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【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
　 　 【 請 求 項 １ 】 　 一 般 式
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、 立 体 異 性 体 、 混 合 物 塩 。
（ 式 中 、
　 Ａ は 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 ； カ ル ボ ニ ル 基 、 ス ル フ ィ ニ ル 基 も し く は ス ル ホ ニ ル 基
； 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い イ ミ ノ 基 ま た は 必 要 に よ り カ
ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 も し く は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り
一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い メ チ レ ン 基 を 表 し 、
　 Arは 夫 々 必 要 に よ り フ ッ 素 原 子 、 塩 素 原 子 も し く は 臭 素 原 子 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、
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又 は



C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ レ ン 基 又 は ナ
フ チ レ ン 基 、
　 夫 々 必 要 に よ り 炭 素 骨 格 中 で C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い チ エ ニ レ ン
基 、 チ ア ゾ リ レ ン 基 、 ピ リ ジ ニ レ ン 基 、 ピ リ ミ ジ ニ レ ン 基 、 ピ ラ ジ ニ レ ン 基 又 は ピ リ ダ ジ
ニ レ ン 基 を 表 し 、
　 Ｘ は 窒 素 原 子 又 は -R 1 C=基 （ 式 中 、 R 1 は 水 素 原 子 、 フ ッ 素 原 子 、 塩 素 原 子 、 臭 素 原 子 も
し く は ヨ ウ 素 原 子 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 を 表 す ） を 表 し 、
　 Ｙ は 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 又 は -R 2 N-基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 2 は 水 素 原 子 又 は C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 必 要 に よ り カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に
よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C

1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 -
3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 4 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 、 ピ ロ リ ジ ノ 基 、 ピ ペ
リ ジ ノ 基 、 モ ル ホ リ ノ 基 、 ピ ペ ラ ジ ノ 基 又 は N-C 1 - 3 -ア ル キ ル -ピ ペ ラ ジ ノ 基 に よ り 置 換 さ
れ て お り 、 上 記 環 式 基 は 更 に １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ
い ） を 表 す ）
　 R a は 水 素 原 子 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 し 、
　 R b は R 3 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 、 R 3 -SO 2 -NR 4 基 、 R 3 -CO-NR 4 基 、 R 5 NR 6 -CO基 、 R 5 NR

6 -SO 2 -基 又 は R 5 NR 6 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 3 は C 1 - 6 -ア ル キ ル 基 も し く は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
基 、 ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ
シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 又 は テ ト ラ ゾ リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ
て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C

1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は イ ミ ダ ゾ リ ル 基 又 は ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
お り 、 上 記 基 の イ ミ ダ ゾ ー ル 部 分 は １ 個 も し く は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は カ ル ボ キ シ -
C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 も し く は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い て も よ い ） 、
　 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル
基 （ こ れ ら の 置 換 基 は 同 じ で あ っ て も よ く 、 ま た 異 な っ て い て も よ い ） 、 ３ 個 又 は ４ 個 の
メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 基 、 夫 々 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ
て い て も よ い ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ ラ ゾ リ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ル 基
を 表 し 、
　 R 4 は 水 素 原 子 、 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 も し く は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 5 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て お り 、 そ の ２ 位 又 は ３ 位 の ア ル コ キ シ 部 分 は 更 に ヒ ド ロ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -
ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 5 - 7 -ア ル
キ レ ン -イ ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 そ の C 6 - 7 -ア ル キ レ ン イ ミ ノ 部 分 は 更
に ４ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
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　 必 要 に よ り フ ェ ニ ル 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ア ル キ ル 部 分 で カ
ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-カ ル
ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は 4-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア
ル キ ル )-カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C

1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1
- 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 こ れ ら は 更 に ア ル キ ル ア ミ ノ 部
分 の 炭 素 原 子 の 位 置 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お
り 、 ア ル キ ル 部 分 は 更 に ２ 位 又 は ３ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て
い て も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 4-(モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ
ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ロ リ ジ ニ ル 基 又 は N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ リ ジ ニ ル 基 に よ
り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 4 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 、 C 5 - 7 -ア ル キ レ ン イ
ミ ノ 基 又 は モ ル ホ リ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ）
を 表 し 、
　 R 5 は C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 も し く は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 フ ェ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 n-C 2 - 4 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ２ 位 、 ３ 位 又 は ４ 位 で ヒ ド ロ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
基 又 は ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル
基 （ こ れ ら の 置 換 基 は 同 じ で あ っ て も よ く 、 又 は 異 な っ て い て も よ い ） 、 ３ 個 も し く は ４
個 の メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は
イ ソ キ ノ リ ル 基
を 表 し 、
　 R 6 は 必 要 に よ り カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ -(
C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又
