
(57)【要約】

　式I：

　

　

　

　

　

　

［式中、A、W、X、Z、R1～R3、およびR8は明細書に定義

するとおりである］

の新規化合物、またはその薬学的に許容できる塩、互変

異性体もしくはプロドラッグを提供する。メラニン凝集

ホルモン媒介障害を処置または予防する方法であって、

そのような処置または予防を必要する対象に式Iの化合

物を投与することを含む方法も提供する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 Iの 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　 I
［ 式 中 、
　 Aは 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Xは 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル
、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、
ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ
、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
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　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選
択 さ れ る ； そ し て
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
　 た だ し 、 Xが XBま た は XCで あ る 場 合 、 Zは メ チ ル で は な く 、 さ ら に Xが XCで あ る 場 合 、 Wは
ピ ロ リ ジ ル で は な く 、 そ し て さ ら に 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド
リ ル で は な い も の と す る ］ 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Aが 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ ；
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 Zが 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し
て 選 択 さ れ ； そ し て
　 R 8 が 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 、
請 求 項 1の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Aが 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ
ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ
ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、
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ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ ；
　 Zが 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
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ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、
ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 イ ソ ア ミ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 お よ び ヨ ー ド か ら な る 群
よ り 独 立 し て 選 択 さ れ ； そ し て
　 R 8 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び ヘ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
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る 、
請 求 項 2の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Aが 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 1の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き
る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Aが 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 2の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き
る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ６ 】
　 式 II：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　 II
［ 式 中 、
　 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
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選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ
れ る ； そ し て
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
　 た だ し 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド リ ル で は な い も の と す る ］
に 相 当 す る 請 求 項 1の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ
ロ ド ラ ッ グ 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Aが 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ ；
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 Zが 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選
択 さ れ ； そ し て
　 R 8 が 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 、
請 求 項 6の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Aが 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ
ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ
ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
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ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、
ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ ；
　 Zが 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
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、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、
ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ
シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 お よ び ヨ ー ド か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ ； そ し
て
　 R 8 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び へ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
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ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
る 、
請 求 項 6の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ９ 】
　 式 III：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 III
［ 式 中 、
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ
れ る ； そ し て
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
　 た だ し 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド リ ル で は な い も の と す る ］
に 相 当 す る 請 求 項 1の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ
ロ ド ラ ッ グ 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 お よ び R 7 の そ れ ぞ れ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 9の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る
塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
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　 Zが 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 8 が 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 、
請 求 項 10の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 Wが 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ
ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ
ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、
ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ ；
　 Zが 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
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ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
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キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 3 が 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 が 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、
ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 8 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び へ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
る 、
請 求 項 11の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 式 IV：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 IV
［ 式 中 、
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク
ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
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　 R 1 は 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お
よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 2 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ
ル チ オ 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ハ
ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ
る ； そ し て
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び ア ル コ
キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ］ 。
に 相 当 す る 請 求 項 1の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ
ロ ド ラ ッ グ 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 Zが 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ
び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ
ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ 、 R 1 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て
、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成
さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級
ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 低 級 ア ラ ル ケ ニ ル 、 低 級 ア ラ ル コ キ シ 、 低
級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル ア
リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア
ル コ キ シ 、 N-(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る
1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し
て 選 択 さ れ ； そ し て
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び 低
級 ア ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 、
請 求 項 13の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Zが 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 t-ブ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル
、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル 、 イ ン ド リ ル エ チ ル 、 お よ び ピ ペ リ ジ ル か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ
ル 、 n-ブ チ ル 、 t-ブ チ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ
シ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ド リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、
ピ ロ リ ジ ニ ル 、 お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ
ロ ピ ル 、 ブ ロ モ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 2 が 、 メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル
、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 お よ び ピ リ ジ ル か ら な る 群 よ り 選 択
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さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 ピ ペ リ ジ ル ま た は
シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る ピ ペ リ ジ ル も し く は シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 が 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 メ チ ル
フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 ベ ン
ジ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 シ ア ノ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ー ル 、 ヒ ド ロ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 が 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 フ
ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 お よ び ブ ロ モ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ ； そ し て
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e が 、 水 素 、 メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び メ ト キ シ
か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 、
請 求 項 14の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 式 V：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 V
［ 式 中 、
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る ；
　 R 1 は 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 2 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 お よ び へ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お
よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た
は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ
ロ シ ク ロ 基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ラ ル
ケ ニ ル 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア
ル コ キ シ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以
上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び ア ル コ
キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ］
に 相 当 す る 請 求 項 1の 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ
ロ ド ラ ッ グ 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 Zが 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
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　 R 1 が 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10
員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、 低 級 ア
ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も
よ く ；
　 R 2 が 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ
ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル
も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 が 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ
シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 低 級 ア ラ ル ケ ニ ル 、 低 級 ア ラ ル コ キ シ 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー
ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル
オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 N-(低 級 ア ル
キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ く ；
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e が 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び 低
級 ア ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 、
請 求 項 16の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 Zが 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 t-ブ チ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル 、 イ ン ド リ ル エ
チ ル 、 お よ び ピ ペ リ ジ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ ；
　 R 1 が 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ
ル 、 n-ブ チ ル 、 t-ブ チ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ド リ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 が 、
メ チ ル 、 ク ロ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ く ；
　 R 2 が 、 メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 お よ び ピ リ ジ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 が 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し
て 、 ピ ペ リ ジ ル ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る ピ ペ リ
ジ ル も し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 が 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル
、 イ ソ ブ チ ル 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 、 フ
ェ ニ ル エ ト キ シ 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 シ ア ノ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ
ジ オ キ ソ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び
ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e が 、 水 素 、 メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び メ ト キ シ
か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 、
請 求 項 17の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]フ ェ ニ ル メ チ ル }-4-(3-フ ェ
ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{ビ フ ェ ニ ル -4-イ ル -[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-
4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル )メ
チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[(1-tert-ブ チ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )
ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[(1-ベ ン ジ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ
ラ ジ ン 、
　 (5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1-イ ル
)酢 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
　 1-[(1-ブ チ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ
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ジ ン 、
　 1-[(1-イ ソ プ ロ ピ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )
ピ ペ ラ ジ ン 、
　 5-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1-イ
ル )-1H-イ ン ド ー ル 、
　 (5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1-イ ル
)酢 酸 エ チ ル エ ス テ ル 、
　 1-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )-4-{フ ェ ニ ル -[1-(1,1,3,3-テ ト ラ メ チ ル ブ チ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー
ル -5-イ ル ]メ チ ル }ピ ペ ラ ジ ン 、
　 (5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1-イ ル
)酢 酸 tert-ブ チ ル エ ス テ ル 、
　 3-フ ェ ニ ル -2-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ
ゾ ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
　 1-{[1-(3,3-ジ フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]フ ェ ニ ル メ チ ル }-4-(3-フ
ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(1-ベ ン ジ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]フ ェ ニ ル メ チ ル }-4-(
3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 3-[2-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1
-イ ル )エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル 、
　 1-{[1-(3,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]フ ェ ニ ル メ チ ル }-4-(3-フ ェ
ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 3-(1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-2-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1-イ ル )プ ロ ピ オ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 、
　 1-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )-4-{フ ェ ニ ル -[1-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )-1H-テ ト
ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[(1-フ ェ ネ チ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ
ペ ラ ジ ン 、
　 1-[3-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1
-イ ル )プ ロ ピ ル ]ピ ロ リ ジ ン -2-オ ン 、
　 1-({1-[2-(1-メ チ ル -ピ ロ リ ジ ン -2-イ ル )エ チ ル ]-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル }フ ェ ニ ル メ
チ ル )-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )-4-{フ ェ ニ ル -[1-(5,6,7,8-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン -1-イ ル )-1H
-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-({1-[2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )エ チ ル ]-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル }フ ェ ニ ル メ チ ル )-4-(3
-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 4-[3-(5-{フ ェ ニ ル -[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }テ ト ラ ゾ ー ル -1
-イ ル )プ ロ ピ ル ]モ ル ホ リ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ナ フ タ レ ン -1-イ ル メ チ ル }-4
-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-ス チ リ ル フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]チ オ フ ェ ン -2-イ ル メ チ ル }-4
-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-p-ト リ ル メ チ ル }-4-(3-フ ェ
ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
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-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ
チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-m-ト リ ル メ チ ル }-4-(3-フ ェ
ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ナ フ タ レ ン -2-イ ル メ チ ル }-4
-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{ビ フ ェ ニ ル -4-イ ル -[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-
4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(1-メ チ ル -1H-ピ ロ ー ル -2-
イ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(2-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル
]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[5-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
フ ェ ニ ル )フ ラ ン -2-イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{2-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]エ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル
]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(6-メ チ ル ピ リ ジ ン -2-イ ル )
メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[3-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ )フ ェ ニ ル ]-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ
ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-p-ト リ ル オ キ シ フ ェ ニ ル
)メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ピ リ ジ ン -3-イ ル メ チ ル }-4-(
3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ピ リ ジ ン -2-イ ル メ チ ル }-4-(
3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル )メ
チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル フ
ェ ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 3-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }ベ ン ゾ ニ ト リ ル 、
　 2-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }ベ ン ゾ ニ ト リ ル 、
　 1-{ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -4-イ ル -[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-
イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 3-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }フ ェ ノ ー ル 、
　 1-{ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル -[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-
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イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 2-(3-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )
ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }フ ェ ノ キ シ )エ タ ノ ー ル 、
　 1-{1-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-2-フ ェ ネ チ ル オ キ シ エ チ
ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ピ リ ジ ン -4-イ ル メ チ ル }-4-(
3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{[3-(3,5-ジ ク ロ ロ -フ ェ ノ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ
ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{1-ベ ン ジ ル -4-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]ピ ペ リ ジ ン -4-
イ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{1-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]シ ク ロ ヘ キ シ ル }-4-(3-フ
ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{4-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-1-メ チ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ
ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )-4-[フ ェ ニ ル -(1-フ ェ ニ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )メ チ ル ]ピ
ペ ラ ジ ン 、
　 1-[(4-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル フ ェ ニ ル )-(1-フ ェ ニ ル -1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル )メ チ ル ]-
4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )メ チ
ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3,4-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ
チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]
メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-イ ソ プ ロ ピ ル フ ェ ニ ル )
メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-エ チ ル フ ェ ニ ル )メ チ ル ]
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]
メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ
ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-イ ソ ブ チ ル フ ェ ニ ル )メ
チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 n-(4-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )
ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }フ ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド 、
　 3-{[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-[4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル ]メ チ ル }ベ ン ゾ ニ ト リ ル 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル フ
ェ ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(4-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )メ チ
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ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3,5-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ
チ ル }-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )メ チ ル ]
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }
-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-{ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル -[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]メ チ ル }-
4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3,3-ジ フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-[3-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ア リ ル ]ピ ペ ラ ジ ン 、
　 2-{4-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
フ ェ ニ ル )メ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル }-1-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル 、
　 3-{4-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
フ ェ ニ ル )メ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル メ チ ル }-1H-イ ン ド ー ル 、
　 2-(3-{4-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル フ ェ ニ ル )メ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル }プ ロ ペ ニ ル )フ ェ ノ ー ル 、
　 1-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル )ピ ペ ラ ジ ン 、
　 1-ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ー ル -5-イ ル メ チ ル -4-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ
ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )メ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン 、
　 (1-ベ ン ジ ル ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル )-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ
ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )メ チ ル ]エ チ ル ア ミ ン 、
　 4-(3-{4-[[1-(2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル フ ェ ニ ル )メ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル }プ ロ ペ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ノ ー ル 、 お よ び
　 1-[[1-(2,6-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-1H-テ ト ラ ゾ ー ル -5-イ ル ]-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ
ニ ル )メ チ ル ]-4-(3-フ ェ ニ ル ア リ ル )ピ ペ ラ ジ ン
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 請 求 項 18の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 ま た は 互 変 異 性 体 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 請 求 項 1～ 19の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 ま た
は プ ロ ド ラ ッ グ と 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 、 佐 剤 、 ま た は 希 釈 剤 と を 含 む 薬 学 的 組 成 物
。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 対 象 に お け る メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン 媒 介 障 害 を 処 置 ま た は 予 防 す る 方 法 で あ っ て 、 そ の
よ う な 処 置 ま た は 予 防 を 必 要 と す る 対 象 に 、 請 求 項 1～ 19の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物
、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は 請 求 項 20の 薬 学 的 組
成 物 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 摂 食 障 害 、 性 障 害 、 生 殖 障 害 、 う つ 病 、 不 安 、 て ん か ん 発 作 、 高 血 圧 、 脳 出 血 、 う っ 血
性 心 不 全 、 お よ び 睡 眠 障 害 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 状 態 を 処 置 ま た は 予 防 す る 方 法 で あ
っ て 、 そ の よ う な 処 置 ま た は 予 防 を 必 要 と す る 対 象 に 、 請 求 項 1～ 19の い ず れ か 一 項 に 記
載 の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は 請 求 項 20
の 薬 学 的 組 成 物 を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
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　 処 置 ま た は 予 防 さ れ る 状 態 が 摂 食 障 害 で あ る 、 請 求 項 22の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 摂 食 障 害 が 、 肥 満 、 過 食 症 お よ び 神 経 性 大 食 症 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 23の
方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 肥 満 を 処 置 ま た は 予 防 す る 方 法 で あ っ て 、 そ の よ う な 処 置 ま た は 予 防 を 必 要 と す る 対 象
に 、 請 求 項 1～ 19の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 ま
た は プ ロ ド ラ ッ グ を 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 発 明 の 背 景
　 1999年 現 在 、 米 国 で は 成 人 の 61％ 、 小 児 （ 6歳 ～ 11歳 ） の 13％ お よ び 青 年 （ 12～ 19歳 ）
の 14％ が 過 体 重 だ っ た 。 全 て の 年 齢 群 、 人 種 群 お よ び 民 族 群 で 、 男 性 に も 女 性 に も 、 過 体
重 お よ び 肥 満 の 発 生 率 に 増 加 が 認 め ら れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 疫 学 的 研 究 に よ り 、 過 体 重 お よ び 肥 満 に 関 連 す る 死 亡 率 の 増 加 が 示 さ れ て い る 。 肥 満 で
あ る 人 （ ボ デ ィ ー マ ス イ ン デ ッ ク ス （ 「 BMI」 ） ＞ 30） は 、 BMIが 20～ 25の 範 囲 に あ る 人 と
比 較 し て 、 全 死 因 に よ る 早 期 死 亡 の リ ス ク が 50～ 100％ 増 加 し て い る 。 BMIは 式 ：
BMI＝ 703× （ ポ ン ド で 表 し た 体 重 ） /（ イ ン チ で 表 し た 身 長 ） 2

