s: 1H); 10.54 (分解不
能なピーク: 1H)
　EI m/z=591 M+

　   m/z=474 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

【０１８９】
Ｎ－［５－フェニル－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１０.１ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン４０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－［４－（フェニルメトキシ
）フェニル］－５－フェニル－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流し；
冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液１
００ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した
後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物２ｇを、シリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；
直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロ
ヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成
物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物を乾燥（９
０Ｐａ；４５℃）し、黄色油状物の形態でＮ－［５－フェニル－６－［４－（フェニルメ
トキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６５０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 5.08 (s: 2H); 6.91 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.05～7.
55 (mt: 10H) 7.09 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.36 (s: 1H); 7.80 (s: 1H); 10.42 (幅広い s
: 1H); 12.70 (幅広い s: 1H)
　EI m/z=461 M+ 
　   m/z = 391 [M-C4CH6O]

+
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　   m/z = 300 [391-C6H5CH2]
+

【０１９０】
Ｎ－［５－フェニル－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ３を上記製造したＮ－［５－フェニル－６－［４－（
フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６５０ｍ
ｇに添加し、混合物を３時間還流した。メタノール３ｃｍ３を添加し、反応媒体を１５分
間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存物を酢酸エチル７５ｃ
ｍ３に取り上げ、１０％チオ硫酸ナトリウム２×５０ｃｍ３、次いで水５０ｃｍ３および
塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し
、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固し、得られた粗生成物０.６
ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧
力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体
積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に蒸発させ；残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ３に取り上げ、濾過し
、酢酸エチル５ｃｍ３およびジエチルエーテル５ｃｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５
℃）し、融点２２０℃のＮ－［５－フェニル－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 6.63 (d, J=8 Hz: 2H); 6.94 (d, J=8 Hz: 2H); 7.
09 (幅広い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.15～7.30 (mt: 3H); 7.33 (s: 1H); 7.77 (s: 1H); 9.
40 (分解不能なピーク: 1H); 10.40 (幅広い s: 1H); 12.67 (分解不能なピーク: 1H)
【０１９１】
［実施例９２］
Ｎ－［６－クロロ－５－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］－ジオキサボロラン
－２－イル）－１－［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド
　ビス（ピナコラト）ジボラン５.１１ｇ、ビス（ジベンジリデンアセトン）パラジウム
２７７ｍｇ、次いで酢酸カリウム２.４８ｇおよび最後にトリシクロヘキシルホスフィン
３３０ｍｇをジオキサン２２５ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－
クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド７.５ｇに添加した。媒体を１８時間還流し、得られた混合物を
室温に戻し、酢酸エチル１００ｃｍ３および蒸留水１００ｃｍ３を添加した。有機相が安
定化した後にこの相を分離し、水１００ｃｍ３、塩化ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ３で
洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、次に減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮
乾固し、得られた粗生成物１１.２ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有す
る画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；オレンジ色の油状物の形態で
Ｎ－［６－クロロ－５－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］－ジオキサボロラン
－２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド６.１６ｇを得た。生成物は直接使用した。
【０１９２】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ニトロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ブロモニトロベンゼン２４６ｍｇ、水２０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.２ｇ、お
よび、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３６５ｍｇをジオキサン１００
ｃｍ３中の前述のＮ－［６－クロロ－５－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジ
オキサボロラン－２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－
１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２ｇに添加した。次に媒体を２０時間還流
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し、得られた混合物を室温に戻し、酢酸エチル１００ｃｍ３および水１００ｃｍ３を添加
した。反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、有機相が安定化した後に
この相を分離し、水１００ｃｍ３、塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ３で洗浄し、硫
酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。粗
生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８５／１５
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させた。黄色結晶の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－ニトロフ
ェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド６９０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
Hz: 2H); 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.62 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz, 2H); 3.56 (t, J
=8 Hz; 2H); 5.72 (s: 2H); 7.74 (d, J=8.5 Hz: 2H); 8.01 (s: 1H); 8.09 (s: 1H); 8.
35 (d, J=8.5 Hz: 2H); 10.70 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=488 M+

　   m/z=371 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=360 [M-C6H12OSi]
+

　   m/z=73 [Si(CH3)3]
+

【０１９３】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ピリジル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム３６.８ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン１３５ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（４－ニト
ロフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド３ｇに添加した。次に媒体を１８時間還流し、室温に戻し
、酢酸エチル１００ｃｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ３を添加した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、炭酸水素ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ３お
よび塩化ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過
し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径２ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し；残存
物をジイソプロピルエーテル３５ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、次にジイソプ
ロピルエーテル２×２０ｃｍ３で洗浄した。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２６０℃
の黄色結晶の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－ニトロフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド８８ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
2 (mt: 2H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 7.72 (d, J=8 Hz: 2H); 7.73 (s, 1H); 7.96 (s, 1
H); 8.34 (d, J=8 Hz: 2H); 10.58 (幅広い s: 1H); 12.50～13.20 (非常に幅広い分解不
能なピーク: 1H)
【０１９４】
［実施例９３］
Ｎ－［５－（４－アミノフェニル）－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　亜鉛粉８４５ｍｇを酢酸５０ｃｍ３中の前記Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ニトロフェ
ニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.９３ｇに添加し、１時間後、
更に亜鉛８４５ｍｇを添加し；反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、
濾液を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存物を酢酸エチル１００ｃｍ３お
よび水７５ｃｍ３に取り上げ、有機相が安定化した後にこの相を分離し、順次、水７５ｃ
ｍ３および炭酸水素ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ３で洗浄し、次に硫酸マグネシウム上に
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乾燥し、濾過し、濃縮乾固して得られた粗生成物４８０ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。
期待される生成物を含有する画分を合わせ、固体をジエチルエーテル１０ｃｍ３で磨砕し
、濾過し、ジエチルエーテル２×５ｃｍ３で洗浄し、次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、
オークル色の固体の形態でＮ－［５－（４－アミノフェニル）－６－クロロ－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド１１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
3 (mt: 2H); 2.36 (t, J=7 Hz: 2H); 5.21 (分解不能なピーク: 2H); 6.63 (d, J=8 Hz: 
2H); 7.06 (d, J=8 Hz: 2H); 7.58 (s: 1H); 7.72 (s: 1H); 10. 42 (幅広い s: 1H); 12
.71 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=328 M+

　   m/z=284 [M-C3H6]
+ 

　   m/z=258 [M-C4CH6O]
+

【０１９５】
［実施例９４］
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－エチルフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－エチルフェニルボロン酸５０４ｍｇ、蒸留水２０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム６６４
ｍｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２０２ｍｇをジオキサ
ン７５ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２－（
トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
１ｇに添加した。混合物を１８時間還流し、次に室温に戻し、酢酸エチル７５ｃｍ３およ
び水５０ｃｍ３を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。安
定化した後に濾液を分離し、有機相を順次水５０ｃｍ３、塩化ナトリウム飽和水溶液５０
ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分離させ、硫酸マグネシウム上に乾燥した。濾過し
、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、次に乾
燥（９０Ｐａ；５０℃）し、黄色油状物の形態でＮ－［６－クロロ－５－（４－エチルフ
ェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.26 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.64 (mt: 2H); 2.39 (t
, J=7 Hz: 2H); 2.69 (q, J=7.5 Hz: 2H); 3.55(t, J=8 Hz: 2H); 5.70 (s: 2H); 7.33 (
mt: 4H); 7.89 (s: 1H); 8.00 (s: 1H); 10.64 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=471 M+ 
　   m/z=354 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z=343 [M-C6H12OSi]
+

【０１９６】
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－エチルフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４ｃｍ３