は C 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 4 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ２ 位 、 ３ 位 又 は ４ 位 で ヒ ド ロ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ
基 又 は ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 し 、 又 は
　 基 R 5 又 は R 6 の 一 つ が 水 素 原 子 を 表 し 、 一 方 、 こ れ ら の 基 の 別 の 一 つ が 前 記 R 5 及 び R 6 に つ
い て 示 さ れ た 意 味 を 有 し 、 又 は
　 R 5 及 び R 6 が そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 必 要 に よ り １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル
キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ペ リ ジ ノ 基 （ こ れ は 更 に カ ル ボ キ
シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ く
、 又 は こ れ に ベ ン ゼ ン 環 が ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 縮 合 さ れ て い て も よ い ） を 表 す ）
又 は
　 R b は ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 又 は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -ア ミ ノ 基 （ こ れ ら は
窒 素 原 子 の 位 置 で フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-フ ェ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
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ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ -C 1 - 3 -ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -
カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 N-(C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ
ル 基 、 N-(ヒ ド ロ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 に よ り
置 換 さ れ て い て も よ い ） 、 　 ４ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ た ピ ペ
リ ジ ノ 基 、
　 ４ 位 で C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ノ 基 、
　 C 2 - 4 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 （ こ れ は ２ 位 、 ３ 位 又 は ４ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ
基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -フ タ ラ ジ ニ ル -1-イ ル 基 又 は 4-オ キ ソ -2,3-ジ ア ザ ス ピ ロ 〔 5.5
〕 ウ ン デ セ -1-エ ン -1-イ ル 基 、
　 C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ レ ン イ ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た メ チ ル 基 （ そ の メ チ ル 基
は カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、
　 C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 又 は C 3 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た カ ル ボ ニ ル 基 又 は メ チ ル
基 （ そ の シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 は 更 に C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C

1 - 3 -ア ル コ キ シ -カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ く 、 ま た そ の メ
チ ル 部 分 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 又 は C 1 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル -N-(カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 又 は C 5 - 7 -シ
ク ロ ア ル キ ル -N-(C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 （ こ
れ ら は 更 に シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 で C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 ホ ス フ ィ ニ ル 基 （ こ れ は C 1 - 6 -ア ル キ ル 基 又 は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 及 び ヒ ド ロ キ シ 基
、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C

1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ピ ペ リ ジ ノ 基 （ そ の ２ 位 で 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 又 は ス ル ホ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 必 要 に よ り C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い テ ト ラ ゾ リ ル 基 、
　 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル
基 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 （ こ れ ら の 置 換 基 は 同 じ で あ っ て も よ く 、 ま た 異 な っ て い て
も よ い ） 、
　 ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 （ こ れ は 硫 黄 原 子 の 位 置 で C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ
て お り 、 更 に 窒 素 原 子 の 位 置 で C 2 - 4 -ア ル カ ノ イ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 C 1 -
3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 2 - 4 -ア ル カ ノ イ ル 基 又 は C 1 - 3 -
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 2 - 4 -ア ル カ ノ イ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 １ 位 で カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基
に よ り 置 換 さ れ た イ ミ ダ ゾ リ ル 基 （ こ れ は 更 に C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も
よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で C 5 - 7 -シ ク ロ
ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 1-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 （ そ の イ ミ ダ ゾ リ ル 部 分 は 更 に １ 個 又 は ２
個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） に よ り 、 又 は ２ 位 で カ ル ボ キ シ -C 1 - 3
-ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た 1-ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ラ ニ ル -1-ピ ラ ゾ リ ル 基 を 表
し 、 か つ
　 R c は シ ア ノ 基 又 は ア ミ ジ ノ 基 （ こ れ は ヒ ド ロ キ シ 基 、 １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基
、 １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 8 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 又 は 生 体 内 で 開 裂 し 得 る 基 に よ り 置 換 さ
れ て い て も よ い ） を 表 す 。 ）
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 Ａ 、 Ｘ 、 Ｙ 及 び R a ～ R d が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 に 定 義 さ れ た と お り で あ り
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、 但 し 、
　 Arが 1,4-フ ェ ニ レ ン 基 を 表 し 、
　 R 3 が ピ ラ ゾ リ ル 基 又 は 夫 々 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル
基 、 ピ ラ ゾ リ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 も し く は イ ソ キ ノ リ ル 基 を 表 さ ず 、 か つ
　 R b が 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ラ ニ ル -1-ピ ラ ゾ リ ル 基
を 表 さ な い こ と を 条 件 と す る 、 請 求 の 範 囲 第 １ 項 記 載 の 一 般 式 Ｉ の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ
誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、 立 体 異 性 体 、 混 合 物 塩 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 一 般 式
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