に 従 っ て 計 算 さ れ る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 米 国 で は 年 間 推 定 300,000例 の 死 が 肥 満 に 起 因 す る と 考 え ら れ る 。 過 体 重 お よ び 肥 満 は
、 冠 動 脈 心 疾 患 、 2型 糖 尿 病 、 子 宮 内 膜 癌 、 大 腸 癌 、 閉 経 後 乳 癌 、 お よ び 他 の 癌 、 な ら び
に 一 定 の 筋 骨 格 障 害 、 例 え ば 変 形 性 膝 関 節 症 な ど の リ ス ク 増 加 と 関 連 し て い る 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 中 程 度 の 体 重 増 加 と 大 き な 体 重 増 加 は ど ち ら も 疾 患 リ ス ク の 有 意 な 増 加 と 関 連 し て い る
。 例 え ば 、 11～ 18ポ ン ド の 体 重 増 加 は 、 そ の 人 が 2型 糖 尿 病 を 発 症 す る リ ス ク を 、 体 重 増
加 が な い 人 の 2倍 に 増 加 さ せ 、 一 方 、 44ポ ン ド 以 上 増 加 し た 人 は 、 2型 糖 尿 病 の リ ス ク が 4
倍 に な る 。 約 10～ 20ポ ン ド の 増 加 は 、 冠 動 脈 心 疾 患 （ 非 致 命 的 心 筋 梗 塞 お よ び 死 ） の リ ス
ク を 女 性 で 1.25倍 、 男 性 で 1.6倍 に す る 。 男 性 で 22ポ ン ド お よ び 女 性 で 44ポ ン ド と い う さ
ら に 高 レ ベ ル の 体 重 増 加 で は 、 冠 動 脈 心 疾 患 リ ス ク が そ れ ぞ れ 1.75倍 お よ び 2.65倍 に 増 加
す る 。 BMIが 34以 上 の 女 性 で は 、 子 宮 内 膜 癌 を 発 症 す る リ ス ク が 6倍 以 上 に 増 加 す る 。 過 体
重 お よ び 肥 満 は 、 例 え ば 高 血 圧 お よ び 高 コ レ ス テ ロ ー ル な ど の 多 く の 慢 性 状 態 を 悪 化 さ せ
る こ と も 知 ら れ て い る 。 過 体 重 の 人 お よ び 肥 満 の 人 は 社 会 的 非 難 、 差 別 、 お よ び 好 ま し く
な い 身 体 像 に 苦 し む 場 合 も あ る 。 肥 満 関 連 罹 患 は 成 人 に 最 も 高 い 頻 度 で 起 こ る が 、 過 剰 体
重 の 重 大 な 結 果 お よ び 成 人 病 の 前 触 れ は 、 過 体 重 小 児 お よ び 過 体 重 青 年 に 起 こ る 。 過 体 重
小 児 お よ び 過 体 重 青 年 は 、 お そ ら く 過 体 重 成 人 お よ び 肥 満 成 人 に な る だ ろ う 。 こ の 懸 念 は
は 青 年 で 最 も 高 く な る 。 2型 糖 尿 病 、 高 血 中 脂 質 、 お よ び 高 血 圧 な ら び に 早 熟 お よ び 整 形
外 科 上 の 問 題 も 、 過 体 重 若 年 層 で は 発 生 頻 度 が 高 く な る 。 心 理 社 会 面 に 限 定 す る と 、 小 児
過 体 重 に よ く 見 ら れ る 結 果 は 差 別 で あ る 。 「 The Surgeon General's Call To Action To 
Prevent and Decrease Overweight and Obesity（ 過 体 重 お よ び 肥 満 を 防 止 し 減 少 さ せ る
た め の 行 動 に 対 す る 公 衆 衛 生 局 長 官 の 呼 び か け ） 」 米 国 保 険 社 会 福 祉 省 （ 2001） 参 照 。 し
た が っ て 、 体 重 を 管 理 し 、 肥 満 を 処 置 す る 方 法 が 必 要 と さ れ て い る 。
【 背 景 技 術 】
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン （ MCH） は 、 よ り 大 き い MCHの プ ロ ホ ル モ ン 前 駆 体 Pmchか ら 生 じ る
環 状 の 19ア ミ ノ 酸 視 床 下 部 神 経 ペ プ チ ド で あ る 。 Pmch欠 損 マ ウ ス は 痩 せ て い て 、 食 欲 減 退
を 示 し 、 代 謝 率 が 増 加 し て い る 。 Pmchを 過 剰 発 現 さ せ る ト ラ ン ス ジ ェ ニ ッ ク マ ウ ス は 食 欲
亢 進 を 示 し 、 軽 度 肥 満 を 発 症 す る 。 し た が っ て MCHは 、 運 動 活 動 、 代 謝 、 食 物 摂 取 お よ び
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神 経 内 分 泌 機 能 に 対 す る 作 用 に よ る エ ネ ル ギ ー 恒 常 性 の 調 節 に 関 連 づ け ら れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 MCHに は 2つ の 受 容 体 が 同 定 さ れ て お り 、 MCH1受 容 体 お よ び MCH2受 容 体 と 呼 ば れ て い る 。
MCH1受 容 体 お よ び MCH2受 容 体 は 、 MCH作 用 の 原 因 で あ る と 考 え ら れ る Gタ ン パ ク 質 共 役 受 容
体 （ GPCR） で あ る 。 Gタ ン パ ク 質 は 、 数 多 く の エ フ ェ ク タ ー タ ン パ ク 質 の 活 性 を 調 節 す る G
TP結 合 型 活 性 状 態 と 、 GDP結 合 型 不 活 性 状 態 と の 間 を 循 環 す る こ と に よ っ て 、 刺 激 に 対 す
る 細 胞 の 応 答 を 制 御 す る 、 ヘ テ ロ 三 量 体 タ ン パ ク 質 で あ る 。 GPCRは 、 GDP/GTP交 換 速 度 を
上 昇 さ せ る こ と に よ っ て 、 Gタ ン パ ク 質 の 活 性 化 を 加 速 す る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 MCH1受 容 体 欠 損 マ ウ ス は 正 常 体 重 を 持 つ が 、 痩 せ て い て 、 体 脂 肪 量 は 少 な い 。 驚 く べ き
こ と に 、 通 常 飼 料 で 維 持 し た 場 合 、 MCH1受 容 体 欠 損 マ ウ ス は 食 欲 亢 進 を 示 し 、 そ れ ら の 痩
せ は 活 動 亢 進 お よ び 変 化 し た 代 謝 の 結 果 で あ る 。 活 動 亢 進 と 整 合 し て 、 MCH1受 容 体 欠 損 マ
ウ ス は 、 食 餌 誘 発 性 肥 満 に 対 す る 感 受 性 が 低 い 。 重 要 な こ と に 、 MCHの 慢 性 中 枢 注 入 は 野
生 型 マ ウ ス に 食 欲 亢 進 お よ び 軽 度 肥 満 を 誘 発 す る が 、 MCH1受 容 体 欠 損 マ ウ ス で は こ れ が 起
こ ら な い 。 Marshら ， ， 99(5)， 3241（ 2002） 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 MCHは 食 物 摂 取 お よ び エ ネ ル ギ ー 収 支 の 重 要 な 調 節 物 質 で あ る こ と が 示 さ れ て い る の で
、 MCH受 容 体 （ 特 に MCH1受 容 体 ） の 活 性 を 調 整 す る こ と が で き る 化 合 物 は 、 摂 食 障 害 お よ
び 代 謝 障 害 の 処 置 に と っ て 極 め て 望 ま し い 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 PCT公 開 番 号 WO 02/04433に は 、 一 定 の 代 謝 障 害 、 摂 食 障 害 お よ び 性 障 害 の 処 置 に 有 用 な
MCH1受 容 体 の 調 整 物 質 と し て 、 フ ェ ニ ル シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル ア ミ ノ 誘 導 体 お よ び フ ェ ニ
ル ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ 誘 導 体 が 記 載 さ れ て い る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 米 国 特 許 第 6,472,394号 に は 、 肥 満 お よ び 糖 尿 病 の 処 置 に 1,4-二 置 換 ピ ペ リ ジ ン の ア ミ
ド 誘 導 体 を MCHア ン タ ゴ ニ ス ト と し て 使 用 す る こ と が 記 載 さ れ て い る 。
【 発 明 の 開 示 】
【 発 明 が 解 決 し よ う と す る 課 題 】
【 ０ ０ １ １ 】
　 発 明 の 概 要
　 し た が っ て 本 発 明 の 一 定 の 実 施 形 態 の い く つ か の 目 的 の う ち 、 メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン 受
容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト の 提 供 、 メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト を 含 む 医 薬 組 成
物 の 提 供 、 対 象 に お け る メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン 媒 介 障 害 を 処 置 し 、 予 防 し 、 ま た は 他 の 形
で 改 善 す る 方 法 の 提 供 、 対 象 に お け る 肥 満 を 処 置 し 、 予 防 し ま た は 他 の 形 で 改 善 す る 方 法
の 提 供 、 お よ び 対 象 に お け る 持 続 的 な 体 重 減 少 を 達 成 す る 方 法 の 提 供 を 挙 げ る こ と が で き
る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 し た が っ て 簡 単 に 述 べ る と 、 本 発 明 は 、 本 明 細 書 に 定 義 す る 式 Iの メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ
ン 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ３ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 本 明 細 書 に 定 義 す る 式 Iの 化 合 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 、 佐 剤 、
ま た は 希 釈 剤 と を 含 む 薬 学 的 組 成 物 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 GPCRを 阻 害 す る 方 法 で あ っ て 、 本 明 細 書 に 定 義 す る 式 Iの 化 合 物 を GPCR
と 接 触 さ せ る こ と を 含 み 、 式 Iの 化 合 物 が GPCRリ ガ ン ド の 結 合 を イ ン ビ ト ロ で 阻 害 す る の
に 十 分 な 濃 度 で 存 在 す る 方 法 に 関 す る 。 こ の 方 法 に は 、 例 え ば GCPRへ の リ ガ ン ド の 結 合 を
イ ン ビ ト ロ で 阻 害 す る の に 十 分 で あ る だ ろ う 量 の 式 Iの 化 合 物 を 与 え ら れ た 対 象 な ど に お
い て 、 イ ン ビ ボ で 、 GPCRを 阻 害 す る こ と が 包 含 さ れ る 。 本 発 明 に 従 っ て 阻 害 す る こ と が で
き る GPCRの 例 に は 、 以 下 の GPCRフ ァ ミ リ ー が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ る わ け で は な
い ： ム ス カ リ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン 、 ア デ ノ シ ン 、 ア ド レ ナ リ ン 作 動 性 、 ア ド レ ナ リ ン 作 動
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性 、 ア ル フ ァ -ア ド レ ナ リ ン 作 動 性 、 ア ン ギ オ テ ン シ ン 、 AR、 カ ン ナ ビ ノ イ ド 、 DA、 ド ー
パ ミ ン 、 His、 イ ミ ダ ゾ リ ン 、 ロ イ コ ト リ エ ン 、 mAch、 MCH、 オ ピ オ イ ド 、 セ ロ ト ニ ン 作 動
性 、 セ ロ ト ニ ン 、 お よ び ソ マ ト ス タ チ ン 。
【 ０ ０ １ ５ 】
　 GPCRへ の GPCRリ ガ ン ド の 結 合 の 阻 害 は 、 数 多 く の 障 害 、 例 え ば 消 化 管 障 害 ； 粘 液 溶 解 喘
息 （ mucolytic asthma） ； 不 整 脈 ； 虚 血 ； 再 灌 流 傷 害 ； 喘 息 、 肺 気 腫 お よ び 慢 性 気 管 支 炎
に 関 連 す る 気 管 支 痙 攣 ； 嚢 胞 性 線 維 症 を 含 む 急 性 お よ び 慢 性 呼 吸 器 疾 患 ； 心 臓 興 奮 薬 （ ca
rdiostimulant） ； 慢 性 気 管 支 炎 ； 神 経 症 性 う つ 病 ； 心 不 全 ； 良 性 前 立 腺 肥 大 ； 糖 尿 病 ：
筋 痙 攣 ； 心 筋 梗 塞 ； 脳 卒 中 ； ア ル ツ ハ イ マ ー 病 ； 食 欲 不 振 ； 悪 液 質 ； 多 発 性 硬 化 症 ； 高 プ
ロ ラ ク チ ン 血 症 ； 向 精 神 性 （ psychotropism） ； 眼 検 査 お よ び 眼 手 術 時 の 散 瞳 ； 欠 陥 性 （ d
eficitary） お よ び 産 出 性 （ productive） の 統 合 失 調 症 、 神 経 衰 弱 お よ び 非 内 因 性 う つ 病
； 腎 臓 疾 患 ； 血 管 拡 張 ； 慢 性 胃 炎 ； 緑 内 障 ； う つ 病 ； ア レ ル ギ ー 性 鼻 炎 を 含 む 鼻 炎 ； が ん
性 疼 痛 、 筋 骨 格 性 疼 痛 、 手 術 後 痛 を 含 む 疼 痛 ； 眼 疾 患 ； 消 化 不 良 ； 咳 ； 胃 腸 潰 瘍 、 胃 潰 瘍
お よ び 食 道 潰 瘍 を 含 む 潰 瘍 ； ヘ リ コ バ ク タ ー ・ ピ ロ リ 予 防 感 染 （ helicobacter pylori pr
ophylaxis infection） ； 食 道 炎 ； 喘 息 以 外 の ア レ ル ギ ー を 含 む ア レ ル ギ ー ； 感 冒 ； 喘 息
； 結 膜 炎 ； じ ん ま 疹 ； 下 痢 ； ク ロ イ ツ フ ェ ル ト ・ ヤ コ ブ 病 ； 月 経 困 難 症 ； 薬 物 嗜 癖 お よ び
薬 物 過 量 ； 敗 血 症 性 シ ョ ッ ク 処 置 ； 脳 虚 血 ； 薬 物 中 毒 ； 頭 部 外 傷 ； 炎 症 ； そ う 痒 症 ； 遅 発
性 ジ ス キ ネ ジ ア ； 嘔 吐 ； 不 安 ； 運 動 機 能 不 全 ； 群 発 頭 痛 ； 高 血 圧 ； が ん ； 過 敏 性 腸 症 候 群
； 血 液 療 法 誘 発 性 の 悪 心 お よ び 嘔 吐 ； 血 栓 症 ； 痴 呆 ； オ ピ エ ー ト 誘 発 性 の 悪 心 お よ び 嘔 吐
； 双 極 性 う つ 病 ； 片 頭 痛 ； 睡 眠 障 害 ； 外 傷 性 シ ョ ッ ク ； 胃 炎 ； 胃 食 道 逆 流 ； 精 神 病 ； パ ー
キ ン ソ ン 病 ； 依 存 症 処 置 ； 子 癇 前 症 ； レ イ ノ ー 病 ； 血 管 痙 攣 ； 止 血 ； 悪 心 お よ び 嘔 吐 ； 痙
攣 ； 術 後 の 悪 心 お よ び 嘔 吐 ； ア ル コ ー ル 依 存 症 、 ア ル コ ー ル 嗜 癖 ； 過 食 症 ； ニ コ チ ン 嗜 癖
； 強 迫 性 障 害 ； パ ニ ッ ク 障 害 ； 心 的 外 傷 後 ス ト レ ス 障 害 ； 月 経 前 症 候 群 ； な ら び に ア レ ル
ギ ー 性 皮 膚 炎 を 含 む 皮 膚 炎 な ど の 処 置 に 有 用 で あ る 。
【 ０ ０ １ ６ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 MCH受 容 体 へ の MCHの 結 合 を 阻 害 す る 方 法 で あ っ て 、 式 Iの 化 合 物 を MCH受
容 体 を 発 現 さ せ る 細 胞 と 接 触 さ せ る こ と を 含 み 、 化 合 物 が MCH受 容 体 へ の MCH結 合 を イ ン ビ
ト ロ で 阻 害 す る の に 十 分 な 濃 度 で 存 在 す る 方 法 に 関 す る 。 こ の 方 法 に は 、 例 え ば MCH受 容
体 へ の MCHの 結 合 を イ ン ビ ト ロ で 阻 害 す る の に 十 分 で あ る だ ろ う 量 の 式 Iの 化 合 物 を 与 え ら
れ た 対 象 な ど に お い て 、 イ ン ビ ボ で 、 MCH受 容 体 へ の MCHの 結 合 を 阻 害 す る こ と が 包 含 さ れ
る 。 MCH受 容 体 へ の MCHの 結 合 を イ ン ビ ト ロ で 阻 害 す る の に 十 分 で あ る だ ろ う 式 Iの 化 合 物
の 量 は 、 下 記 実 施 例 7で 説 明 す る ア ッ セ イ な ど の MCH受 容 体 結 合 ア ッ セ イ に よ っ て 、 容 易 に
決 定 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ １ ７ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 MCH受 容 体 の シ グ ナ ル 伝 達 活 性 （ 特 に MCH受 容 体 が 媒 介 す る 細 胞 内 カ ル シ
ウ ム 放 出 ） を 変 化 さ せ る 方 法 で あ っ て 、 そ の よ う な 受 容 体 を 発 現 さ せ る 細 胞 を 、 有 効 量 の
本 発 明 化 合 物 に ば く 露 す る こ と を 含 む 方 法 に 関 す る 。 こ の 方 法 に は 、 例 え ば MCH受 容 体 の
シ グ ナ ル 伝 達 活 性 を イ ン ビ ト ロ で 変 化 さ せ る の に 十 分 で あ る だ ろ う 量 の 式 Iの 化 合 物 を 与
え ら れ た 対 象 な ど に お い て 、 イ ン ビ ボ で 、 MCH受 容 体 の シ グ ナ ル 伝 達 活 性 を 変 化 さ せ る こ
と が 包 含 さ れ る 。 MCH受 容 体 の シ グ ナ ル 伝 達 活 性 を 変 化 さ せ る の に 十 分 で あ る だ ろ う 化 合
物 の 量 は 、 下 記 実 施 例 6で 説 明 す る カ ル シ ウ ム 動 員 ア ッ セ イ な ど の MCH受 容 体 シ グ ナ ル 伝 達
ア ッ セ イ に よ っ て 、 容 易 に 決 定 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 潜 在 的 医 薬 が 持 つ MCH受 容 体 へ の 結 合 能 力 の 決 定 に 、 標 準 物 質 お よ び 試
薬 と し て 、 式 Iの 化 合 物 お よ び 適 切 に 標 識 さ れ た そ の 誘 導 体 を 使 用 す る 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 対 象 に お け る メ ラ ニ ン 凝 集 ホ ル モ ン 媒 介 障 害 を 処 置 、 予 防 、 ま た は 他 の
形 で 改 善 す る 方 法 で あ っ て 、 式 Iの 化 合 物 ま た は 式 Iの 化 合 物 と 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 、
佐 剤 、 も し く は 希 釈 剤 と を 含 む 薬 学 的 組 成 物 を 前 記 対 象 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 に 関 す
る 。
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【 ０ ０ ２ ０ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 対 象 に お け る 肥 満 を 処 置 ま た は 予 防 す る 方 法 で あ っ て 、 式 Iの 化 合 物 ま
た は 式 Iの 化 合 物 と 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 、 佐 剤 、 も し く は 希 釈 剤 と を 含 む 薬 学 的 組 成
物 を 前 記 対 象 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 肥 満 、 過 食 症 お よ び 神 経 性 大 食 症 を 含 む 摂 食 障 害 ； 性 障 害 も し く は 生 殖
障 害 ； う つ 病 お よ び 不 安 ； て ん か ん 発 作 ； 高 血 圧 ； 脳 出 血 ； う っ 血 性 心 不 全 ； 睡 眠 障 害 な
ど の 状 態 、 ま た は MCH受 容 体 の 拮 抗 が 有 益 で あ る よ う な 任 意 の 状 態 を 処 置 ま た は 予 防 す る
方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 摂 食 障 害 （ 特 に 肥 満 お よ び 神 経 性 大 食 症 ） を 処 置 す る 方 法 で あ っ て 、 そ
の よ う な 処 置 を 必 要 と す る 対 象 に 、 式 Iの 化 合 物 を レ プ チ ン 、 レ プ チ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト
、 ま た は メ ラ ノ コ ル チ ン 受 容 体 4（ MC4） ア ゴ ニ ス ト と 組 み 合 わ せ て 投 与 す る こ と を 含 む 方
法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 GPCR（ 特 に MCH） の 活 性 に 関 す る ア ッ セ イ に お い て 、 陽 性 対 照 と し て 、
式 Iの 化 合 物 を 使 用 す る 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 ま た 本 発 明 は 、 組 織 切 片 に お い て GPCR（ 特 に MCH） を 局 在 す る た め の プ ロ ー ブ と し て 、
適 切 に 標 識 さ れ た 式 Iの 化 合 物 を 使 用 す る 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 他 の 目 的 お よ び 特 徴 は 、 一 部 は 明 白 で あ り 、 一 部 は 以 下 に 指 摘 す る 。
【 課 題 を 解 決 す る た め の 手 段 】
【 ０ ０ ２ ６ 】