をテトラヒドロフラン５０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－（４－エチルフェ
ニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド１.１ｇに添加した。次に媒体を１８時間還流し、混合物を室温
に戻し、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し；有機相を炭酸水素ナトリウム飽和水溶液２×１
００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化し
た後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５
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℃）に蒸発乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）
上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エ
チル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分
を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジイソプロピルエーテル２
０ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、ジイソプロピルエーテル２×１０ｃｍ３で洗
浄した。減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２４０℃の白色結晶の形態でＮ－（
６－クロロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド４４０ｍｇを
得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.2
4 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.62 (mt: 2H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 2.67 (q, J=7.5 Hz: 2H)
; 7.31 (mt: 4H); 7.64 (s: 1H); 7.82 (s: 1H); 10.48 (分解不能なピーク: 1H); 12.80
 (分解不能なピーク: 1H)
【０１９７】
［実施例９５］
Ｎ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメ
チルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ベンジルオキシフェニルボロン酸１.５４ｇ、水２０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.
３２ｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム４０４ｍｇをジオキ
サン１００ｃｍ３中の実施例５８に記載したＮ－［５－ブロモ－６－クロロ－１－［［２
－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド２ｇに添加した。混合物を１８時間還流し、次に温度を室温に戻し、酢酸エチル７５
ｃｍ３および水５０ｃｍ３を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾
過した。安定化した後に濾液を分離し、有機相を順次、水１００ｃｍ３、塩化ナトリウム
飽和水溶液７５ｃｍ３で洗浄し、相が安定化した後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥
し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物をリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラ
フィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製
した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発さ
せ；残存物をシクロヘキサン５０ｃｍ3に取り上げ、濾過し、シクロヘキサン２×２５ｃ
ｍ３で洗浄し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し、融点１３０℃の白色結晶の形態で
、Ｎ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリ
メチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド２.
３５ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz :2H); 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.63 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 3.54 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.18 (s: 2H); 5.69 (s: 2H); 7.11 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.30～7.55 (mt:
 5H); 7.35 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.86 (s: 1H); 7.98 (s: 1H); 10.61 (分解不能なピー
ク: 1H)
【０１９８】
Ｎ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２５.１ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン５０ｃｍ３中の前述したＮ－［６－クロロ－５－［４－（フェ
ニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.１ｇに添加した。次に媒体を１８時間還
流し、得られた混合物を室温に戻し、酢酸エチル１００ｃｍ３を添加し；有機相を炭酸水
素ナトリウム飽和水溶液２×１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ
３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、
濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒
径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
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により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。
期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残
存物をジイソプロピルエーテル３０ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、ジイソプロ
ピルエーテル２×２０ｃｍ３で洗浄した。減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２
３０℃の白色結晶の形態でＮ－［６－クロロ－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.93 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
3 (mt: 2H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 5.18 (s: 2H); 7.11 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.35 (d,
 J=8.5 Hz: 2H); 7.37 (mt: 1H); 7.44 幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7.51 (幅広い d, J=7
.5 Hz :2H); 7.64 (s: 1H); 7.81 (s: 1H); 10.48 (幅広い s: 1H); 12.80 (分解不能な
ピーク: 1H)
【０１９９】
［実施例９６］
Ｎ－［６－クロロ－５－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル２０ｃｍ３を実施例９５において製造した、Ｎ－［６－クロロ
－５－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド１.１ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。メタノール３０ｃｍ３を添加し、
反応媒体を３０分間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物
を酢酸エチル１００ｃｍ３および水１００ｃｍ３に取り上げ、有機相を１０％チオ硫酸ナ
トリウム溶液２×７５ｃｍ３、次いで水７０ｃｍ３および塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃ
ｍ３で洗浄した。有機相を相が安定化した後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾
過し、減圧下に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.４４ｇをシリカゲルカラム（粒径４
０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィー
により、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。
期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残
存物をジイソプロピルエーテル２０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル
３×１０ｃｍ３で洗浄し、次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、白色粉末の形態で、Ｎ－［
６－クロロ－５－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタン
アミド２１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.92 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
2 (mt: 2H); 2.37 (t, J=7 Hz: 2H); 6.84 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.21 (d, J=8.5 Hz: 2H)
; 7.61 (s: 1H); 7.77 (s: 1H); 9.57 (分解不能なピーク: 1H); 10.45 (幅広い s: 1H);
 12.76 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=329 M+ 
　   m/z=259 [M-C4CH6O]

+

【０２００】
［実施例９７］
Ｎ－［５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチル
シリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－ベンジルオキシフェニルボロン酸１.９ｇ、水２０ｃｍ３中の炭酸ナトリウム１.６
３ｇ、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム５００ｍｇをジオキサ
ン１００ｃｍ３中の実施例７０に記載のＮ－［５,６－ジブロモ－１－［［２－（トリメ
チルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.３
５ｇに添加した。混合物を１８時間還流し、次に温度を室温に戻し、酢酸エチル１００ｃ
ｍ３および水１００ｃｍ３を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾
過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ
３で洗浄し、相が安定化した後に分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μ
ｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
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クロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐ
ａ；５０℃）し、純度７０％のオレンジ色の油状物の形態で得られたＮ－［５,６－ビス
［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］
メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.９６ｇを更に修飾すること
なく次の工程に使用した。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.06 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt, 2H); 2.41 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.
57 (t, J=8Hz: 2H); 5.10 (mt: 4H); 5.71 (幅広い s: 2H); 6.90～7.00 (mt: 4H); 7.04
 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.11 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.30～7.55 (mt, 10H); 7.64 (s: 1H), 
7.81 (s, 1H); 10.55 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=697 M+ 
　   m/z=580 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]

+

　   m/z=91 [C6H5CH2]
+

【０２０１】
Ｎ－［５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１６.３ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン１００ｃｍ３中の前述したＮ－［５,６－ビス［４－（フェニ
ルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.９ｇに添加した。次に媒体を１８時間還流
し、次に室温に戻し、酢酸エチル１００ｃｍ３を添加し；有機相を炭酸水素ナトリウム飽
和水溶液２×１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液１００ｃｍ３で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発乾固させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μ
ｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
クロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジイ
ソプロピルエーテル２５ｃｍ３に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、ジイソプロピルエーテ
ル２×２０ｃｍ３で洗浄した。減圧下に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点１４０℃の白
色結晶の形態でＮ－［５,６－ビス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド７００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 5.08 (幅広い s: 4H); 6.85～7.00 (mt: 4H); 7.01
 (d, J=9 Hz: 2H); 7.09 (d, J=9 Hz: 2H); 7.30～7.55 (mt: 10H); 7.33 (s: 1H); 7.74
 (s: 1H); 10.39 (幅広い s: 1H); 12.67 (幅広い s: 1H)
【０２０２】
［実施例９８］
Ｎ－［５,６－ビス（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ３を実施例９７において製造した、Ｎ－［５,６－ビ
ス［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド７００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。メタノール３０ｃｍ３を添加し、反
応媒体を１５分間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物を
酢酸エチル７５ｃｍ３に取り上げ、有機相を１０％チオ硫酸ナトリウム溶液２×７５ｃｍ
３、次いで塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機相が安定化した後にこの
相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮
乾固させ、得られた粗生成物９００ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径
３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン
／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有
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する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をジイソプロピルエ
ーテル２０ｃｍ３に取り上げ、濾過し、酢酸エチル３ｃｍ３およびジイソプロピルエーテ
ル２×１０ｃｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１８０℃の白色粉末の形
態で、Ｎ－［５,６－ビス（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド２２０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
5 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 6.55～6.70 (mt: 4H); 6.86 (d, J=9 Hz: 2H); 6.9
4 (d, J=9 Hz: 2H); 7.28 (s: 1H); 7.68 (s: 1H); 9.34 (分解不能なピーク: 2H); 10.3
6 (幅広い s: 1H); 12.60 (分解不能なピーク: 1H)
【０２０３】
［実施例９９］
Ｎ－［５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－
（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　３－フリルボロン酸３５３ｍｇ、水２５ｃｍ３中の炭酸ナトリウム６２４ｍｇ、および
、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３１１ｍｇをジオキサン１２５ｃｍ
３中の実施例６３に記載のＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル
］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド１.２５ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。酢酸エチル１００
ｃｍ３および水７５ｃｍ３を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾
過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、順次、水７５ｃｍ３および塩化ナトリ
ウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に濃縮し、得られた油状物２.６ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０
μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シク
ロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、クリーム色の結
晶の形態でＮ－［５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.07 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.15 (s: 2H); 5.68 (s: 2H); 6.07 (mt: 1H); 7.04 (d, J=8.5 Hz: 2H); 
7.19 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.30～7.55 (mt: 6H); 7.55 (t, J=2 Hz: 1H); 7.61 (s: 1H);
 7.91 (s: 1H); 10.53 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=581 M+

　   m/z=464 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

【０２０４】
Ｎ－［５－（３－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１０.３ｃ
ｍ３をテトラヒドロフラン７５ｃｍ３中の前述したＮ－［５－（３－フリル）－６－［４
－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還
流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ３を添加し、そして、有機相を順次、炭酸水素ナトリ
ウム飽和溶液１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄した。有機
相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.４ｇをシリカゲルカラム（粒径
４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期
待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存
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物を乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、黄色油状物の形態でＮ－［５－（３－フリル）－６－
［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
５３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 5.15 (s: 2H); 6.07 (幅広い s: 1H); 7.02 (d, J=
8.5 Hz: 2H); 7.20 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.30～7.60 (mt: 6H); 7.31 (s: 2H); 7.86 (s:
 1H); 10.36 (分解不能なピーク: 1H); 12.66 (分解不能なピーク: 1H)
　EIm/z = 451  M+

　m/z=381 [M-C4H6O]
+

【０２０５】
Ｎ－［５－（３－フリル）－６－（［４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ３を前記のＮ－［５－（３－フリル）－６－［４－（
フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド５００ｍ
ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。メタノール２５ｃｍ３を添加し、反応媒体を１
０分間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物を酢酸エチル
７５ｃｍ３およびテトラヒドロフラン５０ｃｍ３に取り上げ、有機相を１０％チオ硫酸ナ
トリウム溶液２×１００ｃｍ３、次いで塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ３で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
に濃縮乾固させ、得られた粗生成物９５０ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ
；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シク
ロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物を酢酸エ
チル５ｃｍ３に取り上げ、濾過し、酢酸エチル１ｃｍ３、次いでジエチルエーテル２０ｃ
ｍ３で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１８５℃の白色粉末の形態で、Ｎ－［
５－（３－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.07 (幅広い s: 1H); 6.75 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7
.06 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.27 (幅広い s: 2H); 7.52 (mt: 1H); 7. 83 (s: 1H); 9.40～
9.65 (分解不能なピーク: 1H); 10.33 (分解不能なピーク: 1H); 12.50～12.75 (分解不
能なピーク: 1H)
　DCI m/z=362 [M+H]+