Ａ 、 Ｘ 、 Ｙ 及 び R a ～ R c は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 に 先 に 定 義 さ れ た と お り で あ る ）
の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、 立 体 異 性 体 、 混 合 物 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　
　 Ａ が 必 要 に よ り カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 も し く は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3
-ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い メ チ レ ン 基 、 又 は カ ル ボ ニ ル 基 も し く は イ ミ ノ
基 を 表 し 、
　 Ｘ が 窒 素 原 子 又 は -R 1 C=基
（ 式 中 、 R 1 が 水 素 原 子 、 フ ッ 素 原 子 、 塩 素 原 子 も し く は 臭 素 原 子 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C

1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 を 表 す ）
を 表 し 、
　 Ｙ が 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 又 は -R 2 N-基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 2 が 水 素 原 子 又 は C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、
　 ベ ン ジ ル 基 （ こ れ は フ ェ ニ ル 部 分 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に
よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3
-ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 4 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 又 は モ ル ホ リ ノ 基 に よ
り 置 換 さ れ て い る ）
を 表 す ）
　 R a が 水 素 原 子 又 は メ チ ル 基 を 表 し 、
　 R b が R 3 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 、 R 3 -SO 2 -NR 4 基 、 R 3 -CO-NR 4 基 、 R 5 NR 6 -CO基 、 R 5 NR

6 -SO 2 基 又 は R 5 NR 6 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 3 が C 1 - 4 -ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 又 は ベ ン ジ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は テ ト ラ ゾ リ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、
カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 必 要 に よ り メ チ ル 基 、 メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 又 は メ ト キ シ
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カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 一 置 換 又 は 二 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 基 （ こ れ ら の 置 換 基 は 同
じ で あ っ て も よ く 、 ま た 異 な っ て い て も よ い ） 、 ３ 個 又 は ４ 個 の メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ
た フ ェ ニ ル 基 、 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 5-ピ ラ ゾ リ ル 基
、 ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ル 基
を 表 し 、
　 R 4 が 水 素 原 子 、 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 も し く は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 5 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て お り 、 そ の ２ 位 又 は ３ 位 の ア ル コ キ シ 部 分 は 更 に ヒ ド ロ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は ピ
ペ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 そ の ピ ペ リ ジ ノ 部 分 は 更 に ４ 位 で ジ メ チ ル
ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア
ル キ ル )-カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C

1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3
-ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は 4-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ペ ラ
ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ -C 1 - 3
-ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル -ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は N-(C 1 - 3
-ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換
さ れ て お り 、 こ れ ら は 更 に ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の 炭 素 原 子 の 位 置 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3
-ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
に よ り 置 換 さ れ て お り 、 ア ル キ ル 部 分 は 更 に ２ 位 又 は ３ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ
基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で 4-(モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル
)-ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ピ ロ リ ジ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る
） 、 又 は
　 n-C 2 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 、 C 5 - 7 -ア ル キ レ ン イ
ミ ノ 基 又 は モ ル ホ リ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ）
を 表 し 、
　 R 5 が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 も し く は C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 フ ェ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ル 基 を 表 し 、
　 R 6 が 必 要 に よ り カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ -(
C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又
は C 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、
　 n-C 2 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ２ 位 又 は ３ 位 で C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 又 は ジ -(C 1 - 3 -ア ル
キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 し 、 又 は
　 基 R 5 又 は R 6 の 一 つ が 水 素 原 子 を 表 し 、 一 方 、 こ れ ら の 基 の 別 の 一 つ が 前 記 R 5 及 び R 6 に つ
い て 示 さ れ た 意 味 を 有 し 、 又 は
　 R 5 及 び R 6 が そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ
キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ
い ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ペ リ ジ ノ 基 （ こ れ に ベ ン ゼ ン 環 が ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 縮 合
さ れ て い て も よ い ） を 表 す ） 又 は
　 R b が 窒 素 原 子 の 位 置 で フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-フ ェ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ
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ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ メ チ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル -
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ
り 置 換 さ れ た ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル ア
ミ ノ 基 、
　 ４ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ た ピ ペ リ ジ ノ 基 、
　 ４ 位 で C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た ピ ペ ラ ジ ノ 基 、
　 C 2 - 3 -ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 （ こ れ は ２ 位 又 は ３ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ
り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 4-オ キ ソ -3,4-ジ ヒ ド ロ -フ タ ラ ジ ニ ル -1-イ ル 基 又 は 4-オ キ ソ -2,3-ジ ア ザ ス ピ ロ 〔 5.5
〕 ウ ン デ セ -1-エ ン -1-イ ル 基 、
　 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 又 は C 3 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た カ ル ボ ニ
ル 基 又 は メ チ ル 基 （ そ の メ チ ル 部 分 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 又 は C 1 - 4 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 に よ
り 置 換 さ れ て お り 、 ま た そ の シ ク ロ ア ル キ ル 部 分 は 更 に メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又
は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(カ ル ボ キ シ メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(C 1
- 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 （ こ れ ら は 更 に シ ク ロ ヘ キ シ ル 部
分 で メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 ホ ス フ ィ ニ ル 基 （ こ れ は C 3 - 6 -ア ル キ ル 基 及 び ヒ ド ロ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ 基 、 カ ル
ボ キ シ メ ト キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ピ ペ リ ジ ノ 基 （ そ の ２ 位 で 、 メ チ レ ン 基 が カ ル ボ ニ ル 基 又 は ス ル ホ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 必 要 に よ り C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い テ ト ラ ゾ リ ル 基 、
　 必 要 に よ り メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 基 又 は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基
、
　 ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 （ こ れ は 硫 黄 原 子 の 位 置 で シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り
、 更 に 窒 素 原 子 の 位 置 で C 2 - 4 -ア ル カ ノ イ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ -C 2 - 3 -ア ル カ ノ イ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 2
- 3 -ア ル カ ノ イ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 １ 位 で カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た
イ ミ ダ ゾ リ ル 基 （ こ れ は 更 に C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は そ の ア ル キ ル 部 分 で C 5 - 7 -シ ク ロ
ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 1-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 （ そ の イ ミ ダ ゾ リ ル 部 分 は 更 に １ 個 又 は ２
個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） に よ り 、 又 は ２ 位 で カ ル ボ キ シ -C 1 - 3
-ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た 1-ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い フ ラ ニ ル -1-ピ ラ ゾ リ ル 基 を 表
し 、 か つ
　 R c が シ ア ノ 基 又 は ア ミ ジ ノ 基 （ こ れ は １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 １ 個 又 は ２ 個
の C 1 - 8 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 又 は ヒ ド ロ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） を 表 す
、
請 求 の 範 囲 第 ２ 項 記 載 の 一 般 式 Iaの ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、
立 体 異 性 体 塩 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　
　 Ａ が メ チ レ ン 基 又 は イ ミ ノ 基 を 表 し 、
　 Ｘ が 窒 素 原 子 又 は -R 1 C=基
（ 式 中 、 R 1 が 水 素 原 子 、 フ ッ 素 原 子 、 塩 素 原 子 も し く は 臭 素 原 子 又 は メ チ ル 基 を 表 す ）
を 表 し 、
　 Ｙ が 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 又 は -R 2 N-基 を 表 し 、
（ 式 中 、
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　 R 2 が 水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 4-カ ル ボ キ シ ベ ン ジ ル 基 又 は 4-メ ト キ シ カ ル ボ
ニ ル ベ ン ジ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 メ チ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で モ ル ホ リ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ）
を 表 す ）
　 R a が 水 素 原 子 を 表 し 、
　 R b が R 3 -CO-(1,1-シ ク ロ プ ロ ピ レ ン )基 、 R 3 -SO 2 -NR 4 基 、 R 3 -CO-NR 4 基 、 R 5 NR 6 -CO基 、 R 5 N
R 6 -SO 2 基 又 は R 5 NR 6 -CO-C 3 - 5 -(1,1-シ ク ロ プ ロ ピ レ ン )基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 3 が C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、
　 メ チ ル 基 （ こ れ は テ ト ラ ゾ リ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ ト キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル メ ト キ シ 基 、 カ ル ボ キ シ -C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 1-メ チ ル -5-ピ ラ ゾ リ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は
イ ソ キ ノ リ ル 基
を 表 し 、
　 R 4 が 水 素 原 子 、 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 も し く は シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、
　 C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 メ チ ル 基 （ こ れ は 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ノ 基 又 は 4-モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基
に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ -メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-
カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 基 又 は N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に
よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お
り 、 ア ル キ ル 部 分 は 更 に ２ 位 又 は ３ 位 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て
い る ） 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 そ の メ チ ル ア ミ ノ 部 分 の メ
チ ル 基 は 更 に ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 n-C 2 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で ジ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ア ミ ノ 基 、 ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は モ
ル ホ リ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ）
を 表 し 、
　 R 5 が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル
基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ル 基 を 表 し 、
　 R 6 が 必 要 に よ り カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、
　 C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は C 1 - 3 -ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル オ キ シ -カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換
さ れ て い る ） を 表 し 、 又 は
　 R 5 及 び R 6 が そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ
キ シ -メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ロ リ ジ ノ 基 （ こ れ に ベ ン ゼ ン 環 が ２