　 用 語 「 ア ル キ ル 」 は 、 単 独 で 用 い ら れ る か 、 「 ハ ロ ア ル キ ル 」 「 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 」
「 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 」 お よ び 「 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 な ど の 他 の 用 語 内 で 用 い ら れ る 場
合 、 炭 素 原 子 数 1～ 約 20（ 好 ま し く は 炭 素 原 子 数 1～ 約 12） の 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 基 で あ る 。
よ り 好 ま し い ア ル キ ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 1～ 約 10の 「 低 級 ア ル キ ル 」 基 で あ る 。 最 も 好 ま
し い の は 、 炭 素 原 子 数 1～ 約 6の 低 級 ア ル キ ル ラ ジ カ ル で あ る 。 そ の よ う な ラ ジ カ ル の 例 と
し て 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル （ 例 え ば n-プ ロ ピ ル お よ び イ ソ プ ロ ピ ル ） 、 ブ チ ル （ 例
え ば n-ブ チ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 sec-ブ チ ル 、 お よ び tert-ブ チ ル ） 、 ペ ン チ ル （ 例 え ば n-ペ
ン チ ル お よ び イ ソ ア ミ ル ） 、 ヘ キ シ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 用 語 「 シ ク ロ ア ル キ ル 」 は 炭 素 原 子 数 3～ 12の 飽 和 炭 素 環 式 基 で あ る 。 シ ク ロ ア ル キ ル
基 は 単 環 式 、 二 環 式 ま た は 三 環 式 で あ る こ と が で き る 。 よ り 好 ま し い シ ク ロ ア ル キ ル 基 は
炭 素 原 子 数 3～ 約 8の 「 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 用 語 「 ア ル ケ ニ ル 」 は 、 少 な く と も 1つ の 炭 素 -炭 素 二 重 結 合 を 持 つ 炭 素 原 子 数 2～ 約 20
（ 好 ま し く は 炭 素 原 子 数 2～ 約 12） の 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル ケ ニ
ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 2～ 約 6の 「 低 級 ア ル ケ ニ ル 」 基 で あ る 。 ア ル ケ ニ ル 基 の 例 と し て 、 エ
テ ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル お よ び 4-メ チ ル ブ テ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。 用 語 「 ア
ル ケ ニ ル 」 お よ び 「 低 級 ア ル ケ ニ ル 」 は 、 「 シ ス 」 配 向 お よ び 「 ト ラ ン ス 」 配 向 、 あ る い
は 「 E」 配 向 お よ び 「 Z」 配 向 を 持 つ 基 で も あ る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 用 語 「 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 」 は 、 炭 素 原 子 数 3～ 12の 部 分 不 飽 和 炭 素 環 式 基 で あ る 。 シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 単 環 式 、 二 環 式 、 ま た は 三 環 式 で あ る こ と が で き る 。 よ り 好 ま し い シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 4～ 約 8の 「 低 級 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な
基 の 例 と し て 、 シ ク ロ ブ テ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ペ ン タ ジ エ ニ ル 、 お よ び シ ク
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ロ ヘ キ セ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 用 語 「 ア ル キ ニ ル 」 は 、 少 な く と も 1つ の 炭 素 -炭 素 三 重 結 合 を 持 つ 炭 素 原 子 数 2～ 約 20
（ 好 ま し く は 炭 素 原 子 数 2～ 約 12） の 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル キ ニ
ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 2～ 約 10の 「 低 級 ア ル キ ニ ル 」 基 で あ る 。 最 も 好 ま し い の は 、 炭 素 原
子 数 2～ 約 6の 低 級 ア ル キ ニ ル 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 プ ロ パ ル ギ ル 、 ブ チ ニ
ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 用 語 「 カ ル ボ キ シ 」 ま た は 「 カ ル ボ キ シ ル 」 は 、 単 独 で 用 い ら れ る か 、 「 カ ル ボ キ シ ア
ル キ ル 」 の よ う に 、 他 の 用 語 と 共 に 用 い ら れ る か に 関 わ ら ず 、 -CO 2 Hで あ る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 用 語 「 カ ル ボ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 カ ル ボ キ シ 基 で 置 換 さ れ た 、 上 に 定 義 し た ア ル キ ル 基
で あ る 。 よ り 好 ま し い の は 、 「 低 級 カ ル ボ キ シ ア ル キ ル 」 基 で あ り 、 こ れ は カ ル ボ キ シ 基
で 置 換 さ れ た 、 上 に 定 義 し た 低 級 ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ア ル キ ル 基 が さ ら に ハ ロ で 置 換 さ
れ て い て も よ い 。 そ の よ う な 低 級 カ ル ボ キ シ ア ル キ ル 基 の 例 と し て 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル 、
カ ル ボ キ シ エ チ ル お よ び カ ル ボ キ シ プ ロ ピ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 用 語 「 ハ ロ 」 は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 ま た は ヨ ウ 素 な ど の ハ ロ ゲ ン で あ る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 用 語 「 ハ ル ア ル キ ル 」 は 、 1以 上 の 任 意 の 炭 素 原 子 が 上 に 定 義 し た ハ ロ で 置 換 さ れ て い
る 、 上 に 定 義 し た ア ル キ ル 基 で あ る 。 具 体 的 に は 、 モ ノ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ジ ハ ロ ア ル キ ル
基 お よ び ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 が 包 含 さ れ る 。 モ ノ ハ ロ ア ル キ ル 基 は 、 一 例 と し て 、 ヨ ー ド
、 ブ ロ モ 、 ク ロ ロ ま た は フ ル オ ロ 原 子 の い ず れ か を 基 内 に 持 ち う る 。 ジ ハ ロ ア ル キ ル 基 お
よ び ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 は 、 2以 上 の 同 じ ハ ロ 原 子 ま た は 異 な る ハ ロ 基 の 組 合 せ を 持 ち う
る 。 よ り 好 ま し い ハ ロ ア ル キ ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の 「 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 」 で あ る 。 低
級 ハ ロ ア ル キ ル 基 の 例 と し て 、 フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ
ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル
、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ ク ロ ロ エ チ ル お よ び ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル が 挙
げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 用 語 「 ア ル コ キ シ 」 お よ び 「 ア ル キ ル オ キ シ 」 は 、 そ れ ぞ れ 炭 素 原 子 数 1～ 約 10の ア ル
キ ル 部 分 を 持 つ 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 オ キ シ 含 有 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル コ キ シ 基 は 、 炭
素 原 子 数 1～ 6の 「 低 級 ア ル コ キ シ 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 メ ト キ シ 、 エ ト
キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ お よ び tert-ブ ト キ シ が 挙 げ ら れ る 。 「 ア ル コ キ シ 」 基 は 、 1
以 上 の ハ ロ 原 子 （ 例 え ば フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ ま た は ブ ロ モ ） で さ ら に 置 換 さ れ て 、 ハ ロ ア ル
コ キ シ 基 に な っ て い て も よ い 。 よ り 好 ま し い ハ ロ ア ル コ キ シ 基 は 、 1以 上 の ハ ロ 基 を 持 つ
炭 素 原 子 数 1～ 6の 「 低 級 ハ ロ ア ル コ キ シ 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 フ ル オ ロ
メ ト キ シ 、 ク ロ ロ メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ 、 フ ル オ ロ エ
ト キ シ お よ び フ ル オ ロ プ ロ ポ キ シ が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 用 語 「 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 1以 上 の ア ル コ キ シ 基 が 結 合 し て い る ア ル キ ル 基 、 す
な わ ち 、 結 果 と し て モ ノ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 基 お よ び ポ リ ア ル コ キ シ ア ル キ ル 基 を 形 成 し
て い る ア ル キ ル 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル コ キ シ ア ル キ ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 2～ 12の 「
低 級 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 メ ト キ シ メ チ ル 、 メ ト キ
シ エ チ ル 、 メ ト キ シ プ ロ ピ ル 、 エ ト キ シ メ チ ル 、 エ ト キ シ エ チ ル 、 エ ト キ シ プ ロ ピ ル 、 ジ
メ ト キ シ メ チ ル 、 ジ メ ト キ シ エ チ ル 、 メ ト キ シ (エ ト キ シ )エ チ ル 、 ジ メ ト キ シ プ ロ ピ ル 、
お よ び メ ト キ シ (エ ト キ シ )プ ロ ピ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 用 語 「 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 」 は 、 酸 素 原 子 を 介 し て カ ル ボ ニ ル 基 に 結 合 し て い る 、 上
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に 定 義 し た ア ル コ キ シ 基 を 含 有 す る 基 、 す な わ ち エ ス テ ル 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い の は 、
炭 素 数 1～ 6の ア ル キ ル 部 分 を 持 つ 「 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 低
級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 の 例 と し て 、 置 換 ま た は 無 置 換 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル お よ び ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ
ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 用 語 「 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 1以 上 の ヒ ド ロ キ シ ル 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素
原 子 数 1～ 約 10の 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 ア ル キ ル 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
基 は 、 1以 上 の ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 持 つ 炭 素 原 子 数 1～ 6の 「 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 基 で
あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ
ピ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ブ チ ル お よ び ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル ア ミ ノ 」 は 、 1個 ま た は 2個 の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 で あ
る 。 好 ま し い の は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の ア ル キ ル 部 分 を 持 つ 「 低 級 N-ア ル キ ル ア ミ ノ 」 基 で
あ る 。 好 適 な 低 級 ア ル キ ル ア ミ ノ は 、 例 え ば N-メ チ ル ア ミ ノ 、 N-エ チ ル ア ミ ノ 、 N,N-ジ メ
チ ル ア ミ ノ 、 N,N-ジ エ チ ル ア ミ ノ な ど の モ ノ ア ル キ ル ア ミ ノ ま た は ジ ア ル キ ル ア ミ ノ で あ
り う る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 」 は 、 ア ミ ノ ア ル キ ル 基 の 窒 素 原 子 に 結 合 し た 1以 上 の
ア ル キ ル 基 を 持 つ 基 で あ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 」 は 、 ア ミ ノ 窒 素 原 子 が 1個 ま た は 2個 の ア ル キ ル 基 で
置 換 さ れ て い る ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 で あ る 。 好 ま し い の は 、 「 N-ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 」 基 、 「 N,N-ジ ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 」 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い の は 、 上 に 定 義 し
た 低 級 ア ル キ ル 部 分 を 持 つ 「 低 級 N-ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 」 基 お よ び 「 低 級 N,N-ジ ア
ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 」 基 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル チ オ 」 は 、 二 価 硫 黄 原 子 に 結 合 し た 炭 素 原 子 数 1～ 約 10の ア ル キ ル 基 を
含 有 す る 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル キ ル チ オ 基 は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の ア ル キ ル 基 を 持 つ
「 低 級 ア ル キ ル チ オ 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 低 級 ア ル キ ル チ オ 基 の 例 は 、 メ チ ル チ オ 、 エ
チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、 ブ チ ル チ オ お よ び ヘ キ シ ル チ オ で あ る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 」 は 、 二 価 硫 黄 原 子 を 介 し て 炭 素 原 子 数 1～ 約 10の ア ル キ
ル 基 に 結 合 し た ア ル キ ル チ オ 基 を 含 有 す る 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル
基 は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の ア ル キ ル 基 を 持 つ 「 低 級 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 」 基 で あ る 。 そ の
よ う な 低 級 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 の 例 と し て 、 メ チ ル チ オ メ チ ル 、 メ チ ル チ オ エ チ ル 、
エ チ ル チ オ エ チ ル 、 お よ び エ チ ル チ オ プ ロ ピ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 」 は 、 二 価 の -S(=O)-基 に 結 合 し た 炭 素 原 子 数 1～ 10の 直 鎖
ま た は 分 枝 鎖 ア ル キ ル 基 を 含 有 す る 基 で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 は 、
炭 素 原 子 数 1～ 6の ア ル キ ル 基 を 持 つ 「 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な
低 級 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 の 例 と し て 、 メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 エ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ブ
チ ル ス ル フ ィ ニ ル お よ び ヘ キ シ ル ス ル フ ィ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
　 用 語 「 ア ミ ノ ア ル キ ル 」 は 、 1以 上 の ア ミ ノ 基 で 置 換 さ れ た ア ル キ ル 基 で あ る 。 よ り 好
ま し い の は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の 「 低 級 ア ミ ノ ア ル キ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し
て 、 ア ミ ノ メ チ ル 、 ア ミ ノ エ チ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 用 語 「 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 」 は 、 式 -C(=O)NH 2 の ア ミ ド 基 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
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　 用 語 「 カ ル ボ ニ ル 」 は 、 単 独 で 用 い ら れ る か 、 「 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 」 の よ う に 、 他
の 用 語 と 共 に 用 い ら れ る か に 関 わ ら ず 、 -(C=O)-で あ る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 用 語 「 ア リ ー ル 」 は 、 単 独 で 、 ま た は 組 み 合 わ さ れ て 、 1個 、 2個 ま た は 3個 の 環 を 含 有
す る 炭 素 環 式 芳 香 族 系 で あ り 、 そ れ ら の 環 は 互 い に ペ ン ダ ン ト 的 に 結 合 し て い て も よ い し
、 縮 合 し て い て も よ く 、 そ れ ら の 環 の う ち 少 な く と も 1個 は 芳 香 環 で あ る 。 用 語 「 ア リ ー
ル 」 に は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ダ ン お よ び ビ フ ェ ニ ル な ど
の 芳 香 族 基 が 包 含 さ れ る 。 ア リ ー ル 部 分 は 、 置 換 可 能 な 位 置 が 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ ア
ル キ ル 、 ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル
、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ア ミ ノ 、 ハ ロ
、 ニ ト ロ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル 、 シ ア ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル コ キ
シ カ ル ボ ニ ル お よ び ア ラ ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置
換 さ れ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 用 語 「 ヘ テ ロ シ ク リ ル 」 お よ び 「 ヘ テ ロ シ ク ロ 」 は 、 1個 、 2個 、 ま た は 3個 の 環 を 持 つ
飽 和 ま た は 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ 原 子 含 有 環 状 基 で あ り 、 そ れ ら の 環 は 互 い に ペ ン ダ ン ト 的 に
結 合 し て い て も よ い し 、 縮 合 し て い て も よ く 、 ヘ テ ロ 原 子 は 窒 素 、 硫 黄 お よ び 酸 素 か ら 選
択 さ れ う る 。 飽 和 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 お よ び 飽 和 ヘ テ ロ シ ク ロ 基 の 例 と し て 、 1～ 4個 の 窒 素
原 子 を 含 有 す る 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 （ 例 え ば ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ノ 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル な ど ） ； 1～ 2個 の 酸 素 原 子 お よ び 1～ 3個 の 窒 素 原 子 を 含 有 す る 飽
和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 （ 例 え ば モ ル ホ リ ニ ル な ど ） ； 1～ 2個 の 硫 黄 原 子 お よ び 1～ 3個 の
窒 素 原 子 を 含 有 す る 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 （ 例 え ば チ ア ゾ リ ジ ニ ル な ど ） が 挙 げ ら れ
る 。 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 お よ び 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ シ ク ロ 基 の 例 と し て 、 ジ ヒ ド ロ
チ オ フ ェ ン 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 ジ ヒ ド ロ フ ラ ン お よ び ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ ー ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 用 語 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 は 、 少 な く と も 1つ の 環 が 芳 香 環 で あ る 1個 、 2個 、 ま た は 3個 の
環 を 持 つ 芳 香 族 ヘ テ ロ 原 子 含 有 環 状 基 で あ る 。 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の 例 と し て 、 1～ 4個 の 窒
素 原 子 を 含 有 す る 不 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 、 例 え ば ピ ロ リ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ
リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル （
例 え ば 4H-1,2,4-ト リ ア ゾ リ ル 、 1H-1,2,3-ト リ ア ゾ リ ル 、 2H-1,2,3-ト リ ア ゾ リ ル な ど ）
、 テ ト ラ ゾ リ ル （ 例 え ば 1H-テ ト ラ ゾ リ ル 、 2H-テ ト ラ ゾ リ ル な ど ） な ど ； 1～ 5個 の 窒 素 原
子 を 含 有 す る 不 飽 和 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 、 例 え ば イ ン ド リ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ン ド
リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 キ ノ リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ト リ ア
ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ ロ ピ リ ダ ジ ニ ル （ 例 え ば テ ト ラ ゾ ロ [1,5-b]ピ リ ダ ジ ニ ル な ど ） な ど ；
酸 素 原 子 を 含 有 す る 不 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 、 例 え ば ピ ラ ニ ル 、 フ リ ル な ど ； 硫 黄 原
子 を 含 有 す る 不 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 、 例 え ば チ エ ニ ル な ど ； 1～ 2個 の 酸 素 原 子 お よ
び 1～ 3個 の 窒 素 原 子 を 含 有 す る 不 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単 環 式 基 、 例 え ば オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル （ 例 え ば 1,2,4-オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 1,3,4-オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 1,2,5-オ キ サ ジ ア ゾ リ ル な ど ） な ど ； 1～ 2個 の 酸 素 原 子 お よ び 1～ 3個 の 窒 素 原 子 を
含 有 す る 不 飽 和 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 （ 例 え ば ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル な ど ） ； 1～ 2個 の 硫 黄 原 子 お よ び 1～ 3個 の 窒 素 原 子 を 含 有 す る 不 飽 和 3～ 6員 ヘ テ ロ 単
環 式 基 、 例 え ば チ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル （ 例 え ば 1,2,4-チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 1,3,4-チ ア
ジ ア ゾ リ ル 、 1,2,5-チ ア ジ ア ゾ リ ル な ど ） な ど ； 1～ 2個 の 硫 黄 原 子 お よ び 1～ 3個 の 窒 素 原
子 を 含 有 す る 不 飽 和 縮 合 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 （ 例 え ば ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ジ ア ゾ
リ ル な ど ） な ど が 挙 げ ら れ る 。 用 語 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が ア リ ー ル
基 と 縮 合 し て い る 基 も 包 含 す る 。 そ の よ う な 縮 合 二 環 式 基 の 例 と し て 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、 ベ
ン ゾ チ オ フ ェ ン な ど が 挙 げ ら れ る 。 前 記 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 は 、 置 換 可 能 な 位 置 が 、 ア ル キ
ル 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ハ ロ 、 ア ル コ キ シ 、 オ キ ソ 、 ア ミ ノ お よ び ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 独 立 し
て 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ５ １ 】
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　 用 語 「 ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ル キ ル 」 お よ び 「 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 」 は 、 ピ ロ リ ジ ニ ル メ
チ ル な ど の 飽 和 お よ び 部 分 不 飽 和 ヘ テ ロ シ ク リ ル 置 換 ア ル キ ル 基 、 な ら び に ピ リ ジ ル メ チ
ル 、 キ ノ リ ル メ チ ル 、 チ エ ニ ル メ チ ル 、 フ リ ル エ チ ル 、 お よ び キ ノ リ ル エ チ ル な ど の ヘ テ
ロ ア リ ー ル 置 換 ア ル キ ル 基 で あ る 。 前 記 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 中 の ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ハ ロ 、
ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル お よ び ハ ロ ア ル コ キ シ で さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ
い 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 用 語 「 ア シ ル 」 は 、 有 機 酸 か ら ヒ ド ロ キ シ ル を 除 去 し た 後 の 残 基 に よ っ て 与 え ら れ る 基
で あ る 。 そ の よ う な ア シ ル 基 の 例 と し て 、 ア ル カ ノ イ ル 基 お よ び ア ロ イ ル 基 が 挙 げ ら れ る
。
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 用 語 「 ア ル カ ノ イ ル 」 ま た は 「 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 」 は 、 カ ル ボ ニ ル 基 に 結 合 し た 、 本
明 細 書 に 定 義 す る ア ル キ ル 基 で あ る 。 そ の よ う な ア ル カ ノ イ ル 基 の 例 と し て 、 ホ ル ミ ル 、
ア セ チ ル 、 プ ロ ピ オ ニ ル 、 ブ チ リ ル 、 イ ソ ブ チ リ ル 、 バ レ リ ル 、 イ ソ バ レ リ ル 、 ピ バ ロ イ
ル 、 ヘ キ サ ノ イ ル 、 お よ び ト リ フ ル オ ロ ア セ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ ４ 】
　 用 語 「 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 」 （ 「 ア ロ イ ル 」 と も い う ） お よ び 「 ア ラ ル キ ル カ ル ボ ニ ル
」 に は 、 カ ル ボ ニ ル 基 に 結 合 し た 、 本 明 細 書 に 定 義 す る ア リ ー ル 基 ま た は ア ラ ル キ ル 基 を
持 つ 基 が 包 含 さ れ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 置 換 ま た は 無 置 換 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、
ナ フ ト イ ル 、 お よ び ベ ン ジ ル カ ル ボ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。 前 記 ア ロ イ ル 基 お よ び ア ラ ル キ ル
カ ル ボ ニ ル 基 中 の ア リ ー ル は 、 さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
　 用 語 「 ア ラ ル コ キ シ 」 は 、 酸 素 原 子 を 介 し て 他 の 基 に 結 合 し た 、 本 明 細 書 に 定 義 す る ア
ラ ル キ ル 基 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 用 語 「 ア ラ ル コ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 酸 素 原 子 を 介 し て ア ル キ ル 基 に 結 合 し た 、 本 明 細 書
に 定 義 す る ア ラ ル コ キ シ 基 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
　 用 語 「 ア ラ ル キ ル 」 お よ び 「 ア リ ー ル ア ル キ ル 」 は 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト
リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 お よ び ジ フ ェ ニ ル エ チ ル な ど の ア リ ー ル 置 換 ア ル キ
ル 基 で あ る 。 前 記 ア ラ ル キ ル 中 の ア リ ー ル は 、 ハ ロ 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 ハ ル コ ア ル
キ ル （ halkoalkyl） お よ び ハ ロ ア ル コ キ シ で さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ い 。 用 語 ベ ン ジ ル
と フ ェ ニ ル メ チ ル は 可 換 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 用 語 「 ア ラ ル キ ル ア ミ ノ 」 は 、 ア ミ ノ 窒 素 原 子 を 介 し て 他 の 基 に 結 合 し た 、 本 明 細 書 に
定 義 す る ア ラ ル キ ル 基 で あ る 。 用 語 「 N-ア リ ー ル ア ミ ノ ア ル キ ル 」 お よ び 「 N-ア リ ー ル -N
-ア ル キ ル -ア ミ ノ ア ル キ ル 」 は 、 そ れ ぞ れ 1個 の ア リ ー ル 基 ま た は 1個 の ア リ ー ル 基 と 1個
の ア ル キ ル 基 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 で あ っ て 、 そ の ア ミ ノ 基 が ア ル キ ル 基 に 結 合 し て
い る も の で あ る 。 そ の よ う な 基 の 例 と し て 、 N-フ ェ ニ ル ア ミ ノ メ チ ル お よ び N-フ ェ ニ ル -N
-メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 用 語 「 ア ラ ル キ ル チ オ 」 は 、 硫 黄 原 子 に 結 合 し た ア ラ ル キ ル 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 用 語 「 ア ラ ル キ ル チ オ ア ル キ ル 」 は 、 硫 黄 原 子 を 介 し て ア ル キ ル 基 に 結 合 し た ア ラ ル キ
ル チ オ 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 用 語 「 ア リ ー ル ア ミ ノ 」 は 、 1個 ま た は 2個 の ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 で あ
る 。 そ の よ う な ア リ ー ル ア ミ ノ 基 の 一 例 は N-フ ェ ニ ル ア ミ ノ で あ る 。 「 ア リ ー ル ア ミ ノ 」
基 は そ の 基 の ア リ ー ル 環 部 分 が さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
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　 用 語 「 ア リ ー ル オ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 二 価 酸 素 原 子 を 介 し て ア ル キ ル 基 に 結 合 し た ア リ
ー ル 基 を 持 つ 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ３ 】
　 用 語 「 ア リ ー ル チ オ ア ル キ ル 」 は 、 二 価 硫 黄 原 子 を 介 し て ア ル キ ル 基 に 結 合 し た ア リ ー
ル 基 を 持 つ 基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 用 語 「 ス ル ホ ニ ル 」 は 、 単 独 で 用 い ら れ る か 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル の よ う に 、 他 の 用 語
に つ な げ て 用 い ら れ る か に 関 わ ら ず 、 二 価 の -SO 2 -基 で あ る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 」 は 、 ス ル ホ ニ ル 基 に 結 合 し た ア ル キ ル 基 （ ア ル キ ル は 上 記
と 同 意 義 で あ る ） で あ る 。 よ り 好 ま し い ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 炭 素 原 子 数 1～ 6の 「 低
級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 」 基 で あ る 。 そ の よ う な 低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 の 例 と し て 、 メ
チ ル ス ル ホ ニ ル 、 エ チ ル ス ル ホ ニ ル お よ び プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。 「 ア ル キ ル
ス ル ホ ニ ル 」 基 は 、 1以 上 の ハ ロ 原 子 、 例 え ば フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ ま た は ブ ロ モ で さ ら に 置
換 さ れ て 、 ハ ロ ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 に な っ て い て も よ い 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
　 用 語 「 ス ル フ ァ ミ ル 」 「 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 」 お よ び 「 ス ル ホ ン ア ミ ジ ル 」 は 、 -SO 2 NH 2
で あ る 。