【０２０６】
［実施例１００］
Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　４－エチルフェニルボロン酸３７９ｍｇ、水３０ｃｍ3中の炭酸ナトリウム４２８ｍｇ
、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２５９ｍｇをジオキサン１
００ｃｍ3中の実施例６３で製造されたＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキ
シ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。酢酸エチル
１００ｃｍ3および水１００ｃｍ3を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通
して濾過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、順次、水７５ｃｍ3および塩化
ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、得られた油状物１.７ｇをシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期
待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、灰色
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の結晶の形態でＮ－［５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フ
ェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド８５０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.07 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.94 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.18 (t, J=7.5 Hz :3H); 1.65 (mt: 2H); 2.40 (t
, J=7 Hz: 2H); 2.58 (q, J=7.5 Hz: 2H); 3.57 (t, J=8 Hz: 2H); 5.10 (s : 2H); 5.70
 (s: 2H); 6.93 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.02 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.09 (d, J=8.5 Hz: 2H)
; 7.11 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.30～7.50 (mt: 5H); 7.63 (s: 1H); 7.82 (s: 1H); 10.50
 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=619 M+

　m/z=502 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　m/z=91 [C6H5CH2]
+

【０２０７】
Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ
－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム８.３ｃｍ3

をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3中の前述したＮ－［５－（４－エチルフェニル）－６－
［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］
メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド８５０ｍｇに添加し、混合物を
１８時間還流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し、そして、有機相を順次、炭酸
水素ナトリウム飽和溶液２×１００ｃｍ3、および塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗
浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し
、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.５ｇをシリカゲル
カラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して
精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸
発させ；残存物を乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、灰色結晶の形態でＮ－［５－（４－エチ
ルフェニル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド６６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.1
7 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.65 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 2.58 (q, J=7.5 Hz: 2H)
; 5.08 (s: 2H); 6.90 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.00 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.08 (d, J=8.5 H
z: 4H); 7.30～7.50 (mt: 5H); 7.34 (s: 1H); 7.76 (s: 1H); 10.36 (分解不能なピーク
: 1H); 12.66 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=489 M+

　m/z=419 [M-C4CH6O]
+

【０２０８】
Ｎ－［５－（４－エチルフェニル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ3を前記のＮ－［５－（４－エチルフェニル）－６－
［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
６００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。メタノール３０ｃｍ3を添加し、反応
媒体を５分間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。残存物を酢酸
エチル１００ｃｍ3に取り上げ、有機相を１０％チオ硫酸ナトリウム溶液２×１００ｃｍ3

、次いで塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相
を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固させ、得られた粗生
成物６５０ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａ
のアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５
０／５０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物をジイソプロピルエーテル１５ｃｍ3に取り
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上げ、濾過し、酢酸エチル５ｃｍ3、次いでジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3で洗浄し、
乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２２５℃のクリーム色の結晶の形態で、Ｎ－［５－（
４－エチルフェニル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.1
7 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.65 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 2.58 (q, J=7.5Hz: 2H);
 6.63 (d, J=8.5 Hz: 2H); 6.95 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.00 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.08 (d
, J=8.5 Hz: 2H); 7.31 (s: 1H); 7.74 (s: 1H); 9.36 (分解不能なピーク: 1H); 10.35 
(幅広い s: 1H); 12.61 (分解不能なピーク: 1H)
【０２０９】
［実施例１０１］
Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２
－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンア
ミド
　３－ピリジルジエチルボラン３７１ｍｇ、水３０ｃｍ3中の炭酸ナトリウム４２８ｍｇ
、および、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２５８ｍｇをジオキサン１
００ｃｍ3中の実施例６３で製造されたＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキ
シ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加し、混合物を１８時間還流した。酢酸エチル
１００ｃｍ3および水１００ｃｍ3を添加し、反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通
して濾過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、順次、水７５ｃｍ3および塩化
ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、得られた油状物１.６ｇをシリカゲルカラム（粒径４０
～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期
待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、黄色
油状物の形態でＮ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル
］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド７００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.85 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.58 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.11 (s: 2H); 5.73 (s: 2H); 6.96 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.10 (d, J=8.5 
Hz: 2H); 7.30～7.55 (mt: 5H); 7.31 (幅広い dd, J=7.5および5 Hz: 1H); 7.50 (ddd, 
J=7.5～2.5および2 Hz: 1H); 7.72 (s: 1H); 7.92 (s: 1H); 8.31 (幅広い d, J=2.5 Hz:
 1H); 8.43 (dd, J=5および2 Hz: 1H); 10.57 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=592 M+

　m/z=475 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　m/z=91 [C6H5CH2]
+

【０２１０】
Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム７.１ｃｍ3

をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3中の前述したＮ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－
（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド７００ｍｇに添加し、混合物を１８時
間還流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し、そして、有機相を順次、炭酸水素ナ
トリウム飽和溶液２×７５ｃｍ3、および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物８５０ｍｇをシリカゲルカラム
（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフ
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ィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製し
た。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ
；残存物を乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、クリーム色の結晶の形態でＮ－［５－（３－ピ
リジル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド４６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 5.08 (s: 2H) ; 6.93 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.09 (d
, J=8.5Hz: 2H); 7.29(幅広い dd, J=7.5および4.5 Hz: 1H); 7.30～7.55 (mt: 6H); 7.4
0 (s: 1H); 7.86 (s: 1H); 8.28 (幅広い d, J=2 Hz: 1H); 8.41 (dd, J=4.5および2 Hz:
 1H); 10.42 (分解不能なピーク :1H); 12.76 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z = 462M+

　m/z=392 [M-C4CH6O]
+

【０２１１】
Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ3を前記のＮ－［５－（３－ピリジル）－６－［４－
（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド４６０
ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。不溶性の物質を濾過し、ジエチルエーテル２
×２０ｃｍ3で洗浄し、テトラヒドロフラン５０ｃｍ3および酢酸エチル２５ｃｍ3に取り
上げ、有機相を１０％チオ硫酸ナトリウム溶液２×１００ｃｍ3で洗浄し。硫酸マグネシ
ウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固させ、得られた粗生成物３３０ｍｇをシリカ
ゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下の
クロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で
溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０
℃）に蒸発させ、そして、残存物をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3に取り上げ、濾過
し、ジイソプロピルエーテル３×５ｃｍ3、酢酸エチル５ｃｍ3、次いでジイソプロピルエ
ーテル１０ｃｍ3で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１６５℃のクリーム色の
結晶の形態で、Ｎ－［５－（３－ピリジル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド９０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.66 (d, J=8.5 Hz: 2H); 6.96 (d, J=8.5 Hz: 2H)
; 7.30 (dd, J=7.5および4.5 Hz: 1H); 7.38 (s: 1H); 7.49 (dt, J=7.5および2 Hz: 1H)
; 7.85 (s: 1H); 8.28 (d, J=2 Hz: 1H); 8.41 (dd, J=4.5および2 Hz: 1H); 9.46 (分解
不能なピーク: 1H); 10.45 (分解不能なピーク: 1H); 12.74 (分解不能なピーク: 1H)
【０２１２】
［実施例１０２］
Ｎ－［５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－
（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド
　２－フリルボロン酸３５３ｍｇ、水２５ｃｍ3中の炭酸ナトリウム６２４ｍｇ、および
、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３１１ｍｇをジオキサン１２５ｃｍ
3中の実施例６３で製造されたＮ－［５－ブロモ－６－［４－（フェニルメトキシ）フェ
ニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－
３－イル］ブタンアミド１.２５ｇに添加し、混合物を１８時間還流し、次に２－フラン
－２－イル－４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン６１１ｍｇを添
加し、４時間還流下加熱を継続した。酢酸エチル７５ｃｍ3および水７５ｃｍ3を添加し、
反応媒体をセライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。有機相が安定化した後にこの
相を分離し、水７５ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、得られた油状物２ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μ
ｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シ
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クロヘキサン／酢酸エチル混合物（７５／２５ 体積）で溶離して精製した。期待される
生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、ベージュ色の
固体の形態でＮ－［５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－
１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド１.２０ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.82 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.17 (s: 2H); 5.61 (d, J=3.5 Hz: 1H); 5.68 (幅広い s: 2H); 6.38 (dd
, J=3.5および1.5 Hz: 1H); 7.07 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.19 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.36 (
幅広い t, J=7.5 Hz: 1H); 7.43 (幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7.50 (幅広い d, J=7.5 Hz
: 2H); 7.59 (s: 1H); 7.61 (d, J=1.5 Hz: 1H); 8.20 (s: 1H); 10.58 (分解不能なピー
ク: 1H)
　EI m/z=581 M+

　m/z=464 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　m/z=91 [C6H5CH2]
+

【０２１３】
Ｎ－［５－（２－フリル）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１２.４ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3中の前述したＮ－［５－（２－フリル）－６－［４－
（フェニルメトキシ）フェニル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル
］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１.２０ｇに添加し、混合物を１８時
間還流し；冷却後、酢酸エチル７５ｃｍ3を添加し、そして、有機相を順次、炭酸水素ナ
トリウム飽和溶液２×５０ｃｍ3、および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.５ｇをシリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラ
フィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製
した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発さ
せ；残存物を乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、黄色油状物の形態でＮ－［５－（２－フリル
）－６－［４－（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド７５０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 5.16 (s: 2H); 5.60 (d, J=3.5Hz: 1H); 6.37 (dd,
 J=3.5および1.5 Hz: 1H); 7.06 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.20 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.28 (s
: 1H); 7.36 (幅広い t, J=7.5 Hz: 1H); 7.43 (幅広い t, J=7.5 Hz: 2H); 7.51 (幅広
い d, J=7.5 Hz: 2H); 7.59 (幅広い s: 1H); 8.15 (s: 1H); 10.44 (分解不能なピーク:
 1H); 12.73 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=451 M+