個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 更 に 縮 合 さ れ て い る ） を 表 す ） 又 は
　 R b が N-ピ ロ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 4-オ キ ソ -2,3-
ジ ア ザ ス ピ ロ 〔 5.5〕 ウ ン デ セ -1-エ ン -1-イ ル 基 又 は C 3 - 5 -ア ル キ ル テ ト ラ ゾ リ ル 基 、
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　 シ ク ロ ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル 基 （ こ れ は メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(カ ル ボ キ シ メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(C 1
- 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 （ こ れ は 更 に シ ク ロ ヘ キ シ ル 部 分
で メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ホ ス フ ィ ニ ル 基 （ こ れ は C 3 - 6 -ア ル キ ル 基 及 び C 1 - 3 -ア ル コ キ シ メ ト キ シ 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
　 ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 （ こ れ は 硫 黄 原 子 の 位 置 で シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り
、 更 に 窒 素 原 子 の 位 置 で C 2 - 4 -ア ル カ ノ イ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、 又 は
　 3-メ チ ル -5-(フ ラ ン -2-イ ル )-1-ピ ラ ゾ リ ル 基 を 表 し 、 か つ
　 R c が ア ミ ジ ノ 基 を 表 す 、
請 求 の 範 囲 第 １ 項 記 載 の 一 般 式 Ｉ の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、
立 体 異 性 体 塩 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　
　 Ａ が メ チ レ ン 基 を 表 し 、
　 Ｘ が 窒 素 原 子 又 は -HC=基 を 表 し 、
　 Ｙ が 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 又 は -R 2 N-基 を 表 し 、
（ 式 中 、 R 2 が 水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基
を 表 す ）
　 R a が 水 素 原 子 を 表 し 、
　 R b が R 5 NR 6 -SO 2 基 、 R 5 NR 6 -CO基 、 R 3 -SO 2 -NR 4 基 、 R 3 -CO-NR 4 基 又 は R 5 NR 6 -CO-C 3 - 5 -(1,1-
シ ク ロ プ ロ ピ レ ン )基 を 表 し 、
（ 式 中 、
　 R 3 が シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 1-メ チ ル -5-ピ
ラ ゾ リ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 も し く は イ ソ キ ノ リ ル 基 又 は メ チ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ メ チ ル
ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ 基 、 カ ル ボ キ シ メ ト キ シ 基 、 C 1 - 3 -
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ 基 又 は テ ト ラ ゾ リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 し 、
　 R 4 が 水 素 原 子 又 は カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 4-ジ メ チ ル -ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 4-メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 4-モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 N-メ チ ル -カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル メ チ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-メ チ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-N-(2-ジ メ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(1
-カ ル ボ キ シ -2-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は N-(1-C 1 - 3 -ア ル コ キ
シ カ ル ボ ニ ル -2-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ た メ チ ル
基 、 或 い は シ ク ロ ペ ン チ ル 基 を 表 し 、
　 R 5 が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 又 は ピ リ ジ ル 基 を 表 し 、
　 R 6 が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に
よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、 又 は メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 も し く は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換
さ れ 、 又 は ２ 位 も し く は ３ 位 で ジ メ チ ル ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ た C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表
し 、 又 は
　 R 5 が R 6 及 び そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 1-メ チ ル -5-ピ ラ ゾ リ ル 基 、 必 要 に よ
り C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ロ リ ジ
ノ 基 （ こ れ に ベ ン ゼ ン 環 が ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 縮 合 さ れ て い る ） を 表 す ） 又 は
　 R b が N-ピ ロ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 4-オ キ ソ -2,3-
ジ ア ザ -ス ピ ロ 〔 5.5〕 ウ ン デ セ -1-エ ン -1-イ ル 基 又 は C 3 - 5 -ア ル キ ル テ ト ラ ゾ リ ル 基 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル 基 （ こ れ は １ 位 で メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又 は C 1 - 3 -
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(カ ル ボ キ シ メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(C 1
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- 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 （ こ れ は 更 に シ ク ロ ヘ キ シ ル 部 分
で メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ホ ス フ ィ ニ ル 基 （ こ れ は C 3 - 6 -ア ル キ ル 基 及 び C 1 - 3 -ア ル コ キ シ メ ト キ シ 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
を 表 し 、 か つ
　 R c が ア ミ ジ ノ 基 を 表 す 、
請 求 の 範 囲 第 １ 項 記 載 の 一 般 式 Ｉ の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、
立 体 異 性 体 塩 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　
　 Ａ が メ チ レ ン 基 を 表 し 、
　 Ｘ が 窒 素 原 子 又 は -HC=基 を 表 し 、
　 Ｙ が 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 又 は -R 2 N-基 （ 式 中 、 R 2 が 水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 ベ ン ジ
ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル 基 を 表 す ） を 表 し 、
　 R a が 水 素 原 子 を 表 し 、
　 R b が R 5 a NR 6 a -SO 2 基 、
（ 式 中 、
　 R 5 a が C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 又 は フ ェ ニ ル 基 を 表 し 、 か つ
　 R 6 a が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は 末 端 で カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基
に よ り 置 換 さ れ て お り 、 又 は ２ 位 も し く は ３ 位 で ジ メ チ ル ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る
） を 表 し 、 又 は
　 R 5 a が R 6 a 及 び そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 必 要 に よ り C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ロ リ ジ ノ 基 （ こ れ に ベ ン ゼ ン 環
が ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 縮 合 さ れ て い る ） を 表 す ） 、 又 は
R 3 a -SO 2 -NR 4 a 基 、
（ 式 中 、
　 R 3 a が シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 キ ノ リ ル 基 又
は イ ソ キ ノ リ ル 基 を 表 し 、 か つ
　 R 4 a が 水 素 原 子 又 は メ チ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 モ
ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -ピ ペ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 4-メ チ ル -ピ ペ ラ ジ
ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 4-モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル メ チ ル -ピ ペ ラ ジ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-メ チ ル -カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 C 1 - 3 -ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル -ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-メ チ ル -C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ
チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 N-(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-N-(2-ジ メ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 N-(1-カ ル ボ キ シ -2-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 又 は N-(1-
C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -2-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -エ チ ル )-ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置
換 さ れ て い る ） を 表 す ） 又 は
　 R 5 b NR 6 b -CO基 、
（ 式 中 、
　 R 5 b が C 3 - 5 -ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 又 は ピ リ ジ ル 基 を 表 し 、 か つ
　 R 6 b が C 1 - 5 -ア ル キ ル 基 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 基 、 メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 も し く は
C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 又 は ２ 位
も し く は ３ 位 で ま た ジ メ チ ル ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 す ） 、 又 は
　 R 3 b -CO-NR 4 b 基
（ 式 中 、
　 R 3 b が フ ェ ニ ル 基 を 表 し 、 か つ
　 R 4 b が C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ 基 又 は C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り
置 換 さ れ て い る ） を 表 し 、 又 は
　 R 3 b が メ チ ル 基 （ こ れ は カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ チ ル
ア ミ ノ 基 、 カ ル ボ キ シ メ ト キ シ 基 、 C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ 基 又 は テ ト ラ ゾ
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リ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 し 、 か つ
　 R 4 b が シ ク ロ ペ ン チ ル 基 を 表 す ） 、 又 は
R 5 c NR 6 c -CO-C 3 - 5 -(1,1-シ ク ロ プ ロ ピ レ ン )基 、
（ 式 中 、
　 R 5 c が R 6 c 及 び そ れ ら の 間 の 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 1-メ チ ル -5-ピ ラ ゾ リ ル 基 、 必 要 に
よ り C 1 - 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ピ ロ リ ジ ノ 基 又 は ピ ロ リ
ジ ノ 基 （ こ れ に ベ ン ゼ ン 環 が ２ 個 の 隣 接 炭 素 原 子 を 介 し て 縮 合 さ れ て い る ） を 表 す ）
を 表 し 、 又 は
　 R b が N-ピ ロ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル ア ミ ノ 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 4-オ キ ソ -2,3-
ジ ア ザ -ス ピ ロ 〔 5.5〕 ウ ン デ セ -1-エ ン -1-イ ル 基 又 は C 3 - 5 -ア ル キ ル テ ト ラ ゾ リ ル 基 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル 基 （ こ れ は １ 位 で メ チ ル 基 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 基 又 は C 1 - 3 -
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(カ ル ボ キ シ メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 又 は シ ク ロ ヘ キ シ ル -N-(C 1
- 3 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル メ ト キ シ )-イ ミ ノ メ チ レ ン 基 （ こ れ は 更 に シ ク ロ ヘ キ シ ル 部 分
で メ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） 、
　 ホ ス フ ィ ニ ル 基 （ こ れ は C 3 - 6 -ア ル キ ル 基 及 び C 1 - 3 -ア ル コ キ シ メ ト キ シ 基 に よ り 置 換 さ
れ て い る ） 、
を 表 し 、 か つ
　 R c が ア ミ ジ ノ 基 を 表 す 、
請 求 の 範 囲 第 １ 項 記 載 の 一 般 式 Ｉ の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 、 こ れ ら の 互 変 異 性 体 、
立 体 異 性 体 塩 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　
(a)　 4-〔 (5-(N-カ ル ボ キ シ メ チ ル -キ ノ リ ン -8-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ )-1-メ チ ル -1H-ベ
ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(b)　 4-〔 (5-(N-カ ル ボ キ シ メ チ ル ア ミ ノ ア セ チ ル -キ ノ リ ン -8-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ )-
1-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(c)　 4-〔 (5-(N-(2-ジ メ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ )-1-ベ ン ジ ル -1H
-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(d)　 4-〔 (5-(N-(2-ジ エ チ ル ア ミ ノ -エ チ ル )-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ )-1-(カ ル ボ キ シ
メ チ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル )-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ
ジ ン 、
(e)　 4-〔 (5-ピ ロ リ ジ ノ -ス ル ホ ニ ル -1-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル
〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(f)　 4-〔 (5-(N-シ ク ロ ペ ン チ ル -メ タ ン ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ )-1-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ
ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(g)　 4-〔 (5-(N-シ ク ロ ペ ン チ ル -3-カ ル ボ キ シ プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ )-1-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ
イ ミ ダ ゾ ー ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 、
(h)　 4-〔 (5-ピ ロ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル シ ク ロ プ ロ ピ ル -1-メ チ ル -1H-ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ ー ル -2-
イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン 及 び
(i)　 4-〔 (5-(N-カ ル ボ キ シ メ チ ル -キ ノ リ ン -8-イ ル -ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ -ベ ン ゾ チ ア ゾ ー
ル -2-イ ル )-メ チ ル 〕 -ベ ン ゾ ア ミ ジ ン
で あ る 請 求 の 範 囲 第 １ 項 記 載 の 一 般 式 Ｉ の ５ 員 複 素 環 縮 合 ベ ン ゾ 誘 導 体 こ れ ら の 塩 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の ア ミ ジ ノ 基 の 一 つ を 表 す 請 求 の
範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の 化 合 物 の 生 理 学 上 許 さ れ る 塩 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 必 要 に よ り 一 種 以 上 の 不 活 性 担 体 及 び ／ 又 は 希 釈 剤 と 一 緒 に R c が 請
求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の ア ミ ジ ノ 基 の 一 つ を 表 す 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項

少 な く と も 一 つ の 化 合 物 、 又 は 請 求 の 範 囲 第 ９ 項 記 載 の 塩 を 含 む 医 薬 組 成