【 ０ ０ ６ ７ 】
　 「 薬 学 的 に 許 容 で き る 」 と い う 用 語 は 、 本 明 細 書 で は 、 被 修 飾 名 詞 が 薬 学 的 製 品 で の 使
用 に 適 す る こ と を 表 す た め に 、 形 容 詞 的 に 用 い ら れ る 。 す な わ ち 「 薬 学 的 に 許 容 で き る 」
材 料 は 、 必 ず し も そ れ 自 体 が 分 離 可 能 な 治 療 上 の 利 益 を 与 え る わ け で は な い が 、 比 較 的 安
全 か つ /ま た は 無 毒 性 で あ る 。 薬 学 的 に 許 容 で き る 陽 イ オ ン に は 、 金 属 イ オ ン お よ び 有 機
イ オ ン が 包 含 さ れ る 。 よ り 好 ま し い 金 属 イ オ ン に は 、 例 え ば 、 適 切 な ア ル カ リ 金 属 塩 、 ア
ル カ リ 土 類 金 属 塩 お よ び 他 の 生 理 学 的 に 許 容 で き る 金 属 イ オ ン が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限
定 さ れ る わ け で は な い 。 例 示 的 な イ オ ン と し て 、 そ れ ぞ れ 通 常 の 原 子 価 を 持 つ 、 ア ル ミ ニ
ウ ム 、 カ ル シ ウ ム 、 リ チ ウ ム 、 マ グ ネ シ ウ ム 、 カ リ ウ ム 、 ナ ト リ ウ ム お よ び 亜 鉛 が 挙 げ ら
れ る 。 好 ま し い 有 機 イ オ ン と し て 、 ト リ メ チ ル ア ミ ン 、 ジ エ チ ル ア ミ ン 、 N,N'-ジ ベ ン ジ
ル エ チ レ ン ジ ア ミ ン 、 ク ロ ロ プ ロ カ イ ン 、 コ リ ン 、 ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 エ チ レ ン ジ ア ミ
ン 、 メ グ ル ミ ン （ N-メ チ ル グ ル カ ミ ン ） お よ び プ ロ カ イ ン な ど を 含 む 、 プ ロ ト ン 化 さ れ た
3級 ア ミ ン お よ び 4級 ア ン モ ニ ウ ム 陽 イ オ ン が 挙 げ ら れ る 。 例 示 的 な 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸
と し て 、 例 え ば 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 リ ン 酸 、 硫 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 酢 酸 、 ギ 酸 、 酒 石
酸 、 マ レ イ ン 酸 、 リ ン ゴ 酸 、 ク エ ン 酸 、 イ ソ ク エ ン 酸 、 コ ハ ク 酸 、 乳 酸 、 グ ル コ ン 酸 、 グ
ル ク ロ ン 酸 、 ピ ル ビ ン 酸 、 オ キ サ ロ 酢 酸 、 フ マ ル 酸 、 プ ロ ピ オ ン 酸 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 グ
ル タ ミ ン 酸 、 安 息 香 酸 な ど が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ る わ け で は な い 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 用 語 「 プ ロ ド ラ ッ グ 」 は 、 代 謝 過 程 ま た は 簡 単 な 化 学 過 程 に よ っ て 対 象 の 体 内 で 治 療 化
合 物 に 変 換 さ れ う る 化 学 化 合 物 を 指 す 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 処 置 ま た は 予 防 に 関 す る 「 対 象 」 と い う 用 語 に は 、 処 置 を 必 要 と す る 任 意 の ヒ ト 対 象 ま
た は 動 物 対 象 が 包 含 さ れ る 。 対 象 は 家 畜 種 、 実 験 動 物 種 、 動 物 園 動 物 ま た は 伴 侶 動 物 で あ
る こ と が で き る 。 あ る 実 施 形 態 で は 、 対 象 が 哺 乳 動 物 で あ る 。 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、
そ の 哺 乳 動 物 が ヒ ト で あ る 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 用 語 「 PBS」 は 、 リ ン 酸 緩 衝 食 塩 水 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 用 語 「 HEPES」 は 、 N-2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -N'-2-エ タ ン ス ル ホ ン 酸 を 意 味 す
る 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 用 語 「 BSA」 は 、 ウ シ 血 清 ア ル ブ ミ ン を 意 味 す る 。
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【 ０ ０ ７ ３ 】
　 用 語 「 STI」 は 、 ダ イ ズ ト リ プ シ ン イ ン ヒ ビ タ ー を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 用 語 「 ペ フ ァ ブ ロ ッ ク （ Pefabloc） 」 は 、 (4-(2-ア ミ ノ エ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ
ル オ リ ド ・ HCl塩 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 用 語 「 ホ ス ホ ラ ミ ド ン 」 は 、 N-α -L-ラ ム ノ ピ ラ ノ シ ル オ キ シ (ヒ ド ロ キ シ ホ ス フ ィ ニ ル
)-L-ロ イ シ ル -L-ト リ プ ト フ ァ ン を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 用 語 「 FCC」 は 、 フ ラ ッ シ ュ カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 用 語 「 K i 」 は 、 阻 害 速 度 定 数 （ inhibitory rate constant） を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 用 語 「 FLIPR」 は 、 蛍 光 イ メ ー ジ ン グ プ レ ー ト リ ー ダ ー を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 用 語 「 HEK293」 は 、 ヒ ト 胎 児 腎 臓 293細 胞 株 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 用 語 「 Boc」 は 、 tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ １ 】
　 用 語 「 DIC」 は 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル カ ル ボ ジ イ ミ ド を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 用 語 「 DCM」 は 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 用 語 「 DBU」 は 、 1,8-ジ ア ザ ビ シ ク ロ [5.4.0]ウ ン デ カ -7-エ ン を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 用 語 「 ホ ス ゲ ン 」 は 、 COCl 2 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 用 語 「 DCE」 は 、 ジ ク ロ ロ エ タ ン を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 用 語 「 DMF」 は 、 ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
　 用 語 「 EtOAc」 は 、 酢 酸 エ チ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 用 語 「 HOBt」 は 、 1-ヒ ド ロ キ シ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル 水 和 物 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 用 語 「 MeOH」 は 、 メ タ ノ ー ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 用 語 「 TFA」 は 、 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
　 本 発 明 で 使 用 さ れ る MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 互 変 異 性 体 型 、 幾 何 異 性 体 型 ま た は
立 体 異 性 体 型 と し て 存 在 し う る 。 本 発 明 で は 、 シ ス -お よ び ト ラ ン ス -幾 何 異 性 体 、 E-お よ
び Z-幾 何 異 性 体 、 R-お よ び S-エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 d-お よ び l-異 性 体 、 そ
れ ら の ラ セ ミ 混 合 物 お よ び そ れ ら の 他 の 混 合 物 を 含 め て 、 そ の よ う な 化 合 物 の 全 て が 予 期
さ れ る 。 そ の よ う な 互 変 異 性 体 型 、 幾 何 異 性 体 型 ま た は 立 体 異 性 体 型 の 薬 学 的 に 許 容 で き
る 塩 も 、 本 発 明 に 包 含 さ れ る 。 本 明 細 書 で 使 用 す る 用 語 「 シ ス 」 お よ び 「 ト ラ ン ス 」 は 、
幾 何 異 性 の 一 形 態 で あ っ て 、 二 重 結 合 で 連 結 さ れ て い て そ れ ぞ れ 水 素 お よ び も う 一 つ の 基
で 置 換 さ れ て い る 2つ の 炭 素 原 子 が 、 そ れ ぞ れ 二 重 結 合 の 同 じ 側 に 水 素 原 子 を 持 つ も の （
「 シ ス 」 ） ま た は 二 重 結 合 の 反 対 側 に 水 素 原 子 を 持 つ も の （ 「 ト ラ ン ス 」 ） を 表 す 。 本 明
細 書 に 記 載 す る 化 合 物 の 一 部 は ア ル ケ ニ ル 基 を 含 有 し 、 そ れ ら は 、 シ ス お よ び ト ラ ン ス 幾
何 異 性 型 ま た は 「 E」 お よ び 「 Z」 幾 何 異 性 型 の 両 方 を 包 含 す る も の と す る 。 さ ら に 、 本 明
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細 書 に 記 載 す る 化 合 物 の 一 部 は 1以 上 の 立 体 中 心 を 含 有 し 、 そ れ ら は 、 存 在 す る 各 立 体 中
心 に つ い て R型 、 S型 、 お よ び R型 と S型 の 混 合 物 を 包 含 す る も の と す る 。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 本 発 明 で 使 用 さ れ る MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 遊 離 塩 基 の 形 態 を と る か 、 そ の 薬 学
的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 の 形 態 を と る こ と が で き る 。 用 語 「 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 」 は 、
ア ル カ リ 金 属 塩 を 形 成 さ せ る た め 、 お よ び 遊 離 酸 ま た は 遊 離 塩 基 の 付 加 塩 を 形 成 さ せ る た
め に 、 よ く 用 い ら れ る 塩 で あ る 。 塩 の 性 質 は 、 そ れ が 薬 学 的 に 許 容 で き る 限 り 、 様 々 で あ
る こ と が で き る 。 本 方 法 で 用 い ら れ る 化 合 物 の 好 適 な 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 は 、 無
機 酸 ま た は 有 機 酸 か ら 製 造 す る こ と が で き る 。 そ の よ う な 無 機 酸 の 例 は 、 塩 酸 、 臭 化 水 素
酸 、 ヨ ウ 化 水 素 酸 、 硝 酸 、 炭 酸 、 硫 酸 お よ び リ ン 酸 で あ る 。 適 切 な 有 機 酸 は 、 脂 肪 族 、 脂
環 式 、 芳 香 族 、 ア リ ー ル 脂 肪 族 （ araliphatic） 、 複 素 環 式 の カ ル ボ ン 酸 類 お よ び ス ル ホ
ン 酸 類 で あ る 有 機 酸 か ら 選 択 す る こ と が で き 、 そ の 例 は 、 ギ 酸 、 酢 酸 、 プ ロ ピ オ ン 酸 、 コ
ハ ク 酸 、 グ リ コ ー ル 酸 、 グ ル コ ン 酸 、 乳 酸 、 リ ン ゴ 酸 、 酒 石 酸 、 ク エ ン 酸 、 ア ス コ ル ビ ン
酸 、 グ ル ク ロ ン 酸 、 マ レ イ ン 酸 、 フ マ ル 酸 、 ピ ル ビ ン 酸 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 酸
、 安 息 香 酸 、 ア ン ト ラ ニ ル 酸 、 メ シ ル 酸 、 4-ヒ ド ロ キ シ 安 息 香 酸 、 フ ェ ニ ル 酢 酸 、 マ ン デ
ル 酸 、 エ ン ボ ン 酸 （ パ モ 酸 ） 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 エ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン
酸 、 パ ン ト テ ン 酸 、 2-ヒ ド ロ キ シ エ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 、 ス ル フ ァ ニ ル
酸 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ミ ノ ス ル ホ ン 酸 、 ス テ ア リ ン 酸 、 ア ル ギ ン 酸 、 ヒ ド ロ キ シ 酪 酸 、 サ
リ チ ル 酸 、 ガ ラ ク タ ル 酸 お よ び ガ ラ ク ツ ロ ン 酸 で あ る 。 本 方 法 で 使 用 さ れ る 化 合 物 の 好 適
な 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 基 付 加 塩 に は 、 ア ル ミ ニ ウ ム 、 カ ル シ ウ ム 、 リ チ ウ ム 、 マ グ ネ シ
ウ ム 、 カ リ ウ ム 、 ナ ト リ ウ ム お よ び 亜 鉛 か ら 作 ら れ る 金 属 塩 、 ま た は N,N'-ジ ベ ン ジ ル エ
チ レ ン ジ ア ミ ン 、 ク ロ ロ プ ロ カ イ ン 、 コ リ ン 、 ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 エ チ レ ン ジ ア ミ ン 、
メ グ ル ミ ン （ N-メ チ ル グ ル カ ミ ン ） 、 お よ び プ ロ カ イ ン か ら 作 ら れ る 有 機 塩 が 包 含 さ れ る
。 こ れ ら の 塩 は い ず れ も 、 対 応 す る 化 合 物 か ら 従 来 の 手 段 に よ り 、 例 え ば 適 切 な 酸 ま た は
塩 基 を 本 明 細 書 に 記 載 す る 任 意 の 式 の 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と な ど に よ っ て 、 製 造 す る こ
と が で き る 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 本 発 明 の 実 施 に 役 立 つ MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 薬 学 的 組 成 物 に 製 剤 化 し 、 治 療 有
効 量 を 送 達 す る 任 意 の 手 段 に よ っ て 、 投 与 す る こ と が で き る 。 そ の よ う な 組 成 物 は 、 従 来
の 薬 学 的 に 許 容 で き る 無 毒 性 の 担 体 、 佐 剤 、 お よ び ビ ヒ ク ル を 要 望 に 応 じ て 含 有 す る 投 与
単 位 製 剤 と し て 、 経 口 投 与 、 非 経 口 投 与 、 吸 入 ス プ レ ー に よ る 投 与 、 直 腸 投 与 、 皮 内 投 与
、 経 皮 投 与 、 ま た は 局 所 投 与 に よ っ て 投 与 す る こ と が で き る 。 局 所 投 与 は 、 経 皮 貼 付 剤 ま
た は イ オ ン ト フ ォ レ シ ス 装 置 な ど の 経 皮 投 与 の 使 用 を 伴 っ て も よ い 。 本 明 細 書 で 使 用 す る
非 経 口 と い う 用 語 に は 、 皮 下 、 静 脈 内 、 筋 肉 内 、 も し く は 胸 骨 内 注 射 、 ま た は 注 入 技 術 を
包 含 す る 。 薬 物 の 製 剤 化 は 、 例 え ば 、 Hoover「 Remington's Pharmaceutical Sciences」
（ 1975） お よ び Liberman & Lachman編 「 Pharmaceutical Dosage Forms」 （ 1980） な ど で
議 論 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 注 射 可 能 製 剤 、 例 え ば 滅 菌 さ れ た 注 射 可 能 な 水 性 ま た は 油 性 懸 濁 剤 は 、 既 知 の 技 術 に 従
い 、 適 切 な 分 散 剤 ま た は 湿 潤 剤 お よ び 懸 濁 化 剤 を 使 っ て 製 剤 化 す る こ と が で き る 。 滅 菌 注
射 可 能 製 剤 は 、 無 毒 性 の 非 経 口 的 に 許 容 で き る 希 釈 剤 ま た は 溶 媒 中 の 滅 菌 注 射 可 能 溶 液 ま
た は 懸 濁 液 で あ る こ と も で き る 。 使 用 可 能 な 許 容 で き る ビ ヒ ク ル お よ び 溶 媒 に は 、 水 、 リ
ン ゲ ル 液 、 等 張 食 塩 水 な ど が あ る 。 ま た 、 滅 菌 固 定 油 も 、 溶 媒 ま た は 懸 濁 媒 と し て 、 従 来
ど お り 使 用 さ れ る 。 こ の 目 的 に は 、 合 成 モ ノ -ま た は ジ -グ リ セ リ ド を 含 む 任 意 の 無 刺 激 性
固 定 油 を 使 用 す る こ と が で き る 。 ま た 、 注 射 剤 の 製 造 に は 、 オ レ イ ン 酸 な ど の 脂 肪 酸 も 有
用 で あ る 。 ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 イ オ ン 性 洗 剤 お よ び 非 イ オ ン 性 洗 剤 を 含 む 界 面 活 性 剤
、 な ら び に ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル を 使 用 す る こ と が で き る 。 上 に 議 論 し た よ う な 溶 媒 お
よ び 湿 潤 剤 の 混 合 物 も 有 用 で あ る 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 本 明 細 書 で 議 論 す る 化 合 物 の 直 腸 投 与 用 の 坐 剤 は 、 活 性 剤 を 、 常 温 で は 固 体 で あ る が 、
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直 腸 温 度 で は 液 体 に な り 、 し た が っ て 直 腸 内 で 融 解 し て 薬 物 を 放 出 す る よ う な 適 切 な 非 刺
激 性 賦 形 剤 、 例 え ば カ カ オ 脂 、 合 成 モ ノ -、 ジ -、 も し く は ト リ -グ リ セ リ ド 、 脂 肪 酸 、 ま
た は ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル な ど と 混 合 す る こ と に よ っ て 、 製 造 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 経 口 投 与 用 の 固 形 剤 形 と し て は 、 カ プ セ ル 剤 、 錠 剤 、 丸 剤 、 散 剤 、 お よ び 顆 粒 剤 を 挙 げ
る こ と が で き る 。 そ の よ う な 固 形 剤 形 で は 、 通 常 、 化 合 物 が 、 表 示 さ れ た 投 与 経 路 に 適 し
た 1以 上 の 佐 剤 と 混 合 さ れ る 。 経 口 投 与 の 場 合 は 、 化 合 物 を 、 ラ ク ト ー ス 、 シ ョ 糖 、 デ ン
プ ン 粉 末 、 ア ル カ ン 酸 の セ ル ロ ー ス エ ス テ ル 、 セ ル ロ ー ス ア ル キ ル エ ス テ ル 、 タ ル ク 、 ス
テ ア リ ン 酸 、 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ム 、 酸 化 マ グ ネ シ ウ ム 、 リ ン 酸 お よ び 硫 酸 の ナ ト リ ウ
ム 塩 お よ び カ ル シ ウ ム 塩 、 ゼ ラ チ ン 、 ア ラ ビ ア ゴ ム 、 ア ル ギ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ポ リ ビ ニ ル
ピ ロ リ ド ン 、 お よ び /ま た は ポ リ ビ ニ ル ア ル コ ー ル と 混 合 し た 後 、 都 合 よ く 投 与 で き る よ
う に 錠 剤 化 ま た は カ プ セ ル 化 す る こ と が で き る 。 そ の よ う な カ プ セ ル 剤 お よ び 錠 剤 は 、 ヒ
ド ロ キ シ プ ロ ピ ル メ チ ル セ ル ロ ー ス 中 の 活 性 化 合 物 の 分 散 液 と し て 提 供 す る こ と が で き る
よ う な 、 制 御 放 出 製 剤 を 含 有 す る こ と が で き る 。 カ プ セ ル 剤 、 錠 剤 、 お よ び 丸 剤 の 場 合 、
剤 形 は 、 ク エ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ま た は マ グ ネ シ ウ ム も し く は カ ル シ ウ ム の 炭 酸 塩 も し く は
重 炭 酸 塩 な ど の 緩 衝 剤 も 含 む こ と が で き る 。 さ ら に 、 腸 溶 性 コ ー テ ィ ン グ を 持 つ 錠 剤 お よ
び 丸 剤 も 製 造 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 治 療 目 的 の 場 合 、 非 経 口 投 与 用 製 剤 は 、 水 性 ま た は 非 水 性 の 等 張 滅 菌 注 射 溶 液 剤 ま た は
懸 濁 剤 の 形 態 を と る こ と が で き る 。 こ れ ら の 溶 液 剤 お よ び 懸 濁 剤 は 、 経 口 投 与 用 製 剤 で の
使 用 に 関 し て 言 及 し た 担 体 ま た は 希 釈 剤 の 1以 上 を 含 む 滅 菌 粉 末 お よ び 滅 菌 顆 粒 か ら 製 造
す る こ と が で き る 。 化 合 物 は 、 水 、 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 エ
タ ノ ー ル 、 ト ウ モ ロ コ シ 油 、 綿 実 油 、 ラ ッ カ セ イ 油 、 ゴ マ 油 、 ベ ン ジ ル ア ル コ ー ル 、 塩 化
ナ ト リ ウ ム 、 お よ び /ま た は 種 々 の 緩 衝 液 に 溶 解 す る こ と が で き る 。 他 の 佐 剤 お よ び 投 与