　m/z=381 [M-C4CH6O]
+

【０２１４】
Ｎ－［５－（２－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ3を前記のＮ－［（５－（２－フリル）－６－［４－
（フェニルメトキシ）フェニル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル）］ブタンアミド７５
０ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。メタノール４０ｃｍ3を添加し、反応媒体
および混合物を１０分間還流し、次に減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固した。残存
物を酢酸エチル７５ｃｍ3およびテトラヒドロフラン５０ｃｍ3に取り上げ、有機相を１０
％チオ硫酸ナトリウム溶液２×７５ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗
浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し
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、減圧下に濃縮乾固させ、得られた粗生成物７００ｍｇをシリカゲルカラム（粒径４０～
６０μｍ；直径２.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（５０／５０ 体積）で溶離して精製した。期待
される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；残存物
を酢酸エチル３ｃｍ3に取り上げ、濾過し、酢酸エチル２ｃｍ3、次いでジイソプロピルエ
ーテル１５ｃｍ3で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１９０℃の白色結晶の形
態で、Ｎ－［５－（２－フリル）－６－（４－ヒドロキシフェニル）－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド１０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 5.58 (d, J=3. 5 Hz: 1H); 6.38 (dd, J=3.5および
1.5 Hz: 1H); 6.80 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.08 (d, J=8.5 Hz: 2H); 7.26 (s: 1H); 7.59 
(幅広い s: 1H); 8.14 (s: 1H); 9.54 (分解不能なピーク: 1H); 10.44 (分解不能なピー
ク: 1H); 12.70 (分解不能なピーク: 1H)
【０２１５】
［実施例１０３］
Ｎ－（５－ブロモ－６－クロロ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンア
ミド
　テトラフルオロホウ酸ニトロニウム４１８ｍｇを０℃のアセトニトリル５０ｃｍ3中の
実施例５８に記載のＮ－（５－ブロモ－６－クロロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブ
タンアミド４ｇに添加し、混合物を４時間攪拌した。酢酸エチル２００ｃｍ3および炭酸
水素ナトリウム飽和溶液１００ｃｍ3を反応媒体に添加した。有機相を炭酸水素ナトリウ
ム飽和溶液２×４０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和溶液４０ｃｍ3で洗浄した。有機相
が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物８４０ｍｇをシリカゲルカラム（粒径
４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィ
ーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した
。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、
次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２６０℃超の黄色固体の形態でＮ－（５－ブロモ
－６－クロロ－７－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド２０ｍｇを得
た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.44 (t, J=7 Hz: 2H); 8. 70 (s: 1H); 10.80 (分解不能なピーク: 1H); 1
3.63 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=360 M+

　m/z=290 [M-C4CH6O]
+

【０２１６】
［実施例１０４］
Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１
Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ジメチルホルムアミド１８０ｃｍ3中の実施例４０において製造したＮ－（６,７－ジフ
ルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド１.１ｇの溶液を、ジメチルホル
ムアミド５０ｃｍ3中の油中６０％水素化ナトリウム１.６５ｇに３時間かけて滴加した。
反応媒体を減圧下に濃縮乾固し、酢酸エチル２５０ｃｍ3および水２００ｃｍ3に取り上げ
；有機相が安定化した後にこの相を分離し、水１５０ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム
上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。粗生成物をシリカ
ゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径６ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロ
マトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離
して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に蒸発させ、黄色油状物としてＮ－（６,７－ジフルオロ－１－［［２－（トリメチルシ
リル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド７.３ｇを得
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た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.82 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 3.56 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.66 (s: 2H); 7.22 (ddd, J=11～9および7 Hz: 1H); 7.69 (幅広い dd, J
=9および4.5 Hz: 1H); 10.60 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=369 M+

　m/z=252 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　m/z=241 [M-C6H12OSi]
+

【０２１７】
Ｎ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］
メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　ピリジン０.８７ｃｍ3をクロロホルム３０ｃｍ3中の前記したＮ－（６,７－ジフルオロ
－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イ
ル］ブタンアミド１ｇに添加し、その後臭素０.５６ｃｍ3を添加し、混合物を一夜還流し
た。ジクロロメタン５０ｃｍ3および１０％チオ硫酸ナトリウム溶液５０ｃｍ3を反応媒体
に添加した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾
過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固させた。粗生成物１.１ｇをシリカゲルカ
ラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグ
ラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（９０／１０ 体積）で溶離して精
製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発
させた。乾燥（９０Ｐａ；４５℃）後、無色の油状物としてＮ－（５－ブロモ－６,７－
ジフルオロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル）ブタンアミド２３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 3.59 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.69 (s: 2H); 7.40～7.65 (mt: 5H); 7.82 (幅広い d, J=7 Hz: 1H); 10.
64 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=447 M+

　m/z=330 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　m/z=319 [M-C6H12OSi]
+

【０２１８】
Ｎ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム９.４ｃｍ3

をテトラヒドロフラン３０ｃｍ3中の前述したＮ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１
－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］
ブタンアミド７００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流し；冷却後、酢酸エチル１００
ｃｍ3、および炭酸水素ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3を添加し、そして、有機相を順次、
炭酸水素ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3、および塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗浄
した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、減圧下（
２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物８５０ｍｇをシリカゲルカラム（
粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィ
ーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した
。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；
残存物をジイソプロピルエーテル８ｃｍ3に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル
３ｃｍ3で洗浄し、減圧下に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２２０℃の白色結晶の形
態でＮ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンア
ミド２００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 8.03 (dd, J=6および2 Hz: 1H); 10.58 (幅広い s:
 1H); 13.56 (分解不能なピーク: 1H)
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【０２１９】
［実施例１０５］
Ｎ－［６－（４－シアノフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチ
ル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　４－シアノフェニルボロン酸８５３ｍｇ、水１５ｃｍ3、炭酸ナトリウム１.０ｇおよび
テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３１４ｍｇをジオキサン１００ｃｍ3

中の実施例５１に記載の通り製造したＮ－［６－ブロモ－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド５００ｍｇに添
加した。次に反応媒体を４時間還流し、酢酸エチル７０ｃｍ3および水７５ｃｍ3で希釈し
た。有機相が安定化した後にこの相を分離し、蒸留水５０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム
飽和水溶液２×５０ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マ
グネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に濃縮乾固した。得られた
残存物２.０ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ）上の５０ｋＰａ
のアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７
０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧
下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；融点１３６℃の黄色固体の形態でＮ－［６－（４－
シアノフェニル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド１.０ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz :3H); 1.69 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 3.58 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.76 (s: 2H); 7.53 (幅広い d, J=8. 5 Hz: 1H); 7.95～8.05 (mt: 4H); 
7.97 (d, J=8.5 Hz: 1H); 8.11 (s: 1H); 10.55 (分解不能なピーク: 1H)
【０２２０】
Ｎ－［６－（４－シアノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム３.０ｃｍ3

をテトラヒドロフラン１０ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（４－シアノフェニル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド４００ｍｇに添加し、混合物を１８時間還流した。反応媒体を酢酸エチル２０
ｃｍ3で希釈し、有機相を順次、炭酸水素ナトリウム飽和溶液２０ｃｍ3、水２×２０ｃｍ
3、および塩化ナトリウム飽和溶液２０ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相
を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾
固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上
の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノール
勾配（１００／０～９８／２ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する
画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；融点２４２℃の固体の形態でＮ
－［６－（４－シアノフェニル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１２０
ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7 Hz: 3H); 1.68 
(mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.42 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.74 (幅広い s: 1H)
; 7.92 (d, J=9 Hz: 1H); 7.96 (s: 4H); 10.37 (分解不能なピーク: 1H); 12.81 (分解
不能なピーク: 1H)
【０２２１】
［実施例１０６］
Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド
　テトラフルオロホウ酸ニトロニウム５５５ｍｇをアセトニトリル３０ｃｍ3中の実施例
４０で製造したＮ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド５００ｍｇの懸濁液に添加し、０℃に冷却した。３０分間反応させた後、酢酸エチル５
０ｃｍ3および炭酸水素ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3を反応媒体に添加した。有機相が安
定化した後にこの相を分離し、水５０ｃｍ3、および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で
洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固
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させ、茶色油状物６３０ｍｇを得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ
；直径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シク
ロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ
；４５℃）し、融点２５５℃の黄色結晶の形態でＮ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ
－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド３００ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.45 (t, J=7 Hz: 2H); 8.89 (dd, J=6.5 および2 Hz: 1H); 10.94 (分解不
能なピーク: 1H); 14.05 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=284 M+

　   m/z=214 [MC4CH6O]
+

【０２２２】
［実施例１０７］
Ｎ－［６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ
］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェニルボロン酸４６９ｍｇ、水３０ｃｍ3中の炭酸ナトリウム７６０ｍｇ、および、
テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム３７９ｍｇをジオキサン１５０ｃｍ3