物 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 ト ロ ン ビ ン 時 間 増 大 効 果 、 ト ロ ン ビ ン 抑 制 効 果 及 び 放 出 セ リ ン プ ロ
テ ア ー ゼ に 対 す る 抑 制 効 果 を 有 す る 医 薬 組 成 物 を 調 製 す る た め の 、 R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項
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～ 第 ８ 項 記 載 の ア ミ ジ ノ 基 の 一 つ を 表 す 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 の
少 な く と も 一 つ の 化 合 物 、 又 は 請 求 の 範 囲 第 ９ 項 記 載 の 塩 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の ア ミ ジ ノ 基 の 一 つ を 表 す 請 求
の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 の 少 な く と も 一 つ の 化 合 物 、 又 は 請 求 の 範 囲 第
９ 項 記 載 の 塩 を 非 化 学 的 方 法 に よ り 一 種 以 上 の 不 活 性 担 体 及 び ／ 又 は 希 釈 剤 に 混 入 す る こ
と を 特 徴 と す る 請 求 の 範 囲 第 １ ０ 項 記 載 の 医 薬 組 成 物 の 調 製 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　
　 a)　 R c が シ ア ノ 基 を 表 し 、 か つ Ｘ が 窒 素 原 子 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に
、
　 必 要 に よ り 反 応 混 合 物 中 で 生 成 さ れ て も よ い 一 般 式
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 R a 、 R b 、 Ａ 、 Ar及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
　 Z 1 及 び Z 2 （ こ れ ら は 同 じ で あ っ て も よ く 、 ま た 異 な っ て い て も よ い ） は 必 要 に よ り １ ～
８ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基
又 は メ ル カ プ ト 基 を 表 し 、 又 は
　 Z 1 及 び Z 2 は 一 緒 に な っ て 酸 素 原 子 も し く は 硫 黄 原 子 、 必 要 に よ り １ ～ ３ 個 の 炭 素 原 子 を
有 す る ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い イ ミ ノ 基 、 夫 々 ２ 個 も し く は ３ 個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ レ ン ジ オ キ シ 基 又 は ア ル キ レ ン ジ チ オ 基 を 表 す ） の 化 合 物 を 環 化 し 、 又
は
　 b)　 R b が R 3 -SO 2 -NR 4 基 、 R 3 -CO-NR 4 基 又 は (R 5 NR 6 )CO-NR 4 基 を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を
表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R 4 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ る
） の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 R 1 0  －  W－ OH           (V)
（ 式 中 、 R 1 0 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R 3 ～ R 6 に つ い て 示 さ れ た 意 味 を 有 し 、 か つ Ｗ
は カ ル ボ ニ ル 基 又 は ス ル ホ ニ ル 基 を 表 す ）
の 酸 、 又 は そ の 反 応 性 誘 導 体 で ア シ ル 化 し 、 又 は
　 c)　 R b が R 3 -SO 2 -NR 4 基 を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た
め に 、
　 一 般 式
【 化 ５ 】
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（ 式 中 、 R a 、 R 3 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ る
） の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 R 4  －  Z 3                  (VII)
（ 式 中 、 R 4 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ Z 3 は 離 核 性 基 を 表 す
） の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 又 は
　 d)　 R b が ア ル キ ル 化 さ れ た ホ ス フ ィ ニ ル 基 及 び ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 を 含 む 請 求 の 範 囲 第
１ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 基 の 一 つ を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ
の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R 3 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
か つ
　 R b 'は ホ ス フ ィ ニ ル 基 及 び ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 を 含 む 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に
つ い て 記 載 さ れ た 基 の 一 つ を 表 す ）
の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 Z 4  －  R 1 1             (IX)
（ 式 中 、 Z 4 は 離 核 性 基 を 表 し 、 か つ
　 R 1 1 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に 基 R b に つ い て 記 載 さ れ た ア ル キ ル 化 さ れ た ホ ス フ ィ
ニ ル 基 及 び ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 の 定 義 に 記 載 さ れ た ア ル キ ル 部 分 の 一 つ を 表 す ） の 化 合 物
と 反 応 さ せ 、 又 は
　 e)　 R b が ア シ ル 化 さ れ た ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 を 含 む 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ
い て 記 載 さ れ た 基 の 一 つ を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R c 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
か つ
　 R b "は ス ル ホ イ ミ ド イ ル 基 を 含 む 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 基
の 一 つ を 表 す ）
の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 HO －  R 1 2             (XI)
（ 式 中 、
　 R 1 2 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に 基 R b に つ い て 示 さ れ た ア シ ル 化 さ れ た ス ル ホ イ ミ ド
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イ ル 基 の 定 義 に 記 載 さ れ た ア シ ル 部 分 の 一 つ を 表 す ）
の 化 合 物 、 又 は そ の 反 応 性 誘 導 体 と 反 応 さ せ 、 又 は
　 f)　 R b が R 5 NR 6 -CO基 、 R 5 NR 6 -SO 2 基 、 R 5 NR 6 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 又 は R 5 NR 6 -CO-
NR 4 基 を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ
　 Ｕ は HO-CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 、 HO-CO又 は HO-SO 2 を 表 す ）
の 化 合 物 、 又 は そ の 反 応 性 誘 導 体 を 一 般 式
　 　 　 　 (R 5 NR 6 ) －  H           (XIII)
（ 式 中 、 R 5 及 び R 6 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に 示 さ れ た 意 味 を 有 す る ）
の ア ミ ン と 反 応 さ せ 、 又 は
　 g)　 R b が R 3 -CO-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の
化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ
R b '"は R 3 -(HCOH)-C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 を 表 す ） の 化 合 物 を 酸 化 し 、 又 は
　 h)　 R b が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 基 の 一 つ を 表 し 、 こ れ は 隣
接 二 環 式 部 分 に 結 合 さ れ た メ チ ル 基 を 含 み 、 こ れ は 必 要 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ
ノ 基 で 置 換 さ れ て い る 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R c 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
か つ
　 R b ""は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 基 の 一 つ を 表 し 、 こ れ は カ ル
ボ ニ ル 基 を 介 し て 隣 接 二 環 式 部 分 に 結 合 さ れ て い る ） の ケ ト ン を 一 般 式
　 　 　 　 H －  R 1 3           (XVI)
（ 式 中 、 R 1 3 は 必 要 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ノ 基 、 例 え ば 、 R b が 必 要 に よ り 置 換
さ れ て い て も よ い ア ミ ノ 基 に よ り 置 換 さ れ た メ チ ル 基 を 介 し て 隣 接 二 環 式 部 分 と 結 合 し て
い る 場 合 に は 、 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た ア ミ ノ 基 を 表 す ） の ア