様 式 は 、 薬 学 分 野 で は 周 知 で あ る 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
　 経 口 投 与 用 の 液 体 剤 形 と し て は 、 当 技 術 分 野 で よ く 使 用 さ れ る 水 な ど の 不 活 性 希 釈 剤 を
含 有 す る 薬 学 的 に 許 容 で き る 乳 剤 、 溶 液 剤 、 懸 濁 剤 、 シ ロ ッ プ 剤 、 お よ び エ リ キ シ ル 剤 を
挙 げ る こ と が で き る 。 そ の よ う な 組 成 物 は 、 湿 潤 剤 、 乳 化 剤 お よ び 懸 濁 化 剤 、 な ら び に 甘
味 剤 、 着 香 剤 、 お よ び 芳 香 剤 な ど の 佐 剤 も 含 む こ と が で き る 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
　 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト の 一 回 量 を 作 る た め に 担 体 材 料 と 混 合 す る こ と が で き る 活 性
成 分 の 量 は 、 患 者 お よ び 個 々 の 投 与 様 式 に 依 存 し て 変 動 す る だ ろ う 。 一 般 に 、 薬 学 的 組 成
物 は 、 約 1～ 約 250mgの 範 囲 、 よ り 典 型 的 に は 約 10～ 約 200mgの 範 囲 、 さ ら に 典 型 的 に は 約 2
5～ 約 150mgの 範 囲 の MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト を 含 有 し う る 。 約 0.01～ 約 80mg/kg体 重 、 よ
り 典 型 的 に は 約 0.5～ 約 50mg/kg体 重 、 さ ら に 典 型 的 に は 約 1～ 約 25mg/kg体 重 の 1日 量 が 、
適 切 で あ り う る 。 1日 量 は 1日 あ た り 1回 ～ 約 4回 に 分 け て 投 与 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ０ ０ 】
　 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 処 置 さ れ る 障 害 ま た は 状 態 の 処 置 、 管 理 、 ま た は 予 防 に
お い て 、 治 療 的 に 有 効 に な る よ う な 量 で 投 与 さ れ る 。 各 剤 形 の 個 々 の 用 量 に 含 ま れ る 活 性
成 分 の 量 そ れ 自 体 が 有 効 量 を 構 成 す る 必 要 は な い こ と は 理 解 さ れ る だ ろ う 。 と い う の は 、
個 々 の 用 量 を い く つ か 投 与 す る こ と に よ っ て 、 必 要 な 有 効 量 に 到 達 す る こ と が で き る か ら
で あ る 。 投 与 さ れ る べ き 活 性 な MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト の 量 が 、 処 置 対 象 の 年 齢 、 性 別
お よ び 体 重 、 疾 患 の タ イ プ 、 ま た は 処 置 す べ き 症 候 、 個 々 の 投 与 方 法 お よ び 投 与 ス ケ ジ ュ
ー ル 、 な ら び に 同 時 投 与 さ れ る 他 の MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が あ る と す れ ば 、 何 を 同 時
投 与 す る か に 応 じ て 、 変 動 し う る こ と は 、 当 業 者 に は 理 解 さ れ る だ ろ う 。 し た が っ て 個 々
の 患 者 に 対 す る 投 与 量 は 、 典 型 的 な 投 与 量 範 囲 よ り 多 い 場 合 も 、 少 な い 場 合 も あ り う る 。
一 般 的 に 言 え ば 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 処 置 さ れ る 障 害 ま た は 状 態 の 処 置 、 予 防
ま た は 管 理 に 有 効 で あ る こ と が 知 ら れ て い る 任 意 の 量 で 使 用 す る こ と が で き る 。 投 薬 は 1
日 あ た り 1回 で も 複 数 回 で も よ く 、 1日 あ た り の 投 薬 数 お よ び 投 薬 間 隔 は 、 患 者 の 個 々 の 必
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要 に 応 じ て 変 動 す る 。 し た が っ て 、 投 与 量 、 投 与 方 法 お よ び 投 与 時 間 を 含 む 処 置 の 最 適 化
は 、 熟 練 し た 医 師 が 患 者 を 個 別 に 注 意 深 く 監 視 す る こ と に よ っ て 決 定 す る の が 最 善 で あ る
。 ま た 、 Goodman & Goldman「 The Pharmacological Basis of Therapeutics」 第 9版 （ 199
6） App. II， 1707～ 1711頁 お よ び Goodman & Goldman「 The Pharmacological Basis of Th
erapeutics」 第 10版 （ 2001） App. II， 475～ 493頁 を 指 針 に し て 、 投 与 量 を 決 定 す る こ と
も で き る こ と は 、 当 業 者 に 理 解 さ れ る だ ろ う 。
【 発 明 を 実 施 す る た め の 最 良 の 形 態 】
【 ０ １ ０ １ 】
　 好 ま し い 実 施 形 態 の 説 明
　 本 発 明 の 一 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 構 造 を 持 つ 式 Iの 化 合 物
、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ で あ る ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　 I
【 ０ １ ０ ２ 】
［ 式 中 、
【 ０ １ ０ ３ 】
　 Aは 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ０ ４ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ０ ５ 】
　 Xは 、 XA：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　 XA、
【 ０ １ ０ ６ 】
XB：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　 XB、
【 ０ １ ０ ７ 】
お よ び XC：
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【 化 ４ 】
　
　
　
　 XC
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ０ ８ 】
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ０ ９ 】
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ １ ０ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ １ １ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ １ ２ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選
択 さ れ る ； そ し て
【 ０ １ １ ３ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る ；
【 ０ １ １ ４ 】
　 た だ し 、 Xが XBま た は XCで あ る 場 合 、 Zは メ チ ル で は な く 、 さ ら に Xが XCで あ る 場 合 、 Wは
ピ ロ リ ジ ル で は な く 、 そ し て さ ら に 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド
リ ル で は な い も の と す る ］ 。
【 ０ １ １ ５ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Iの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Aは 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ る ；
【 ０ １ １ ６ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ １ ７ 】
　 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
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【 ０ １ １ ８ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ １ ９ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ２ ０ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ２ １ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し
て 選 択 さ れ る ； そ し て
【 ０ １ ２ ２ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Iの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ２ ４ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ
ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ
ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、
ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ る ；
【 ０ １ ２ ５ 】
　 Zは 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
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ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ２ ６ 】
　 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ２ ７ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
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リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ２ ８ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、
ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ２ ９ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 お よ び ヨ ー ド か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る
； そ し て
【 ０ １ ３ ０ 】
　 R 8 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び へ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
る 。
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【 ０ １ ３ １ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Iの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ３ ２ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ３ ３ 】
　 Xは 、 XA：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　 XA、
【 ０ １ ３ ４ 】
XB：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　 XB、
【 ０ １ ３ ５ 】
お よ び XC：
【 化 ７ 】
　
　
　
　 XC
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ３ ６ 】
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ３ ７ 】
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ３ ８ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
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ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ３ ９ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ４ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選
択 さ れ る ； そ し て
【 ０ １ ４ １ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る ；
【 ０ １ ４ ２ 】
　 た だ し 、 Xが XBま た は XCで あ る 場 合 、 Zは メ チ ル で は な く 、 さ ら に Xが XCで あ る 場 合 、 Wは
ピ ロ リ ジ ル で は な く 、 そ し て さ ら に 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド
リ ル で は な い も の と す る ；
【 ０ １ ４ ３ 】
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Iの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ４ ５ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ４ ６ 】
　 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ４ ７ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ４ ８ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
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【 ０ １ ４ ９ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ５ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し
て 選 択 さ れ る ； そ し て
【 ０ １ ５ １ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
【 ０ １ ５ ２ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 式 IIに よ っ て 表 さ れ る 式 Iの 化
合 物 の サ ブ ク ラ ス ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　 II
【 ０ １ ５ ３ 】
［ 式 中 、
【 ０ １ ５ ４ 】
　 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ
オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ
リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C(=
O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ５ ５ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ５ ６ 】
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ５ ７ 】
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ５ ８ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
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ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ５ ９ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ６ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ
れ る ； そ し て
【 ０ １ ６ １ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る ；
【 ０ １ ６ ２ 】
　 た だ し 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド リ ル で は な い も の と す る ］
【 ０ １ ６ ３ 】
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ ６ ４ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IIの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 Aは 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -C(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る ；
【 ０ １ ６ ５ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ６ ６ 】
　 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ６ ７ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ６ ８ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ６ ９ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
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リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ７ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選
択 さ れ る ； そ し て
【 ０ １ ７ １ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
【 ０ １ ７ ２ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IIの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 Aは 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア
ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 -C
(=O)-、 お よ び -C(=O)NH-か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ７ ３ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ
ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、 ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ
ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、
ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ る ；
【 ０ １ ７ ４ 】
　 Zは 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ７ ５ 】
　 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ７ ６ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
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ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ７ ７ 】
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　 R 3 は 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、
ヘ キ シ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、
ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ７ ８ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ
シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 お よ び ヨ ー ド か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ； そ
し て
【 ０ １ ７ ９ 】
　 R 8 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び へ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
る 。
【 ０ １ ８ ０ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 式 IIIに よ っ て 表 さ れ る 式 Iの
化 合 物 の サ ブ ク ラ ス ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 III
【 ０ １ ８ １ 】
［ 式 中 、
【 ０ １ ８ ２ 】
　 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び ヘ テ ロ シ
ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ８ ３ 】
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
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よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ８ ４ 】
　 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 ア リ
ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1