中の実施例１０４で製造したＮ－（５－ブロモ－６,７－ジフルオロ－１－［［２－（ト
リメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１
.１５ｇに添加し、混合物を４時間還流した。反応媒体を酢酸エチル１００ｃｍ3および水
７５ｃｍ3で希釈し、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。有機相が安定化し
た後にこの相を分離し、水７５ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3で洗浄し、
硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮し、黒色油状
物の形態で粗生成物２ｇを得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
キサン／酢酸エチル混合物（８５／１５ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物
を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、乾燥（９０Ｐａ；４
５℃）し；黄色油状物の形態でＮ－［６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１－［［２－
（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミ
ド１.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.05 (s: 9H); 0.84 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.95 (t, J=7.5Hz: 3H); 1.66 (mt: 2H); 2.43 (t, J=7 Hz: 2H); 3.59 (t, J
=8 Hz: 2H); 5.69 (s: 2H); 7.40～7.65 (mt: 5H); 7.82 (幅広い d, J=7Hz : 1H); 10.6
4 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=445 M+

　   m/z=328 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=317 [M-C6H12OSi]
+

【０２２３】
Ｎ－（６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミ
ド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１４.８ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン５０ｃｍ3中の前述したＮ－［６,７－ジフルオロ－５－フェニ
ル－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド１.１ｇに添加し、混合物を１８時間還流し；反応が不完全であった
ため、更にフッ化テトラブチルアンモニウム９.９ｃｍ3を添加し、還流を１８時間継続し
た。冷却後、酢酸エチル１００ｃｍ3および炭酸水素ナトリウム飽和溶液７５ｃｍ3を添加
し；有機相が安定化した後にこの相を分離し、塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄
し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２.７ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固
させ、得られた粗生成物１.３ｇをシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃ
ｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢



(110) JP 4648630 B2 2011.3.9

10

20

30

40

50

酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する
画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ；得られた固体をジイソプロピル
エーテル２０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、酢酸エチル５ｃｍ3、次いでジイソ
プロピルエーテル２０ｃｍ3で洗浄し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点２２４℃の白
色の綿状固体の形態でＮ－（６,７－ジフルオロ－５－フェニル－１Ｈ－インダゾール－
３－イル）ブタンアミド３４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.95 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 7.40～7.60 (mt: 5H); 7.76 (幅広い d, J=6 Hz: 1
H); 10.53 (分解不能なピーク: 1H); 13.00～13.90 (幅広い分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=284M+

　   m/z=245 [M-C4CH6O]
+

【０２２４】
［実施例１０８］
５－ブロモ－２－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキシ］ピリジン
　ジメチルホルムアミド８０ｃｍ3中の５－ブロモ－２－ヒドロキシピリジン２.６ｇの溶
液をジメチルホルムアミド５０ｃｍ3中の油中６０％水素化ナトリウム７１７ｍｇに３０
分かけて添加し、混合物を室温で１時間攪拌した。ジメチルホルムアミドを減圧下に除去
し、残存物を酢酸エチル７５ｃｍ3および水５０ｃｍ3に取り上げ；有機相が安定化した後
にこの相を分離し、水２×５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄し、
硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、黄
色油状物を得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３.５ｃｍ）
上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エ
チル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分
を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、黄色油状物として得られた５－ブロ
モ－２－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキシ］ピリジン２.６４ｇは更に
精製することなく次の試験に用いた。
　1H NMR スペクトル (300 MHz,.(CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.02 (s: 9H); 0.89 (t, J=8
 Hz: 2H); 3.73 (t, J=8 Hz: 2H); 5.49 (s: 2H); 6.89 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7.9
6 (dd, J=8.5および2.5 Hz: 1H); 8.31 (幅広い d, J=2.5 Hz: 1H)
　DCI m/z=304 [M+H]+

【０２２５】
Ｎ－［６－［６－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキシ］ピリジル－３－イ
ル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド
　前述の通り製造した５－ブロモ－２－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキ
シ］ピリジン１.１９ｇをジオキサン７０ｃｍ3中の実施例５６に記載の通り製造したＮ－
［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－２－イル）－１－
［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド１ｇに添加し、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム２０１ｍｇ
および水１０ｃｍ3中の炭酸ナトリウム６４６ｍｇを淡黄色溶液に添加し、混合物を３時
間還流した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3および水５０ｃｍ3で希釈し、セライトを充
填した焼結漏斗を通して濾過した。有機相が安定化した後にこの相を分離し、水５０ｃｍ
3および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過
し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラ
ム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマト
グラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して
精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸
発させ、オレンジ色のラッカー状物の形態でＮ－［６－［６－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メトキシ］ピリジル－３－イル］－１－［［２－（トリメチルシリル）エ
トキシ］メトキシ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.４５ｇを得た。
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　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.00 (s: 9H)
; 0.83 (t, J=8 Hz: 2H); 0.93 (t, J=8 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.69(mt: 2
H); 2.41 (t, J=7 Hz 2H) 3.56 (t, J=8 Hz: 2H); 3.79 (t, J=8 Hz: 2H); 5.59 (s: 2H)
 ; 5.74 (幅広い s: 2H); 7.02 (d, J=8.5 Hz: 1H); 7.47 (幅広い d, J=8.5 Hz: 1H); 7
.92 (d, J=8.5 Hz: 1H); 8.00 (幅広い s: 1H); 8.18 (dd, J=8.5および2.5Hz: 1H); 8.6
1 (d, J=2.5 Hz: 1H); 10.53 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=556M+

　   m/z=439 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=73 [Si(CH3)3]
+

【０２２６】
Ｎ－［６－（６－ヒドロキシピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム１５.７ｃ
ｍ3をテトラヒドロフラン１５ｃｍ3中の前述したＮ－［６－［６－［［２－（トリメチル
シリル）エトキシ］メトキシ］ピリジル－３－イル］－１－［［２－（トリメチルシリル
）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.７３ｇに添加
し、混合物を１８時間還流し；反応が不完全であったため、更に１８時間還流を継続した
。冷却後、酢酸エチル６０ｃｍ3を添加し、有機相を炭酸水素ナトリウム飽和溶液３０ｃ
ｍ3、次いで水２×３０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液３０ｃｍ3で洗浄した。有機
相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２
ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、得られた粗生成物１.３ｇをシリカゲルカラム（粒径
４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーに
より、塩化メチレン／メタノール勾配（９５／５～９０／１０ 体積）で溶離して精製し
た。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ
、得られた生成物２７０ｍｇはなお低純度であり、これをＨＰＬＣ（Ｘ Ｔｅｒｒａカラ
ム；Ｃ18、５μｍカラム；長さ１００ｍｍ、直径３１ｍｍ、溶離剤：メタノール／水（７
０／３０ 体積）、０.０５％トリフルオロ酢酸含有；流量２０ｃｍ3／分）より再精製し
た。期待される生成物を含有する画分を濃縮し、乾燥（９０ｋＰａ；４５℃）した後、融
点２６０℃超の固体の形態でＮ－［６－（６－ヒドロキシピリド－３－イル）－１Ｈ－イ
ンダゾール－３－イル］ブタンアミド４０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 6.47 (d, J=9.5 Hz: 1H); 7.25 (幅広い d, J=9 Hz
: 1H); 7.52 (幅広い s: 1H); 7.77 (d, J=2.5 Hz: 1H); 7.81 (d, J=9 Hz: 1H); 7.90 (
dd, J=9.5および2.5 Hz: 1H); 10.30 (幅広い s: 1H); 11.83 (分解不能なピーク: 1H); 
12.62 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=296M+

　   m/z=226 [M-C4CH6O]
+

【０２２７】
［実施例１０９］
Ｎ－［６－（２,２－ジフェニル－ベンゾ［１,３］ジオキソール－５－イル）－１－［［
２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキシ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタ
ンアミド
　欧州特許ＥＰ ３０３ １７２ Ａ２に従って製造した５－ブロモ－２,２－ジフェニル－
１,３－ベンゾジオキソール１.３８ｇをジオキサン８０ｃｍ3中の実施例５６に記載の通
り製造したＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－２
－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド１.２ｇに添加し、テトラキス（トリフェニルホスフィン）パ
ラジウム２４２ｍｇおよび水１０ｃｍ3中の炭酸ナトリウム６８８ｍｇを淡黄色溶液に添
加し、混合物を４時間還流した。反応媒体を酢酸エチル５０ｃｍ3および水５０ｃｍ3で希
釈し、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。安定化により濾液を分離し、有機
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相を水５０ｃｍ3および塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上
に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させた。得られた粗生成物を
シリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧
力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体
積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ
；５０℃）に蒸発させ；オレンジ色の固体の形態でＮ－［６－（２,２－ジフェニル－１,
３－ベンゾジオキソール－５－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メ
トキシ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド８４０ｍｇを得た。
　EI m/z=605M+

　   m/z=488［M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

【０２２８】
トリフルオロ酢酸Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシ－フェニル）－１Ｈ－インダゾール
－３－イル］ブタンアミド
　ヨウ化トリメチルシリル１０ｃｍ3を前記のＮ－［６－（２,２－ジフェニル－１,３－
ベンゾジオキソール－５－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキ
シ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.８ｇに添加し、混合物を３時間
還流した。次にメタノール５０ｃｍ3を慎重に添加し、１５分間還流を継続した。反応媒
体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し、酢酸エチル５０ｃｍ3および１０％チオ
硫酸ナトリウム溶液１００ｃｍ3に取り上げ；形成した不溶性の物質を濾去し、濾液を安
定化により分離した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固
させた。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰ
ａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノール／７Ｎアン
モニア水勾配（９７／３ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分
を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、得られた生成物１５０ｍｇはなお低
純度であったため、これをＨＰＬＣ（Ｘ Ｔｅｒｒａカラム；Ｃ18、５μｍ；長さ１００
ｍｍ、直径３０ｍｍ、溶離剤：アセトニトリル／水勾配（１５／８５～４５／５５ 体積
）、０.０５％トリフルオロ酢酸含有；流量２０ｃｍ3／分）より再精製した。期待される
生成物を含有する画分を濃縮し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）した後、融点２３６℃の茶色
粉末の形態でトリフルオロ酢酸Ｎ－［６－（３,４－ジヒドロキシ－フェニル）－１Ｈ－
インダゾール－３－イル］ブタンアミド３０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.85 (d, J=8 Hz: 1H); 7.01 (dd, J=8および2 Hz:
 1H); 7.10 (d, J=2 Hz: 1H); 7.26 (幅広い d, J=9 Hz: 1H); 7.46 (幅広い s: 1H); 7.
79 (d, J=9 Hz: 1H); 8.80～9.30 (幅広い分解不能なピーク: 2H); 10.29 (幅広い s: 1H
); 12.57 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=311 M+