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ミ ン で 還 元 ア ミ ン 化 し 、 又 は
　 i)　 R b が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 必 要 に よ り 置 換 さ れ て い て
も よ い フ ェ ニ ル 基 の 一 つ を 表 し 、 か つ R c が シ ア ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た
め に 、
　 一 般 式
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ
Ｖ は ト リ フ ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ニ ル オ キ シ 基 、 臭 素 原 子 又 は ヨ ウ 素 原 子 を 表 す ） の 化 合 物
を 一 般 式
　 　 　 　 R 1 4  －  Z 5           (XVIII)
（ 式 中 、 R 1 4 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b に つ い て 記 載 さ れ た 必 要 に よ り 置 換 さ れ て
い て も よ い フ ェ ニ ル 基 の 一 つ を 表 し 、 か つ Z 5 は ホ ウ 酸 基 又 は ト リ -(C 1 - 3 -ア ル キ ル )-ス ズ
基 を 表 す ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 又 は
　 j)　 R c が ア ミ ジ ノ 基 を 表 し 、 こ れ は １ 個 又 は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て
い て も よ い 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 必 要 に よ り 反 応 混 合 物 中 で 生 成 さ れ て も よ い 一 般 式
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R b 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
か つ Z 6 は ア ル コ キ シ 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ラ ル コ キ シ 基 又 は ア ラ ル キ ル チ オ 基 を 表 す ）
の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 H －  R 1 5 NR 1 6           (XX)
（ 式 中 、 R 1 5 及 び R 1 6 （ こ れ ら は 同 じ で あ っ て も よ く 、 ま た 異 な っ て い て も よ い ） は 夫 々 水
素 原 子 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 を 表 す ） の ア ミ ン 、 又 は そ の 塩 と 反 応 さ せ 、 又 は
　 k)　 R c が ヒ ド ロ キ シ 基 に よ り 置 換 さ れ た ア ミ ジ ノ 基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る
た め に 、
　 一 般 式
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R b 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ る
） の ニ ト リ ル を ヒ ド ロ キ シ ル ア ミ ン 又 は そ の 塩 と 反 応 さ せ 、 又 は
　 l)　 R b が カ ル ボ キ シ 基 を 含 み 、 か つ R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ
れ 、 又 は R b が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ R c が 必 要 に よ り ヒ ド
ロ キ シ 基 又 は １ 個 も し く は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い ア ミ ジ ノ
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基 を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ
　 R b ""'及 び R c 'は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に R b 及 び R c に つ い て 示 さ れ た 意 味 を 有 し 、 但
し 、 R b が 加 水 分 解 、 酸 も し く は 塩 基 に よ る 処 理 、 熱 分 解 又 は 水 添 分 解 に よ り カ ル ボ キ シ 基
に 変 換 し 得 る 基 を 含 む こ と を 条 件 と し 、 か つ R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に
定 義 さ れ 、 又 は R c が 加 水 分 解 、 酸 も し く は 塩 基 に よ る 処 理 、 熱 分 解 又 は 水 添 分 解 に よ り 必
要 に よ り ヒ ド ロ キ シ 基 又 は １ 個 も し く は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も
よ い ア ミ ジ ノ 基 に 変 換 し 得 る 基 を 表 し 、 か つ R b が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 に 定 義 さ れ た
と お り で あ る ）
の 化 合 物 を 加 水 分 解 、 酸 も し く は 塩 基 に よ る 処 理 、 熱 分 解 又 は 水 添 分 解 に よ り 一 般 式 Ｉ の
化 合 物 （ 式 中 、 R b が カ ル ボ キ シ 基 を 含 み 、 か つ R c が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う
に 定 義 さ れ 、 又 は R b が 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、 か つ R c が 必 要 に
よ り ヒ ド ロ キ シ 基 又 は １ 個 も し く は ２ 個 の C 1 - 3 -ア ル キ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い て も よ い
ア ミ ジ ノ 基 を 表 す ） に 変 換 し 、 又 は
　 m)　 R c が ア ミ ジ ノ 基 （ こ れ は １ 個 も し く は ２ 個 の C 1 - 8 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 又 は 生
体 内 で 開 裂 し 得 る 基 に よ り 置 換 さ れ て い る ） を 表 す 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 一 般 式
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R a 、 R b 、 Ａ 、 Ar、 Ｘ 及 び Ｙ は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の よ う に 定 義 さ れ 、
か つ R c "は ア ミ ジ ノ 基 を 表 す ） の 化 合 物 を 一 般 式
　 　 　 　 Z 7  －  R 1 7           (XXIV)
（ 式 中 、 R 1 7 は C 1 - 8 -ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 又 は 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 記 載 の 生 体 内
で 開 裂 し 得 る 基 の 一 つ の ア シ ル 部 分 を 表 し 、 か つ Z 7 は 離 核 性 基 又 は ニ ト ロ フ ェ ニ ル 基 を 表
す ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 そ し て
　 必 要 に よ り 、 反 応 性 基 を 保 護 す る た め に こ れ ら の 反 応 中 に 使 用 さ れ た 保 護 基 を 開 裂 し 、
及 び ／ 又 は
　 続 い て 、 所 望 に よ り 、 R c が ア ミ ジ ノ 基 を 表 す こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を ハ ロ
酢 酸 誘 導 体 と 反 応 さ せ 、 続 い て 加 水 分 解 及 び 脱 カ ル ボ キ シ ル 化 に よ り １ 個 又 は ２ 個 の メ チ
ル 基 に よ り 置 換 さ れ た 対 応 す る ア ミ ジ ノ 化 合 物 に 変 換 し て も よ く 、 及 び ／ 又 は
　 R c が ヒ ド ロ キ シ ア ミ ジ ノ 基 を 表 す こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 接 触 水 素 化 に よ
り 対 応 す る ア ミ ジ ノ 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き 、 及 び ／ 又 は
　 R b が カ ル ボ キ シ 基 を 含 む こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を エ ス テ ル 化 に よ り 対 応 す
る エ ス テ ル に 変 換 す る こ と が で き 、 及 び ／ 又 は
　 R b が O-ア ル キ ル -ホ ス フ ィ ニ ル 基 を 含 む こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を エ ー テ ル
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開 裂 に よ り 対 応 す る ホ ス フ ィ ニ ル 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き 、 及 び ／ 又 は
　 R b が ハ ロ ゲ ン 原 子 を 含 む こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 脱 ハ ロ ゲ ン 化 に よ り 対 応
す る 脱 ハ ロ ゲ ン 化 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き 、 及 び ／ 又 は
　 R b が キ ノ リ ル 基 を 含 む こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 接 触 水 素 化 に よ り 対 応 す る
テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ル 化 合 物 に 変 換 し て も よ く 、 及 び ／ 又 は
　 所 望 に よ り 、 こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を そ の 立 体 異 性 体 に 分 割 し 、 及 び ／ 又
は
　 こ う し て 得 ら れ た 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 無 機 又 は 有 機 の 酸 又 は 塩 基 で そ の 塩 に 変 換 す る こ
と を 特 徴 と す る 請 求 の 範 囲 第 １ 項 ～ 第 ８ 項 の 化 合 物 の 調 製 方 法 。
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