は 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ８ ５ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ シ
ク ロ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は
、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ
シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ
基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア
ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ
キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ８ ６ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ シ ク
ロ カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 ア ル コ キ
シ 、 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ８ ７ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ
れ る ； そ し て
【 ０ １ ８ ８ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全
体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る ；
【 ０ １ ８ ９ 】
　 た だ し 、 R 3 は 、 ア リ ー ル 置 換 ま た は ハ ロ ア リ ー ル 置 換 イ ン ド リ ル で は な い も の と す る ］
【 ０ １ ９ ０ 】
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ ９ １ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 R 4 、 R 5 、 R 6 お よ び R 7 の そ れ ぞ
れ が 水 素 で あ る 式 IIIの 化 合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は
プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る 。
【 ０ １ ９ ２ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IIIの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 R 4 、 R 5 、 R 6 お よ び R 7 の そ れ ぞ れ は 水 素 で あ り 、 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 低 級 ア ル キ ル 、
低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選
択 さ れ る ；
【 ０ １ ９ ３ 】
　 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル お よ び 3～ 10員
ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ９ ４ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 低 級 ア ル キ ル ホ ス ホ ネ ー
ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ハ ロ 、 シ
ア ノ お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ９ ５ 】
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　 R 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ロ イ ル 、
3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び ア ラ ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ
ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 5員 ま た は 6員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 シ ア ノ 、 ヒ ド
ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 N-
(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ９ ６ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル
、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド
リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ
リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 お よ び (3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク
ロ )カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 ハ ロ 、 ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル 、 低 級 ア
ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら
な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ １ ９ ７ 】
　 R 8 は 、 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共
に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す る 。
【 ０ １ ９ ８ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IIIの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 R 4 、 R 5 、 R 6 お よ び R 7 の そ れ ぞ れ は 水 素 で あ り 、 Wは 、 結 合 、 -C(=O)-、 メ チ ル 、 エ チ ル
、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 エ テ ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 ア リ ル 、 ブ テ ニ ル 、
ペ ン テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ
ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ピ
ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ
ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、
お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ １ ９ ９ 】
　 Zは 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ
フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ ０ ０ 】
　 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル
、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ
ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ
ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ
ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ
ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 モ ノ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 ジ メ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ エ チ ル ホ ス ホ
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ネ ー ト 、 ジ エ チ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 モ ノ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ ー ト 、 お よ び ジ プ ロ ピ ル ホ ス ホ ネ
ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ
キ シ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 シ ア ノ お よ び
ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ０ １ 】
　 R 2 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル
エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ナ フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル カ ル ボ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ
ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、
ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ
ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ
、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ
、 お よ び フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結
合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ
ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド
ロ チ エ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ
ド ロ フ リ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基
を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 メ
ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ノ キ
シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ
ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ペ ン タ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ヘ プ タ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、 ジ フ ル
オ ロ ク ロ ロ メ チ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ プ ロ ピ ル 、
ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ジ ク ロ ロ プ ロ ピ ル 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ
フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ペ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア リ ル 、 フ ェ ニ ル ブ テ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ペ ン テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ジ フ ェ ニ ル メ チ ル
、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル 、 ジ フ ェ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル
、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 ヘ キ シ ル 、 フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク
ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ビ ス (フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス
(ジ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ク ロ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ジ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ビ ス (ト
リ ク ロ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ
、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ノ キ シ 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ
ノ キ シ 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 エ
チ ル フ ェ ノ キ シ 、 プ ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ エ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 ジ プ
ロ ピ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ
キ シ 、 ジ メ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ナ フ チ ル オ キ シ 、
メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、
ジ メ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ エ チ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ジ プ ロ ピ ル ビ フ ェ ニ リ ル オ
キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ
キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 シ ア ノ
、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ メ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ ポ キ シ 、 ヒ ド
ロ キ シ ブ ト キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ヘ キ シ ル オ キ シ 、 メ ト キ シ カ ル
ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 プ ロ ポ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ペ ン チ ル オ
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キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 プ ロ ピ ル チ オ 、
ブ チ ル チ オ 、 ペ ン チ ル チ オ 、 ヘ キ シ ル チ オ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(エ チ ル カ
ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(プ ロ ピ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ブ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ペ
ン チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 N-(ヘ キ シ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ０ ２ 】
　 R 3 は 、 水 素 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ
ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル メ ト キ シ 、
フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル プ ロ ポ キ シ 、 フ ェ ニ ル ブ ト キ シ 、 フ ェ ニ ル ペ ン チ ル オ キ シ 、
フ ェ ニ ル ヘ キ シ ル オ キ シ 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ト リ ア ゾ リ ル 、 ジ オ キ サ ゾ ー ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル カ ル
ボ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル カ ル ボ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル カ ル ボ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル カ ル ボ ニ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル カ ル ボ ニ ル か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 R 3 は 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ヨ ー ド 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ
ド ロ ナ フ チ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ク
ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ジ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ ブ ロ モ フ ェ ニ ル 、 ク ロ ロ
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ブ ロ モ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 プ ロ ポ キ シ 、 ブ ト キ
シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 ナ フ チ ル オ キ シ 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル オ キ シ 、 ビ フ ェ ニ リ ル オ キ シ 、 ケ ト 、 お よ び ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ０ ３ 】
　 R 8 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 お よ び へ キ シ ル か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 シ ク ロ
プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ
ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ ア ゾ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ エ ニ
ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ チ ア ゾ リ ル 、 お よ び テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 す
る 。
【 ０ ２ ０ ４ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 式 IVに よ っ て 表 さ れ る 式 Iの 化
合 物 の サ ブ ク ラ ス ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 IV
【 ０ ２ ０ ５ 】
［ 式 中 、
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【 ０ ２ ０ ６ 】
　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク
ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ ０ ７ 】
　 R 1 は 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お
よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ０ ８ 】
　 R 2 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク
ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ
ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ
ル チ オ 、 ア ラ ル ケ ニ ル 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ハ
ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ０ ９ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 お よ び R 7 は 、 水 素 、 ア ル キ ル お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ
る ； そ し て
【 ０ ２ １ ０ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び ア ル コ
キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ］
【 ０ ２ １ １ 】
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ２ １ ２ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IVの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お
よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ １ ３ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 シ ク ロ ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ
ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基
で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ １ ４ 】
　 R 2 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て
、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成
さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級
ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 低 級 ア ラ ル ケ ニ ル 、 低 級 ア ラ ル コ キ シ 、 低
級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル ア
リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア
ル コ キ シ 、 N-(低 級 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る
1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ １ ５ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 お よ び ハ ロ か ら な る 群 よ り 独 立 し
て 選 択 さ れ る ； そ し て
【 ０ ２ １ ６ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び 低
級 ア ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 。
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【 ０ ２ １ ７ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 IVの 化
合 物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式
中 、 Zは 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 t-ブ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル 、 イ ン ド リ ル エ チ ル 、 お よ び ピ ペ リ ジ ル か
ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ １ ８ 】
　 R 1 は 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ
ル 、 n-ブ チ ル 、 t-ブ チ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ
シ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ド リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、
ピ ロ リ ジ ニ ル 、 お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ
ロ ピ ル 、 ブ ロ モ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換
基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ １ ９ 】
　 R 2 は 、 メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル
、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 お よ び ピ リ ジ ル か ら な る 群 よ り 選 択
さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 ピ ペ リ ジ ル ま た は
シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る ピ ペ リ ジ ル も し く は シ ク ロ ヘ
キ シ ル 基 は 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 メ チ ル
フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル エ ト キ シ 、 ベ ン
ジ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 シ ア ノ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ー ル 、 ヒ ド ロ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ２ ０ 】
　 R 4 、 R 5 、 R 6 、 R 7 、 お よ び R 9 は 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 フ
ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 お よ び ブ ロ モ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ； そ し て
【 ０ ２ ２ １ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び メ ト キ シ
か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ２ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 式 Vに よ っ て 表 さ れ る 式 Iの 化
合 物 の サ ブ ク ラ ス ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 V
【 ０ ２ ２ ３ 】
［ 式 中 、
【 ０ ２ ２ ４ 】
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　 Zは 、 結 合 、 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ ２ ５ 】
　 R 1 は 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お
よ び へ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 ア ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る
群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ２ ６ 】
　 R 2 は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 お よ び へ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お
よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ ア ル キ ル ま た
は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル も し く は ヘ テ
ロ シ ク ロ 基 は 、 ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア ラ ル
ケ ニ ル 、 ア ラ ル コ キ シ 、 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ハ
ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア
ル コ キ シ 、 N-(ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以
上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ２ ７ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び ア ル コ
キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る ］
【 ０ ２ ２ ８ 】
ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ ２ ２ ９ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Vの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Zは 、 結 合 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 低 級 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ
テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ ３ ０ 】
　 R 1 は 、 低 級 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 3～ 10
員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ シ ク ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、 低 級 ア
ル キ ル 、 ハ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も
よ い ；
【 ０ ２ ３ １ 】
　 R 2 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 お よ び 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ
れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し て 、 5員 ま た は 6員 シ ク ロ
ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る シ ク ロ ア ル キ ル
も し く は ヘ テ ロ シ ク ロ 基 は 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル キ ル ア リ ー ル オ キ
シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 低 級 ア ラ ル ケ ニ ル 、 低 級 ア ラ ル コ キ シ 、 低 級 ア ラ ル キ ル 、 ア リ ー
ル オ キ シ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル 、 低 級 ハ ロ ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ハ ロ ア リ ー ル
オ キ シ 、 3～ 10員 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 低 級 ヒ ド ロ キ シ ア ル コ キ シ 、 N-(低 級 ア ル
キ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ
れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ３ ２ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び 低
級 ア ル コ キ シ か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 。
【 ０ ２ ３ ３ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 条 件 を 満 た す 式 Vの 化 合
物 、 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 、 互 変 異 性 体 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ か ら な る ： 式 中
、 Zは 、 結 合 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 t-ブ チ ル 、 フ ェ ニ ル プ ロ ピ ル 、 イ ン ド リ ル エ
チ ル 、 お よ び ピ ペ リ ジ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る ；
【 ０ ２ ３ ４ 】
　 R 1 は 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 t-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 イ ソ プ ロ ピ
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ル 、 n-ブ チ ル 、 t-ブ チ ル 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 イ ン ド リ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 お よ び モ ル ホ リ ニ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ 、 R 1 は 、
メ チ ル 、 ク ロ ロ 、 お よ び ケ ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て
も よ い ；
【 ０ ２ ３ ５ 】
　 R 2 は 、 メ チ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 お よ び ピ リ ジ
ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る か 、 R 2 お よ び R 8 は 、 両 者 が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 全 体 と し
て 、 ピ ペ リ ジ ル ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 形 成 し 、 R 2 、 ま た は R 8 と 共 に 形 成 さ れ る ピ ペ リ
ジ ル も し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 は 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル
、 イ ソ ブ チ ル 、 メ チ ル フ ェ ノ キ シ 、 メ チ ル チ オ 、 フ ェ ニ ル エ テ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 、 フ
ェ ニ ル エ ト キ シ 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ノ キ シ 、 シ ア ノ 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ 、 ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル 、 ジ ク ロ ロ フ ェ ノ キ シ 、 イ ミ ダ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ
ジ オ キ ソ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ エ ト キ シ 、 N-(メ チ ル カ ル ボ ニ ル )ア ミ ノ 、 お よ び
ニ ト ロ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 1以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ；
【 ０ ２ ３ ６ 】
　 R 1 0 a 、 R 1 0 b 、 R 1 0 c 、 R 1 0 d 、 お よ び R 1 0 e は 、 水 素 、 メ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 お よ び メ ト キ シ
か ら な る 群 よ り 独 立 し て 選 択 さ れ る 。
【 ０ ２ ３ ７ 】
　 も う 一 つ の 実 施 形 態 で は 、 式 Iの 化 合 物 が 、 表 1に 列 挙 す る 化 合 物 群 か ら 選 択 さ れ る 。