　   m/z=241 [M-C4CH6O]
+

【０２２９】
［実施例１１０］
Ｎ－［６－（１,３－ベンゾジオキソール－５－イル）－１－［［２－（トリメチルシリ
ル）エトキシ］メトキシ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　１,３－ベンゾジオキソール－５－イル－ボロン酸６７７ｇ、フッ化セシウム１.２４ｇ
、次に酢酸パラジウム１３.５ｍｇおよび最後に２－ジシクロヘキシルホスフィン－２－
（Ｎ,Ｎ－ジメチルアミノ）ビフェニル３１ｍｇをジオキサン３０ｃｍ3中の前記したＮ－
［６－クロロ－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾ
ール－３－イル］ブタンアミド１ｇに添加した。次に反応混合物を１５時間約９４℃に加
熱し、次に温度を１９℃に戻し、セライトを充填した焼結漏斗を通して濾過した。生成物
を酢酸エチルですすぎ、次に有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、濾液を減圧
下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発させた。残存物をシリカゲルカラム（粒径１５～４０μｍ
；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘ
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キサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製し；期待される生成物を
含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させた。粘着性の淡黄色固体
の形態でＮ－［６－（１,３－ベンゾジオキソール－５－イル）－１－［［２－（トリメ
チルシリル）エトキシ］メトキシ］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド６２
０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.68 (mt: 2H); 2.41 (t, J=7 Hz: 2H); 3.56 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.74 (幅広い s: 2H); 6.10 (s, 1H); 7.05 (t, J=8 Hz: 1H); 7.27 (dd, 
J=8および2 Hz: 1H); 7.37 (d, J=2 Hz: 1H); 7.42 (幅広い dd, J=9および1.5 Hz: 1H);
 7.86 (d, J=9 Hz: 1H); 7.89 (幅広い s: 1H); 10.45 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=493 M+

　   m/z=336 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=325 [M-C6H12OSi]
+

【０２３０】
Ｎ－［６－（１,３－ベンゾジオキソール－５－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム２ｃｍ3を
テトラヒドロフラン１２ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（ベンゾジオキソール－５－イル
）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メトキシ］－１Ｈ－インダゾール－３
－イル］ブタンアミド６００ｍｇに添加した。次に媒体を１６時間６７℃に維持した。次
に混合物を１９℃に戻し、酢酸エチル６０ｃｍ3を添加し、その後、炭酸水素ナトリウム
飽和水溶液３０ｃｍ3、次いで蒸留水２×３０ｃｍ3、最後に塩化ナトリウム飽和水溶液３
０ｃｍ3で洗浄した。有機相を硫酸マグネシウム上に乾燥し、焼結漏斗を通して濾過し、
減圧下（２ｋＰａ；４５℃）に蒸発させた。得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径１
５～４０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーによ
り、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製し、１５ｃ
ｍ3の画分を収集した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に蒸発させた。乾燥（９０Ｐａ；５０℃）後、融点２４０℃の白色固体の形態で
Ｎ－［６－（１,３－ベンゾジオキソール－５－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル
］ブタンアミド２６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
8 (mt, 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 6.09 (s: 2H); 7.03 (d, J=8 Hz: 1H); 7.21 (dd, 
J=8および2 Hz: 1H); 7.30 (幅広い dd, J=9および1.5 Hz: 1H); 7.31 (d, J=2 Hz: 1H);
 7.55 (幅広い s: 1H) ; 7.82 (d, J=9 Hz: 1H); 10.31 (幅広い s: 1H); 12.63 (幅広い
 s: 1H)
　EI m/z=323 M+

　   m/z=253 [M-C4CH6O]
+

【０２３１】
［実施例１１１］
Ｎ－［７－フルオロ－５－ニトロ－６－［２－（フェニルエチル）アミノ］－１Ｈ－イン
ダゾール－３－イル］ブタンアミド
　フェネチルアミン１.１１ｃｍ3をジメチルスルホキシド１０ｃｍ3中の実施例１０６に
おいて製造したＮ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル
）ブタンアミド５００ｍｇの溶液に添加し、混合物を１時間還流した。反応媒体を酢酸エ
チル５０ｃｍ3に取り上げ、有機相を塩化ナトリウム飽和溶液４×３５ｃｍ3で洗浄した。
有機相が安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下
に濃縮乾固し、油状物１.５ｇを得た。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径１５～４０μ
ｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロ
ヘキサン／酢酸エチル混合物（７０／３０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成
物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をジエチル
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エーテル３０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗上で濾過し、ジエチルエーテル２×２０ｃｍ3で
洗浄し、次に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）し、融点２１２℃の茶色結晶の形態でＮ－［７－
フルオロ－５－ニトロ－６－［（フェニルエチル）アミノ］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド３６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 2.93 (t, J=7 Hz: 2H); 3.76 (mt: 2H); 7.03 (mt:
 1H); 7.15～7.40 (mt: 5H); 8.85 (s: 1H); 10.73 (幅広い s: 1H); 13.10 (分解不能な
ピーク: 1H)
　EI m/z= 385 M+

　   m/z=294 [M-CH2C6H5]
+

　   m/z=224 [294-C4CH6O]
+

【０２３２】
［実施例１１２］
Ｎ－（７－フルオロ－５－ニトロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブ
タンアミド
　実施例１０６において製造したＮ－（６,７－ジフルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダ
ゾール－３－イル）ブタンアミド５００ｍｇ、ジメチルスルホキシド１０ｃｍ3およびモ
ルホリン０.７７ｃｍ3を原料として実施例１１０と同様に方法を実施し、混合物を１時間
還流した。反応媒体を酢酸エチル７５ｃｍ3に取り上げ、有機相を水２×７５ｃｍ3および
塩化ナトリウム飽和溶液５０ｃｍ3で洗浄した。有機相が安定化した後にこの相を分離し
、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾固し、茶色固体１ｇを得た。粗
生成物をシリカゲルカラム（粒径１５～４０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴ
ン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（６０／４０
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させ、残存物をジエチルエーテル３０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗
上で濾過し、ジエチルエーテル２×２０ｃｍ3で洗浄し、次に乾燥（９０Ｐａ；５０℃）
し、融点２５０℃の茶色結晶の形態でＮ－（７－フルオロ－５－ニトロ－６－モルホリノ
－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド２８０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 3.16 (mt: 4H); 3.69 (t, J=4 Hz: 4H); 8.30 (幅
広い s: 1H); 10.75 (分解不能なピーク: 1H); 13.68 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z= 351 M+

　   m/z= 334 [M-OH]+

【０２３３】
［実施例１１３］
Ｎ－（７－フルオロ－５－アミノ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブ
タンアミド
　３％Ｐｄ／Ｃ ２００ｍｇおよびギ酸アンモニウム１ｇをメタノール５０ｃｍ3中の実施
例１１２で製造したＮ－（７－フルオロ－５－ニトロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）
ブタンアミド１.１ｇの溶液に添加し、混合物を１８時間室温で攪拌した。反応媒体をセ
ライトを充填した焼結漏斗を通して濾過し、、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固し
、次にシリカゲルカラム（粒径１５～４０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン
圧力下のクロマトグラフィーにより、塩化メチレン／メタノール混合物（９７.５／２.５
 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋ
Ｐａ；５０℃）に蒸発させ、残存物を酢酸エチル２０ｃｍ3に取り上げ、焼結漏斗上で濾
過し、酢酸エチル２×５ｃｍ3およびジエチルエーテル１０ｃｍ3で洗浄し、次に乾燥（９
０Ｐａ；５０℃）し、融点１８０℃の白色結晶の形態でＮ－（７－フルオロ－５－アミノ
－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド３０６ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
7 (mt: 2H); 2.34 (幅広い t, J=7 Hz: 2H); 3.04 (幅広い分解不能なピーク: 4H); 3.77
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 (分解不能なピーク: 4H); 4.95 (幅広い s: 2H); 6.55 (s: 1H); 10.03 (分解不能なピ
ーク: 1H); 13.57 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=321 M+