10

(52) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(53) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(54) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(55) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(56) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(57) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 １ － ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(58) JP 2007-502287 A 2007.2.8
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【 表 １ － ２ １ 】
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【 表 ２ － １ １ ５ 】
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【 表 ２ － １ １ ６ 】
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【 表 ２ － １ １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(203) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 ２ － １ １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

10

20

30

40

(204) JP 2007-502287 A 2007.2.8



【 表 ２ － １ １ ９ 】
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【 表 ２ － １ ２ ０ 】
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【 表 ２ － １ ２ １ 】
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【 表 ２ － １ ２ ２ 】
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【 表 ２ － １ ２ ３ 】
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【 表 ２ － １ ２ ４ 】
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【 表 ２ － １ ２ ５ 】
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【 表 ２ － １ ２ ６ 】
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【 表 ２ － １ ２ ７ 】
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【 表 ２ － １ ２ ８ 】
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【 表 ２ － １ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ０ 】
　 式 I、 II、 III、 IV、 お よ び Vの 化 合 物 は 、 後 述 す る リ ガ ン ド 結 合 ア ッ セ イ に よ っ て 証 明
さ れ る と お り 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト で あ る 。 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 は 、 肥 満
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お よ び 食 欲 亢 進 な ど の 摂 食 障 害 、 な ら び に 糖 尿 病 の 処 置 に 関 し て 、 薬 学 的 活 性 と の 相 関 が
示 さ れ て い る 。 式 Iの 化 合 物 は 、 標 準 的 な イ ン ビ ト ロ MCHカ ル シ ウ ム 動 員 ア ッ セ イ お よ び /
ま た は 受 容 体 結 合 ア ッ セ イ 、 特 に 後 述 す る ア ッ セ イ （ 実 施 例 6お よ び 7参 照 ） に お い て 、 良
好 な 活 性 を 示 す 。 一 般 に 式 Iの 化 合 物 は 、 下 記 実 施 例 6に 例 示 す る よ う な 標 準 的 イ ン ビ ト ロ
MCH受 容 体 媒 介 カ ル シ ウ ム 動 員 ア ッ セ イ で 決 定 し た 場 合 に 、 約 10μ M以 下 、 好 ま し く は 約 1
μ M以 下 、 よ り 好 ま し く は 約 100nM以 下 、 さ ら に 好 ま し く は 約 10nM以 下 の K i を 持 つ 。 一 般 に
式 Iの 化 合 物 は 、 MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト で あ り 、 下 記 実 施 例 7に 記 載 す る よ う な 標 準 的
イ ン ビ ト ロ MCH受 容 体 結 合 ア ッ セ イ で 決 定 し た 場 合 に 、 約 10μ M以 下 、 好 ま し く は 約 1μ M以
下 、 よ り 好 ま し く は 約 100nM以 下 、 さ ら に 好 ま し く は 約 10nM以 下 の IC 5 0 値 を 示 す 。
【 ０ ２ ４ １ 】
　 式 Iの MCH受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト は 、 好 ま し く は 、 特 異 的 に 、 よ り 一 層 好 ま し く は 、 高 い
親 和 性 で 、 MCH受 容 体 に 結 合 す る 。
【 ０ ２ ４ ２ 】

　 本 明 細 書 に 記 載 す る 化 合 物 は 、 下 記 反 応 式 1～ 3の 手 順 に 従 っ て 合 成 す る こ と が で き る 。
反 応 式 中 の A、 W、 X、 Z、 お よ び R 1 ～ R 8 は 、 上 記 式 I～ Vに 関 し て 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ ２ ４ ３ 】

【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　 式 Iの 化 合 物 は 一 般 反 応 式 1の 方 法 に よ っ て 製 造 す る こ と が で き る 。 ア ル デ ヒ ド ま た は ケ
ト ン な ど の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 と 、 ア ミ ン お よ び 化 合 物 （ 式 中 、 A'は 環 前 駆 体 で あ る ）
と の カ ッ プ リ ン グ に よ っ て 、 中 間 前 駆 体 が 形 成 さ れ 、 次 に そ れ を 環 化 す る こ と に よ り 、 式
Iの 化 合 物 が 形 成 さ れ る 。
【 ０ ２ ４ ４ 】

【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 II～ Vの 化 合 物 は 一 般 反 応 式 2に よ っ て 製 造 す る こ と が で き る 。 Ugi合 成 の 変 法 を 使 っ
て ［ （ a） Ugi,I.，  1962， 1， 8； （ b） Ugi,I.お よ び Steinb
ruckner,C.，  1961， 94， 734； （ c） Ugi,I.ら ，  1994， 18， 115； （ d
） Domling,A.，  1998， 1， 1］ 、
ア ル デ ヒ ド ま た は ケ ト ン な ど の カ ル ボ ニ ル 化 合 物 と 、 ピ ペ ラ ジ ン 類 お よ び イ ソ シ ア ン 化
物 と か ら 、 中 間 前 駆 体 を 形 成 さ せ 、 そ れ を 例 え ば TMSN 3 な ど で 環 化 す る こ と に よ り 、 テ ト
ラ ゾ ー ル 類 を 形 成 さ せ る 。
【 ０ ２ ４ ５ 】
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【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 イ ソ オ キ サ ゾ ー ル 化 合 物 は 一 般 反 応 式 3に よ っ て 製 造 す る こ と が で き る 。 置 換 プ ロ ピ ニ
ル ピ ペ ラ ジ ン と 、 例 え ば ニ ト リ ル オ キ シ ド な ど と の 環 化 付 加 反 応 に よ り 、 イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル 類 が 形 成 さ れ る 。
【 ０ ２ ４ ６ 】
　 以 下 、 実 施 例 に よ り 、 本 発 明 を 例 示 す る 。
【 実 施 例 １ 】
【 ０ ２ ４ ７ 】
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ベ ン ズ ア ル デ ヒ ド （ 102mL、 1mmol)、 trans-シ ン ナ ミ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 202mg、 1mmol） 、
イ ソ シ ア ン 化 2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル （ 131mg、 1mmol） 、 お よ び TMSN 3 （ 132mL、 1mmol） を
、 そ れ ら が Ugi反 応 に 関 与 す る 順 に 、 メ タ ノ ー ル 40mLに 加 え た 。 18時 間 後 に 、 溶 液 を 濃 縮
す る こ と に よ り 、 無 色 の 油 状 物 を 得 た 。 生 成 物 を FCC（ 2％ MeOH/CHCl 3 ） で 精 製 す る こ と に
よ り 、 無 色 の 油 状 物 を 得 た 。
【 実 施 例 ２ 】
【 ０ ２ ４ ８ 】
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ビ フ ェ ニ ル カ ル ボ キ サ ル デ ヒ ド （ 182mg、 1mmol） 、 TMSN 3 （ 132mL、 1mmol） 、 イ ソ シ ア
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ン 化 2,6-ジ メ チ ル フ ェ ニ ル （ 131mg、 1mmol） お よ び trans-シ ン ナ ミ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 202mg
、 1mmol） を 、 そ れ ら が Ugi反 応 に 関 与 す る 順 に 、 メ タ ノ ー ル 40mLに 加 え た 。 18時 間 後 に 、
溶 液 を 濃 縮 す る こ と に よ り 、 無 色 の 油 状 物 を 得 て 、 そ れ を FCC（ 1％ MeOH/CHCl 3 ） で 精 製 し
た 。 1％ MeOH/CHCl 3 で は 生 成 物 が 素 早 く 溶 出 し た の で 、 純 粋 な 画 分 は 1つ だ け だ っ た 。 他 の
画 分 を 合 わ せ て エ バ ポ レ ー ト し た 。 生 成 物 は 淡 黄 色 油 状 物 だ っ た が 、 エ バ ポ レ ー シ ョ ン 中
は 一 時 的 に 白 色 固 体 だ っ た 。
【 実 施 例 ３ 】
【 ０ ２ ４ ９ 】
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 実 施 例 2の 化 合 物 （ 168mg、 0.359mmol） を DCM 5mLに 溶 解 し 、 1.0M HCl/エ ー テ ル （ 0.72m
L） を 加 え た 。 1時 間 後 に 、 得 ら れ た 白 色 沈 殿 物 を 濾 過 し た 。
【 実 施 例 ４ 】
【 ０ ２ ５ ０ 】
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 ア ミ ン （ 0.93g、 5mmol） 、 ア ル デ ヒ ド （ 0.51mL、 5mmol） 、 TMSN 3 （ 0.66mL、 5mmol） お
よ び イ ソ シ ア ン 化 物 （ 0.66g、 5mmol） を 、 Ugi反 応 に 関 与 す る 順 に 、 MeOH 200mLに 溶 解 し
た 。 4日 後 に 、 反 応 液 を 約 75％ エ バ ポ レ ー ト し 、 白 色 沈 殿 物 を 濾 過 し 、 冷 MeOHで 洗 浄 し 、
風 乾 し た 。
【 実 施 例 ５ 】
【 ０ ２ ５ １ 】
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【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 実 施 例 4の 化 合 物 （ 37mg） を 10％ TFA/DCE 2mLを 18時 間 振 と う し 、 濃 縮 す る こ と に よ り 、
無 色 の 油 状 物 を 得 た 。 生 成 物 を LCで 精 製 し た 。
【 実 施 例 ６ 】
【 ０ ２ ５ ２ 】

　 ヒ ト 、 ラ ッ ト 、 ま た は マ ウ ス MCH受 容 体 を 発 現 さ せ る ヒ ト 胎 児 腎 臓 細 胞 （ 293全 細 胞 ） を
150mm培 養 皿 か ら PBSを 使 っ て 収 集 し た 。 1500rpmで 2分 間 の 遠 心 分 離 に よ り 、 ま ず 細 胞 を ペ
レ ッ ト 化 し た 。 次 に 、 得 ら れ た ペ レ ッ ト を 、 15mLの 氷 冷 シ ョ 糖 緩 衝 液 （ 25mM HEPES、 0.3M
シ ョ 糖 、 pH7.4） 中 、 動 力 付 き ガ ラ ス 外 筒 テ フ ロ ン （ 登 録 商 標 ） ホ モ ジ ナ イ ザ ー で ホ モ ジ
ナ イ ズ し た 。 ホ モ ジ ネ ー ト を 48,000× g、 4℃ で 10分 間 遠 心 分 離 し 、 Tissue-Tearor（ 登 録
商 標 ） （ Biospec Products） を 使 っ て 15mLの ア ッ セ イ 緩 衝 液 （ 25mM HEPES、 10mM mgCl 2 、
0.2％ BSA、 0.1mg/mL STI、 0.1mg/mLペ フ ァ ブ ロ ッ ク （ Pefabloc（ 登 録 商 標 ） ） 、 1μ Mホ ス
ホ ラ ミ ド ン 、 pH7.4） に 再 懸 濁 し 、 再 び 48,000× gで 10分 間 遠 心 分 離 し た 。 15mLの ア ッ セ イ
緩 衝 液 中 で 、 Tissue-Tearor（ 登 録 商 標 ） を 使 っ て ペ レ ッ ト を 三 た び ホ モ ジ ナ イ ズ し 、 再
び 48,000× gで 10分 間 遠 心 分 離 し た 。 得 ら れ た ペ レ ッ ト を 10～ 20mg/mLの 湿 重 量 濃 度 で ア ッ
セ イ 緩 衝 液 に 再 懸 濁 し た 。
【 ０ ２ ５ ３ 】
　 薬 理 学 的 解 析 は 、 [Ca + + ] i 動 員 の 高 分 解 能 用 量 応 答 蛍 光 測 定 値 を 与 え る HT-PS100装 置 （ A
xiom Biotechnologies、 カ リ フ ォ ル ニ ア 州 サ ン デ ィ エ ゴ ） を 使 用 す る か 、 FLIPR（ 登 録 商
標 ） 装 置 （ Molecular Devices、 カ リ フ ォ ル ニ ア 州 サ ニ ー ベ ー ル ） を 使 用 し て 行 な っ た 。
【 ０ ２ ５ ４ 】

　 材 料 ： HEK293細 胞 に ラ ッ ト MCH1受 容 体 を 安 定 に ト ラ ン ス フ ェ ク ト し 、 G418抗 生 物 質 圧 下
で 維 持 し た 。 HT-PS100ア ッ セ イ 緩 衝 液 は 、 生 理 食 塩 水 （ 145mM NaCl、 5.4mM KCL、 1.0mM N
aH 2 PO 4 、 1.8mM CaCl 2 、 0.8mM mgSO 4 、 15.0mM HEPES、 pH7.4、 11.2mMグ ル コ ー ス ） ＋ 50μ M
プ ル ロ ニ ッ ク F127か ら な っ た 。 MCHペ プ チ ド （ Amgen， Inc.） を ア ッ セ イ 緩 衝 液 で 復 元 し 、
全 て の 実 験 に 陽 性 ア ゴ ニ ス ト 対 照 と し て 使 用 し た 。 試 験 化 合 物 は 100％ DMSO中 に 10mM原 液
と し て 調 製 し 、 96穴 プ レ ー ト で 100μ Mの 最 高 作 業 濃 度 に 希 釈 し た 。
【 ０ ２ ５ ５ 】
　 方 法 ： MCH1Rを 安 定 に 発 現 さ せ る HEK293を 、 2mMグ ル タ ミ ン お よ び 10％ 透 析 ウ シ 胎 仔 血 清
（ HyClone、 ユ タ 州 ロ ー ガ ン ） を 添 加 し た ダ ル ベ ッ コ 変 法 イ ー グ ル 培 地 （ GIBCO/Life Tech
nologies、 メ リ ー ラ ン ド 州 ロ ッ ク ビ ル ） 中 、 37℃ 、 5％ CO 2 で 維 持 し た 。 ベ ル セ ン （ Versen
e） （ GIBCO/Life Technologies） で 10分 間 処 理 し て か ら 粉 砕 し 、 冷 （ 4℃ ） ハ イ ブ リ ド ー
マ 培 地 （ 血 清 /タ ン パ ク 質 フ リ ー 、 L-グ ル タ ミ ン 、 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 MOPS緩 衝 液 入 り ）
（ Sigma-Aldrich Corp、 ミ ズ ー リ 州 セ ン ト ル イ ス ） で 2回 洗 浄 す る こ と に よ っ て 細 胞 を 収
集 し 、 同 じ 培 地 に 2× 10 6 細 胞 /mLの 密 度 で 再 懸 濁 し た 。 1.6μ Mの Fura-2AM（ Molecular Pro
bes、 オ レ ゴ ン 州 ユ ー ジ ー ン ） と 共 に 室 温 で 60分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト す る こ と に よ り 、 再 懸
濁 し た 細 胞 に 蛍 光 カ ル シ ウ ム 指 示 薬 Fura-2を 負 荷 し た 。 次 に 、 負 荷 細 胞 を ハ イ ブ リ ド ー マ
培 地 で 2回 洗 浄 し 、 2× 10 5 細 胞 /mLに 調 節 し 、 実 験 中 は 、 最 高 6時 間 ま で 穏 や か に 撹 拌 し な
が ら ス ピ ナ ー フ ラ ス コ 中 で 周 囲 温 度 に 保 っ た 。
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HT-PS100プ ロ ト コ ー ル ：



【 ０ ２ ５ ６ 】
　 交 互 励 起 波 長 340/380nmお よ び 放 射 波 長 510nmで 測 定 し た Fura-2蛍 光 強 度 比 R 3 4 0 / 3 8 0 の 増
加 を 監 視 す る こ と に よ り 、 受 容 体 刺 激 細 胞 内 カ ル シ ウ ム 応 答 を 、 HT-PS100の フ ロ ー ス ル ー
検 出 器 キ ュ ベ ッ ト で 検 出 し た 。
【 ０ ２ ５ ７ 】
　 MCHペ プ チ ド に 対 す る MCH1Rの 用 量 応 答 の 速 度 論 を 決 定 す る た め に 行 な っ た 事 前 の 静 的 実
験 に よ り 、 最 大 Ca + + ト ラ ン ジ エ ン ト を 捕 捉 す る の に 最 適 な 時 点 は 30秒 で あ る こ と が 示 さ れ
た 。 DMSOに よ る 干 渉 は 1％ ま で 見 ら れ な か っ た 。 こ れ ら の 観 察 結 果 に 基 づ い て 、 そ れ 以 降
の 実 験 を HT-PS100で 行 な う こ と に よ り 、 高 分 解 能 用 量 応 答 曲 線 を 作 成 し 、 ア ゴ ニ ス ト /ア
ン タ ゴ ニ ス ト 特 性 を 特 徴 づ け 、 シ ル ド 実 験 に よ っ て ア ン タ ゴ ニ ス ト 効 力 を 評 価 し た 。 HT-P
S100検 証 で は 、 広 範 囲 に わ た る 細 胞 継 代 数 お よ び 収 集 密 度 で 、 10nMの MCHに 関 し て 再 現 性
の あ る EC 5 0 が 得 ら れ た 。 HT-PS100勾 配 生 成 は フ ル オ レ セ イ ン の 標 準 原 液 を 使 っ て 較 正 し た
。
【 ０ ２ ５ ８ 】
　 試 験 化 合 物 を 、 MCH1R活 性 に 関 し て 、 HT-PS100で 、 ア ゴ ニ ス ト 作 用 と ア ン タ ゴ ニ ス ト 作
用 の 両 方 に つ い て ス ク リ ー ニ ン グ し た 。 ア ゴ ニ ス ト モ ー ド の 試 験 は 100μ Mの 最 大 勾 配 濃 度
で 行 な っ た 。 ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 は 、 100μ Mの 化 合 物 濃 度 で 細 胞 を 30秒 間 プ レ イ ン キ ュ ベ
ー ト し た 後 、 予 備 実 験 で 決 定 し た EC 5 0 の 5倍 の 濃 度 の MCHを 導 入 す る こ と に よ っ て 試 験 し た
。 MCH誘 発 性 Ca + + 応 答 の 阻 害 を 示 す 化 合 物 は 、 再 調 査 、 IC 5 0 生 成 、 お よ び シ ル ド 解 析 の た
め に 、 自 動 的 に タ グ 付 け さ れ た 。
【 ０ ２ ５ ９ 】
　 選 択 さ れ た 化 合 物 に つ い て 、 細 胞 を ア ン タ ゴ ニ ス ト 化 合 物 と 共 に 30秒 間 プ レ イ ン キ ュ ベ
ー ト し て か ら MCHペ プ チ ド を 投 与 す る こ と に よ り 、 HT-PS100で シ ル ド 実 験 を 行 な っ た 。 固
定 濃 度 の ア ン タ ゴ ニ ス ト 化 合 物 を 10倍 刻 み で い く つ か 調 製 し 、 増 加 す る MCH濃 度 の 勾 配 を
導 入 す る 30秒 前 に 、 細 胞 に 提 示 し た 。 化 合 物 に つ い て の 値 pA2を 、 Log(ア ン タ ゴ ニ ス ト 濃
度 )の 関 数 と し て の Log(DR-1) MCH EC 5 0 の 線 形 回 帰 に よ っ て 計 算 し た （ 式 中 、 DRは 、 ア ン
タ ゴ ニ ス ト の 存 在 下 お よ び 非 存 在 下 で 決 定 さ れ る MCH EC 5 0 値 の 用 量 比 で あ る ） 。
【 ０ ２ ６ ０ 】
　 以 下 の 化 合 物 は HT-PS100ア ッ セ イ で 100nM以 下 の K i 値 を 持 っ て い た ： 化 合 物 番 号 1、 4、 4
8、 53、 55、 56、 57、 60、 61、 62、 64、 70、 76、 77、 78、 79、 82、 83、 お よ び 84。
【 ０ ２ ６ １ 】