　   m/z=306 [M-CH]+

【０２３４】
［実施例１１４］
Ｎ－（５－ブロモ－７－フルオロ－６－モルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブ
タンアミド
　水９ｃｍ3中の窒化ナトリウム２１３ｍｇの溶液を、水９ｃｍ3および４８％臭化水素酸
０.９４ｃｍ3中の前述の通り製造したＮ－（５－アミノ－７－フルオロ－６－モルホリノ
－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド９００ｍｇの５℃に冷却した懸濁液に滴
加し、混合物を０℃で攪拌した。この懸濁液を臭化第１銅４８２ｍｇ、水４.５ｃｍ3およ
び４８％臭化水素酸４.５ｃｍ3の還流溶液に少しずつ添加した。４５分間還流を継続し、
次に反応媒体を焼結漏斗を通して濾過し、テトラヒドロフラン７５ｃｍ3に溶解し、シリ
カゲルカラム（粒径１５～４０μｍ；直径３ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のク
ロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶
離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃
）に蒸発させ、残存物を酢酸エチル１０ｃｍ3に取り上げ、濾過し、酢酸エチル２×５ｃ
ｍ3およびジイソプロピルエーテル２０ｃｍ3で洗浄した。濾過して乾燥（９０Ｐａ；４５
℃）した後、融点２４０℃の白色結晶の形態でＮ－（５－ブロモ－７－フルオロ－６－モ
ルホリノ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド６０ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.96 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.38 (t, J=7 Hz: 2H); 3.16 (分解不能なピーク: 4H); 3.76 (分解不能な
ピーク: 4H); 7.96 (s: 1H); 10.48 (分解不能なピーク: 1H); 13.20 (分解不能なピーク
: 1H)
　EI m/z=384 M+

　   m/z=314 [M-C4CH6O]
+

【０２３５】
［実施例１１５］
Ｎ－［７－フルオロ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブ
タンアミド
　ブチリルクロリド１.０ｃｍ3を約３℃に冷却後のピリジン２０ｃｍ3中のＷＯ ０２／２
２６０８に記載の通り製造した７－フルオロ－６－（トリフルオロメチル）－１Ｈ－イン
ダゾール－３－アミン２.１ｇに添加し、そして次に混合物を７６時間室温で放置した。
反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に濃縮し、残存物を酢酸エチル５０ｃｍ3および
水２０ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２×２０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和溶
液２０ｃｍ3で洗浄した。硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４
０℃）に濃縮した後、得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
酢酸エチル混合物（６０／４０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有す
る画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させ；乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後
、融点２２０～２２２℃の桃色固体の形態でＮ－［７－フルオロ－６－（トリフルオロメ
チル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド８７５ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.98 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.42 (t, J=7 Hz: 2H); 7.31 (dd, J=8.5および6Hz: 1H); 7.82 (幅広い d,
 J=8.5 Hz: 1H); 10.59 (分解不能なピーク: 1H); 13.50～14.20 (幅広い分解不能なピー
ク: 1H)
　EI m/z=289M+

　   m/z=270 [M-F]+

　   m/z=219 [M-C4CH6O]
+
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【０２３６】
［実施例１１６］
６－クロロ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン
　ヒドラジン１水和物１.１４ｃｍ3を無水エタノール４０ｃｍ3中の４－ブロモ－２,３,
５,６－テトラフルオロベンゾニトリル２.０ｇに添加した。混合物を１８時間還流し、次
に蒸留水３０ｃｍ3を添加し、反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮した。残存
物を酢酸エチル１００ｃｍ3および水１０ｃｍ3に取り上げ、有機相が安定化した後にこの
相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮
乾固し；乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後、ベージュ色の固体の形態で６－クロロ－４,５,７
－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン２.１ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 5.52 (s: 2H); 12.10～12.90 
(幅広い分解不能なピーク :1H)
　EI m/z=265M+

　   m/z=236 [M-HN2]
+

　   m/z=186 [M-Br]+

【０２３７】
Ｎ－（６－ブロモ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンア
ミド
　ブチリルクロリド０.８２ｃｍ3を約３℃に冷却後のピリジン２０ｃｍ3中の前記の６－
クロロ－４,５,７－トリフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン２.１ｇに添加し、
そして次に混合物を７６時間室温で放置した。反応媒体を減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に
濃縮し、残存物を酢酸エチル１００ｃｍ3、テトラヒドロフラン１００ｃｍ3および水４０
ｃｍ3に取り上げた。有機相を蒸留水２×４０ｃｍ3、次いで塩化ナトリウム飽和水溶液４
０ｃｍ3で洗浄した。硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；４０℃
）に濃縮した後、得られた残存物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４ｃｍ
）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／酢酸
エチル混合物（８０／２０ 体積）で溶離して精製した。期待される生成物を含有する画
分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；４０℃）に蒸発させ；乾燥（９０Ｐａ；４０℃）後、融
点２５５～２５７℃の桃色固体の形態でＮ－（６－ブロモ－４,５,７－トリフルオロ－１
Ｈ－インダゾール－３－イル）ブタンアミド０.５３ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
6 (mt: 2H); 2.36 (t, J=7 Hz: 2H); 10.26 (分解不能なピーク: 1H); 13.50～14.40 (幅
広い分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=335 M+

　   m/z=265 [M-C4CH6O]
+

【０２３８】
［実施例１１７］
Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキ
シ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド
　２－アミノ－５－ブロモピリジン０.４５ｇをジオキサン５０ｃｍ3中の実施例５６にお
いて製造したＮ－［６－（４,４,５,５－テトラメチル［１,３,２］ジオキサボロラン－
２－イル）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾー
ル－３－イル］ブタンアミド１.０ｇに添加し、ジクロロ［１,１′－ビス（ジフェニルホ
スフィノ）フェロセン］パラジウム１４２ｍｇ、ジクロロメタン［lacuna］および水１０
ｃｍ3中の炭酸ナトリウム６４６ｍｇを淡黄色溶液に添加し、混合物を２時間還流した。
反応媒体を酢酸エチル５０ｃｍ3および水５０ｃｍ3で希釈し、セライトを充填した焼結漏
斗を通して濾過した。安定化により濾液を分離し、水相を塩化ナトリウム飽和溶液２×５
０ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に濃縮乾固させた。得られた粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径３
ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、シクロヘキサン／
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酢酸エチル勾配混合物（７０／３０～５０／ 体積）で溶離して精製した。期待される生
成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に蒸発させ、融点１３８℃の
固体の形態でＮ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１－［［２－（トリメチルシ
リル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド０.５３ｍｇ
を得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): -0.09 (s: 9H); 0.83 (t, J=8
 Hz: 2H); 0.97 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.67 (mt: 2H); 2.39 (t, J=7 Hz: 2H); 3.55 (t, 
J=8 Hz: 2H); 5.70 (s: 2H); 6.12 (s: 2H); 6.57 (d, J=9 Hz: 1H); 7.37 (dd, J=8.5お
よび1.5 Hz: 1H); 7.80～7.90 (mt: 3H); 8.37 (d, J=2 Hz: 1H); 10.43 (分解不能なピ
ーク: 1H)
　EI m/z=425 M+

　   m/z=308 [M-OCH2CH2Si(CH3)3]
+

　   m/z=297 [M-C6H12OSi]
+

【０２３９】
ジフルオロ酢酸Ｎ－［６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド
　テトラヒドロフラン中の１Ｍ溶液としてのフッ化テトラブチルアンモニウム３.８ｃｍ3

をテトラヒドロフラン１３ｃｍ3中の前述したＮ－［６－（６－アミノピリド－３－イル
）－１－［［２－（トリメチルシリル）エトキシ］メチル］－１Ｈ－インダゾール－３－
イル］ブタンアミド０.８ｇに添加し、混合物を６時間還流し、酢酸エチル５０ｃｍ3およ
び炭酸水素ナトリウム飽和溶液２５ｃｍ3を添加した。有機相が安定化した後にこの相を
分離し、水２５ｃｍ3で洗浄し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下に濃縮乾
固させた。粗生成物をＨＰＬＣ（Ｘ Ｔｅｒｒａカラム；Ｃ18、５μｍ；長さ５０ｍｍ、
直径２１ｍｍ、溶離剤：アセトニトリル／水勾配（５／９５～９５／５ 体積）、０.０５
％トリフルオロ酢酸含有；流量２０ｃｍ3／分）より精製した。期待される生成物を含有
する画分を濃縮した後、得られた固体をジイソプロピルエーテル１０ｃｍ3およびアセト
ニトリル２ｃｍ3に取り上げ、濾過し、ジイソプロピルエーテル５ｃｍ3で洗浄し、乾燥（
９０Ｐａ；４５℃）し、融点２３０～２３５℃の白色結晶の形態でジフルオロ酢酸Ｎ－［
６－（６－アミノピリド－３－イル）－１Ｈ－インダゾール－３－イル］ブタンアミド１
８ｍｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 0.99 (t, J=7.5 Hz: 3H); 1.6
9 (mt: 2H); 2.40 (t, J=7 Hz: 2H); 7.05 (d, J=9.5 Hz: 1H); 7.33 (dd, J=8.5および1
.5 Hz: 1H); 7.65 (幅広い s: 1H); 7.79 (分解不能なピーク: 2H); 7.90 (d, J=8.5 Hz:
 1H); 8.31 (dd, J=9.5および1.5 Hz: 1H); 8.36 (d, J=1.5 Hz: 1H); 10.37 (幅広い s:
 1H); 12.79 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=295M+

　   m/z=225 [M-C4CH6O]
+

　   m/z=43 [C3H7]
+

【０２４０】
［実施例１１８］
２－クロロ－Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド
　無水クロロ酢酸５.０ｇをトルエン３００ｃｍ3中の実施例４０において製造した６,７
－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－アミン５ｇに添加し、混合物を１８時間還流し
た。形成した沈殿を減圧下（２ｋＰａ；５０℃）に濃縮乾固させ、次に残存物をシリカゲ
ルカラム（粒径４０～６０μｍ；直径４.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のク
ロマトグラフィーにより、ジクロロメタン／メタノール混合物（９８／２ 体積）で溶離
して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；５０℃）
に蒸発させ、次に乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、クリーム色の結晶性塊の形態で２－クロ
ロ－Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミド８.５ｇを
得た。
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　1H NMR スペクトル (400 MHz, (CD3)2SO-d6, 温度353 K, ppmのδ): 4.37 (s: 2H); 7.
11 (ddd, J=8.5～7.5および5 Hz: 1H); 7.67 (幅広い dd, J=7.5および3 Hz: 1H); 10.65
 (幅広い s: 1H); 13.30 (分解不能なピーク: 1H)
　EI m/z=245 M+

　   m/z=169 [M-C2HOCl]
+

　   m/z=140 [169-HN2]
+

【０２４１】
Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンアセトア
ミド
　２－クロロ－Ｎ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）アセトアミ
ド８.５ｇ、アセトニトリル２００ｃｍ3およびピペリジン８.８ｃｍ3を原料として実施例
７５の方法を実施した。反応媒体を１時間還流し、次に形成した沈殿を焼結漏斗上で濾過
し、結晶を酢酸エチル２００ｃｍ3および［lacuna］１００ｃｍ3に取り上げた。有機相が
安定化した後にこの相を分離し、硫酸マグネシウム上に乾燥し、濾過し、減圧下（２ｋＰ
ａ；５０℃）に濃縮乾固させた。粗生成物をシリカゲルカラム（粒径４０～６０μｍ；直
径３.５ｃｍ）上の５０ｋＰａのアルゴン圧力下のクロマトグラフィーにより、酢酸エチ
ルで溶離して精製した。期待される生成物を含有する画分を合わせ、減圧下（２ｋＰａ；
５０℃）に蒸発させ；残存物をシクロヘキサン５０ｃｍ3および酢酸エチル１６ｃｍ3の混
合物から再結晶させ、濾過し、乾燥（９０Ｐａ；４５℃）し、融点１５８℃の白色結晶の
形態でＮ－（６,７－ジフルオロ－１Ｈ－インダゾール－３－イル）－１－ピペリジンア
セトアミド３.２ｇを得た。
　1H NMR スペクトル (300 MHz, (CD3)2SO-d6, ppmのδ): 1.42 (mt: 2H); 1.59 (mt: 4H
); 2.52 (mt: 4H); 3.19 (s: 2H); 7.13 (ddd, J=10.5～9および7 Hz: 1H); 7.66 (幅広
い dd, J=9および4.5 Hz: 1H); 10.14 (分解不能なピーク: 1H); 13.42 (分解不能なピー
ク: 1H)
　DCI m/z = 295[M+H]+

【０２４２】
　本発明の医薬組成物は、純粋な形態の、または、それが不活性または生理学的に活性で
あって、いずれかの他の薬学的に適合性のある生成物と組み合わせられた組成物の形態の
、式（Ｉ）の化合物またはその化合物の塩よりなる。本発明の医薬品は経口、非経腸、肛
門または局所で使用してよい。
【０２４３】
　使用され得る経口投与用の固体組成物には錠剤、丸薬、粉末（ゼラチンカプセルまたは
カシェ剤）または顆粒を包含する。これらの組成物中、本発明の活性本体は、澱粉、セル
ロース、スクロース、乳糖またはシリカのような不活性希釈剤１種またはそれ以上と、ア
ルゴン気流下に混合される。これらの組成物はまた希釈剤以外の物質、例えば、ステアリ
ン酸マグネシウムまたはタルクのような潤滑剤、着色剤、コーティング剤（糖衣錠用）ま
たはワニスを１種またはそれ以上含有してよい。
【０２４４】
　使用してよい経口投与用の液体組成物には、水、エタノール、グリセロール、植物性油
または流動パラフィンのような不活性希釈剤を含む製薬上許容しうる溶液、懸濁液、乳液
、シロップおよびエリキシルが包含される。
　これらの組成物は希釈剤以外の物質、例えば湿潤剤、甘味料、濃厚化剤、フレーバー剤
または安定化剤を含有してよい。
【０２４５】
　非経腸投与のための滅菌組成物は好ましくは水性、または非水性の溶液、懸濁液または
乳液である。使用してよい溶媒またはベヒクルは、水、プロピレングリコール、ポリエチ
レングリコール、植物油、特にオリーブ油、注射用有機エステル、例えばオレイン酸エチ
ルまたは他の適当な有機溶媒を包含する。これらの組成物はまた、補助剤、特に湿潤剤、
等張性付与剤、乳化剤、分散剤および安定化剤も含有してよい。滅菌は数通りの方法で行
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ってよく、例えば、無菌濾過、組成物への滅菌剤の配合、放射線照射または加熱により行
ってよい。また滅菌水またはいずれかの他の注射用滅菌媒体中に使用時に溶解してよい滅
菌固体組成物の形態で製造してもよい。
【０２４６】
　直腸投与のための組成物は活性生成物以外にカカオ脂、半合成グリセリドまたはポリエ
チレングリコールを含有する座剤または直腸用カプセルである。
　局所投与用の組成物は、例えば、クリーム、ローション、点眼剤、含嗽剤、点鼻剤また
はエアロゾルであってよい。
【０２４７】
　本発明の１つの主題は、キナーゼの異常な活性から生じる可能性のある疾患、例えば、
神経変性疾患、アルツハイマー病、パーキンソン病、前頭頭頂性痴呆、皮質基底変性、ピ
ック病、卒中、頭部および脊髄の外傷および末梢神経症、肥満、代謝性疾患、II型糖尿病
、本態性高血圧、アテローム性動脈硬化性心臓血管疾患、多嚢胞性卵巣症候群、Ｘ症候群
、免疫不全症および癌に関わるものの予防および治療を意図した医薬組成物の製造のため
の、式（Ｉ）のアミノインダゾール化合物、およびその使用、および製薬上許容しうるそ
の塩に関する。
　例示できる異常なキナーゼ活性の例はＰＩ３Ｋ、ＡｋＴ、ＧＳＫ３ベータ、ＣＤＫ等の
活性である。
【０２４８】
　ヒトの治療において、本発明の化合物は、神経変性疾患、アルツハイマー病、パーキン
ソン病、前頭頭頂性痴呆、皮質基底変性、ピック病、卒中、頭部および脊髄の外傷および
末梢神経症、肥満、代謝性疾患、II型糖尿病、本態性高血圧、アテローム性動脈硬化性心
臓血管疾患、多嚢胞性卵巣症候群、Ｘ症候群、免疫不全症および癌の治療および／または
予防のために特に適している。
【０２４９】
　用量は所望の作用、治療期間および使用する投与経路により異なり；通常は成人におい
ては経口で一日当たり５ｍｇ～１０００ｍｇであり、単位用量は活性物質１ｍｇ～２５０
ｍｇである。
　一般的に、治療すべき個人の年齢および体重および全ての他の個人的要因に応じて適切
な用量を医師が決定する。
　以下の実施例は本発明の組成物を説明するものである。
【０２５０】
［実施例Ａ］
　活性生成物５０ｍｇ用量を含有し、以下に示す組成を有するゲルカプセルを通常の手法
に従って製造した。
　－　式（Ｉ）の化合物　　　　　　　　　５０ｍｇ
　－　セルロース　　　　　　　　　　　　１８ｍｇ
　－　乳糖　　　　　　　　　　　　　　　５５ｍｇ
　－　コロイド状シリカ　　　　　　　　　　１ｍｇ
　－　カルボキシメチル澱粉ナトリウム　　１０ｍｇ
　－　タルク　　　　　　　　　　　　　　１０ｍｇ
　－　ステアリン酸マグネシウム　　　　　　１ｍｇ
【０２５１】
［実施例Ｂ］
　活性生成物５０ｍｇ用量を含有し、以下に示す組成を有する錠剤を通常の手法に従って
製造した。
　－　式（Ｉ）の化合物　　　　　　　　　５０ｍｇ
　－　乳糖　　　　　　　　　　　　　　１０４ｍｇ
　－　セルロース　　　　　　　　　　　　４０ｍｇ
　－　ポリビドン　　　　　　　　　　　　１０ｍｇ
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　－　カルボキシメチル澱粉ナトリウム　　２２ｍｇ
　－　タルク　　　　　　　　　　　　　　１０ｍｇ
　－　ステアリン酸マグネシウム　　　　　　２ｍｇ
　－　コロイド状シリカ　　　　　　　　　　２ｍｇ
　－　重量２４５ｍｇの最終フィルムコーティング錠剤１錠とするためのヒドロキシメチ
ルセルロース、グリセロールおよび酸化チタンの混合物（７２／３.５／２４.５）
【０２５２】
［実施例Ｃ］
　活性生成物１０ｍｇを含有し、以下に示す組成を有する注射用溶液を通常の手法に従っ
て製造した。
　－　式（Ｉ）の化合物　　　　１０ｍｇ
　－　安息香酸　　　　　　　　８０ｍｇ
　－　ベンジルアルコール　　　　０.０６ｍｌ
　－　安息香酸ナトリウム　　　８０ｍｇ
　－　９５％エタノール　　　　　０.４ｍｌ
　－　水酸化ナトリウム　　　　２４ｍｇ
　－　プロピレングリコール　　　１.６ｍｌ
　－　水      　　　　　　　　適量４ｍｌ
【０２５３】
　本発明はまた式（Ｉ）の化合物および製薬上許容しうるその塩を投与することによりＴ
ａｕ蛋白のリン酸化が関与する疾患の予防および治療のための方法に関する。
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