　 材 料 ： FLIPR（ 登 録 商 標 ） 装 置 （ Molecular Devices、 カ リ フ ォ ル ニ ア 州 サ ニ ー ベ ー ル ）
を 使 っ て 薬 理 学 的 解 析 を 行 な っ た 。 CHOK1-Gqi細 胞 に ラ ッ ト MCH1受 容 体 を 安 定 に ト ラ ン ス
フ ェ ク ト し 、 G418抗 生 物 質 圧 下 で 維 持 し た 。 FLIPR（ 登 録 商 標 ） ア ッ セ イ 緩 衝 液 は 、 フ ェ
ノ ー ル レ ッ ド フ リ ー DMEM＋ 2.5mMプ ロ ベ ネ シ ド か ら な っ た 。 MCHペ プ チ ド （ Amgen， Inc.）
を ア ッ セ イ 緩 衝 液 で 復 元 し 、 全 て の 実 験 に 陽 性 ア ゴ ニ ス ト 対 照 と し て 使 用 し た 。 試 験 化 合
物 は 100％ DMSO中 に 10mM原 液 と し て 調 製 し 、 96穴 黒 色 平 底 コ ラ ー ゲ ン I被 覆 プ レ ー ト （ Bect
on Dickinson、 マ サ チ ュ ー セ ッ ツ 州 ベ ッ ド フ ォ ー ド ） で 10μ Mの 最 高 作 業 濃 度 に 希 釈 し た
。
【 ０ ２ ６ ２ 】
　 方 法 ： MCH1Rを 安 定 に 発 現 さ せ る CHOK1-Gqi細 胞 を 、 2mMグ ル タ ミ ン お よ び 10％ 透 析 ウ シ
胎 仔 血 清 （ HyClone、 ユ タ 州 ロ ー ガ ン ） を 添 加 し た ダ ル ベ ッ コ 変 法 イ ー グ ル 培 地 （ GIBCO/L
ife Technologies、 メ リ ー ラ ン ド 州 ロ ッ ク ビ ル ） 中 、 37℃ 、 5％ CO 2 で 維 持 し た 。 ベ ル セ ン
（ GIBCO/Life Technologies） で 10分 間 処 理 し て か ら 粉 砕 し 、 冷 （ 4℃ ） ハ イ ブ リ ド ー マ 培
地 （ 血 清 /タ ン パ ク 質 フ リ ー 、 L-グ ル タ ミ ン 、 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 、 MOPS緩 衝 液 入 り ） （ Sig
ma-Aldrich Corp、 ミ ズ ー リ 州 セ ン ト ル イ ス ） で 2回 洗 浄 す る こ と に よ っ て 細 胞 を 収 集 し 、
密 度 が 10,000細 胞 /ウ ェ ル に な る よ う に 、 96穴 黒 色 平 底 コ ラ ー ゲ ン I被 覆 プ レ ー ト に 再 播 種
し た 。 次 に 、 1.6μ Mの 蛍 光 カ ル シ ウ ム 指 示 薬 Fura-2（ Molecular Probes、 オ レ ゴ ン 州 ユ ー
ジ ー ン ） を 室 温 で 60分 間 、 細 胞 に 負 荷 し た 。 次 に 、 負 荷 細 胞 を 90μ l/ウ ェ ル の 洗 浄 緩 衝 液
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（ 1× HBSS、 20mM HEPES、 2.5mMプ ロ ベ ネ シ ド ） で 2回 洗 浄 し た 。
【 ０ ２ ６ ３ 】
　 Fura-2蛍 光 応 答 の 増 加 を 監 視 す る こ と に よ り 、 FLIPR（ 登 録 商 標 ） を 使 っ て 、 受 容 体 刺
激 細 胞 内 カ ル シ ウ ム 応 答 を 検 出 し た 。
【 ０ ２ ６ ４ 】
　 試 験 化 合 物 を 、 MCH1R活 性 に 関 し て 、 FLIPR（ 登 録 商 標 ） で 、 ア ゴ ニ ス ト 作 用 と ア ン タ ゴ
ニ ス ト 作 用 の 両 方 に つ い て ス ク リ ー ニ ン グ し た 。 ア ゴ ニ ス ト モ ー ド の 試 験 は 1μ Mの 最 大 勾
配 濃 度 で 行 な っ た 。 ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 は 、 MCHの EC 5 0 の 300倍 と 定 め ら れ た 化 合 物 濃 度 （
典 型 的 に は 1μ M） で 細 胞 を 10分 間 プ レ イ ン キ ュ ベ ー ト し た 後 、 予 備 実 験 で 決 定 し た EC 5 0 の
5倍 の 濃 度 の MCHを 導 入 す る こ と に よ っ て 試 験 し た 。 MCH誘 発 性 MCH1R依 存 的 Ca + + 応 答 の 阻 害
を 示 す 化 合 物 は 、 再 調 査 、 IC 5 0 生 成 、 お よ び シ ル ド 解 析 の た め に 、 自 動 的 に タ グ 付 け さ れ
た 。
【 ０ ２ ６ ５ 】
　 選 択 さ れ た 化 合 物 に つ い て 、 ア ン タ ゴ ニ ス ト 化 合 物 を MCHペ プ チ ド と 共 に 同 時 投 与 す る
こ と に よ り 、 FLIPR（ 登 録 商 標 ） で シ ル ド 実 験 を 行 な っ た 。 固 定 濃 度 の ア ン タ ゴ ニ ス ト 化
合 物 を 10倍 刻 み で い く つ か 調 製 し 、 増 加 す る MCH濃 度 の 勾 配 中 の 細 胞 に 提 示 し た 。 化 合 物
に つ い て の 値 pA2を 、 ア ン タ ゴ ニ ス ト 濃 度 の 関 数 と し て の MCH EC 5 0 の 線 形 回 帰 に よ っ て 計
算 し た 。
【 ０ ２ ６ ６ 】
　 以 下 の 化 合 物 は rMCH FLIPR（ 登 録 商 標 ） ア ッ セ イ で 100μ M以 下 の K i 値 を 持 っ て い た ： 化
合 物 番 号 1、 4、 11、 12、 20、 48、 53、 55、 56、 57、 60、 61、 62、 64、 70、 76、 77、 78、 79
、 82、 83、 84、 86、 87、 92、 133、 134、 135、 143、 144、 145、 145、 147、 148、 150、 お よ
び 151。 こ の う ち 、 化 合 物 番 号 11お よ び 56は 、 こ の ア ッ セ イ で 100nM以 下 の K i 値 を 持 っ て い
た 。
【 ０ ２ ６ ７ 】
　 以 下 の 化 合 物 は 、 hMCH FLIPR（ 登 録 商 標 ） ア ッ セ イ で 100μ M以 下 の K i 値 を 持 っ て い た ：
化 合 物 番 号 1、 4、 20、 48、 53、 55、 56、 57、 60、 61、 62、 70、 77、 78、 79、 82、 83、 84、
86、 87、 133、 134、 135、 143、 144、 145、 147、 148、 150、 お よ び 151。 こ の う ち 、 化 合 物
番 号 4、 48、 53、 55、 56、 70、 79、 お よ び 82は 、 こ の ア ッ セ イ で 100nM以 下 の K i 値 を 持 っ て
い た 。
【 実 施 例 ７ 】
【 ０ ２ ６ ８ 】

　 結 合 ア ッ セ イ は 、 HEK293で 発 現 さ せ た マ ウ ス 、 ラ ッ ト ま た は ヒ ト MCH1受 容 体 （ そ れ ぞ れ
mMCH1R、 rMCH1R、 お よ び hMCH1R） を 使 っ て 、 以 下 の よ う に 測 定 し 、 IC 5 0 値 を 計 算 し た 。
【 ０ ２ ６ ９ 】
　 結 合 ア ッ セ イ は 96穴 U底 プ レ ー ト で 行 な っ た 。 膜 （ 組 織 100μ g） を ア ッ セ イ 緩 衝 液 中 、 1
00μ Lの 総 液 量 で 、 様 々 な ペ プ チ ド と 共 に 、 0.2nM 1 2 5 I ネ イ テ ィ ブ -MCH（ Perkin-Elmer L
ife Sciences、 マ サ チ ュ ー セ ッ ツ 州 ボ ス ト ン ） の 存 在 下 に 、 30℃ で 90分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト
し た 。 1μ Mの 非 放 射 性 ネ イ テ ィ ブ -MCHの 存 在 下 で 非 特 異 的 結 合 を 評 価 し た 。 PBS/0.5％ BSA
中 に 予 浸 し て お い た Unfilter-96 GF/Cガ ラ ス 繊 維 フ ィ ル タ ー プ レ ー ト （ FilterMate（ 登 録
商 標 ） 196 Harvester、 Packard Instrument Co.、 コ ネ テ ィ カ ッ ト 州 メ リ デ ン ） を 通 し た
迅 速 濾 過 に よ っ て 反 応 を 停 止 さ せ た 後 、 300μ Lの 氷 冷 水 で 3回 洗 浄 し た 。 結 合 し て い る 放
射 能 を 、 TopCount（ 登 録 商 標 ） マ イ ク ロ プ レ ー ト シ ン チ レ ー シ ョ ン お よ び ル ミ ネ セ ン ス カ
ウ ン タ ー （ Packard Instrument Co.、 コ ネ テ ィ カ ッ ト 州 メ リ デ ン ） を 使 っ て 決 定 し た 。 Gr
aphPad Prism（ 登 録 商 標 ） （ GraphPad Software， Inc.、 カ リ フ ォ ル ニ ア 州 サ ン デ ィ エ ゴ
） を 使 っ て 、 薬 物 濃 度 曲 線 の 非 線 形 回 帰 解 析 を 行 な っ た 。
【 ０ ２ ７ ０ 】
　 以 下 の 化 合 物 は rMCHア ッ セ イ で 100μ M以 下 の IC 5 0 値 を 持 っ て い た ： 化 合 物 番 号 1、 4、 11
、 12、 14、 15、 19、 20、 21、 22、 24、 26、 27、 28、 29、 29、 30、 31、 33、 35、 36、 37、 38
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、 39、 46、 48、 52、 53、 55、 56、 57、 58、 60、 61、 62、 63、 64、 68、 69、 70、 71、 72、 73
、 74、 75、 76、 77、 78、 79、 80、 81、 82、 83、 84、 92、 99、 118、 122、 123、 124、 125、 1
26、 127、 128、 129、 130、 131、 133、 134、 135、 136、 137、 138、 139、 140、 142、 143、 1
44、 145、 147、 148、 150、 151、 154、 156、 162、 163、 お よ び 164。 こ の う ち 、 化 合 物 番 号
1、 11、 56、 70、 79、 84、 129、 134、 136、 137、 138、 139、 140、 142、 144、 お よ び 163は
、 rMCHア ッ セ イ で 100nM以 下 の IC 5 0 値 を 持 っ て い た 。
【 ０ ２ ７ １ 】
　 以 下 の 化 合 物 は hMCHア ッ セ イ で 100μ M以 下 の IC 5 0 値 を 持 っ て い た ： 化 合 物 番 号 1、 4、 11
、 12、 14、 15、 16、 17、 19、 20、 21、 22、 26、 29、 30、 31、 33、 35、 36、 37、 38、 39、 42
、 46、 48、 52、 53、 55、 56、 57、 58、 60、 61、 62、 63、 64、 66、 67、 68、 69、 70、 71、 72
、 73、 74、 76、 77、 78、 79、 80、 81、 82、 83、 84、 85、 86、 87、 91、 92、 133、 134、 135
、 142、 143、 144、 145、 147、 148、 150、 151、 お よ び 164。 こ の う ち 、 化 合 物 番 号 1、 4、 2
0、 55、 56、 62、 64、 70、 76、 77、 78、 84、 134、 142、 お よ び 144は 、 hMCHア ッ セ イ で 100n
M以 下 の IC 5 0 値 を 持 っ て い た 。
【 ０ ２ ７ ２ 】
　 本 発 明 の い く つ か の 目 的 が 達 成 さ れ る こ と は 、 上 記 か ら み て わ か る だ ろ う
【 ０ ２ ７ ３ 】
　 上 述 し た 実 施 形 態 お よ び 実 施 例 の 説 明 は 、 本 発 明 、 そ の 原 理 、 お よ び そ の 実 用 的 応 用 を
当 業 者 に 知 ら し め る こ と だ け を 目 的 と し て い る の で 、 当 業 者 は 、 数 多 く の 形 態 の 本 発 明 を
、 特 定 用 途 の 要 求 に 最 も 適 し う る よ う に 適 合 さ せ 、 応 用 す る こ と が で き る 。 し た が っ て 、
本 発 明 は 上 記 の 実 施 形 態 に 限 定 さ れ る わ け で は な く 、 様 々 な 変 更 を 加 え る こ と が で き る 。
【 ０ ２ ７ ４ 】
　 上 記 の 説 明 お よ び /ま た は 本 願 特 許 請 求 の 範 囲 に お け る 「 含 む 」 「 包 含 す る 」 「 持 つ 」
（ comprise、 comprises、 comprising、 including、 having） と い う 単 語 の 使 用 に 関 し て 、
文 脈 上 別 段 の 解 釈 を 要 す る 場 合 を 除 き 、 こ れ ら の 単 語 は 、 そ れ ら が 排 他 的 （ exclusively
） に で は な く 包 含 的 （ inclusively） に 解 釈 さ れ る べ き で あ り 、 上 記 の 説 明 お よ び /ま た は
本 願 特 許 請 求 の 範 囲 を 解 釈 す る 際 に 、 そ れ ら の 単 語 の そ れ ぞ れ が そ の よ う に 解 釈 さ れ る べ
き で あ る と い う 前 提 お よ び 明 確 な 理 解 の 下 に 使 用 さ れ る こ と に 留 意 す べ き で あ る 。 本 発 明
ま た は そ の 好 ま し い 実 施 形 態 の 要 素 を 挙 げ る 場 合 、 「 あ る 」 「 そ の 」 「 前 記 」 と い う 用 語
（ a、 an、 the、 saidと い う 冠 詞 ） は 、 そ の 要 素 が 1つ 以 上 存 在 す る こ と を 意 味 す る も の と
す る 。
【 ０ ２ ７ ５ 】
　 本 発 明 の い く つ か の 目 的 が 達 成 さ れ 、 他 の 有 利 な 結 果 が 得 ら れ る こ と は 、 上 記 か ら み て
わ か る だ ろ う 。
【 ０ ２ ７ ６ 】
　 上 記 の 化 合 物 お よ び 方 法 に は 、 本 発 明 の 範 囲 か ら 逸 脱 す る こ と な く 、 様 々 な 変 更 を 加 え
る こ と が で き る だ ろ う か ら 、 上 記 の 説 明 に 含 ま れ る 全 て の 事 項 は 、 例 示 で あ る と 解 釈 し な
け れ ば な ら ず 、 限 定 的 な 意 味 に 解 釈 し て は な ら な い も の と す る 。
【 ０ ２ ７ ７ 】
　 本 明 細 書 で 言 及 し た 全 て の 米 国 特 許 お よ び 他 の 参 考 文 献 の 全 て の 原 文 は 、 参 照 に よ り 本
願 に 組 み 込 ま れ る 。
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