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   Ａ６１Ｐ  25/24     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/10     (2006.01)
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   Ａ６１Ｋ  31/4545   (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 211/76    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/22    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/24    　　　　
   Ａ６１Ｐ  27/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｋ  31/451   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 401/10    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4545  　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成23年11月25日(2011.11.25)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）：
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【化８４】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルコ
キシ、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、そして、こ
れらは、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４

Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ
４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２

Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ
４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ
（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）

２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（
Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、
Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロアリール、アリールアミノ及
びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又は単環式ヘテロシクリ
ルであり、そして、これらは、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニト
ロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－
Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、
（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ
、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、
ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスル
ホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
カンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アル
コキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロ
シクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
カルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（
Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルカルボニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルアミノカルボニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル｝｛（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノカルボニ
ル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノスルホニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノスルホニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミ
ノスルホニル、シアノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルア
ミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル｝｛（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及びジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される１～４個の基
で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、そして、これらは、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素
、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロ
キシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル
、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６

）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ

７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチ
オ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ
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３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフ
ィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルカル
ボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノカルボニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアル
キル｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
アミノカルボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノスルホニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノスルホニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキルアミノスルホニル、シアノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノカルボニル（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及びジ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択され
る１～４個の基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、そして、これらは、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シ
アノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハ
ロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルア
ルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）
シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチ
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オ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、
ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４

－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルカルボニ
ル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノカルボニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミ
ノカルボニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルアミノスルホニル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル｝｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノスルホニル、ジ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキルアミノスルホニル、シアノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、｛（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル｝
｛（Ｃ１－Ｃ６）アルキル｝アミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及びジ（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルキルアミノカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される４
個以下の基で置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル、（Ｃ３－Ｃ５）シクロアルキル（Ｃ１－Ｃ４）アルキル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキ
シ（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルか
ら選択され、そして、これらは、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－
、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ
４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ
４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）
ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（
＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－
、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝
Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ
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）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（
＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝
Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、スピロシクロアルキル、ヘテロシクリル（これも同様に、
場合により、アルキル、ハロアルキル、ハロゲン又はオキソで置換されていてもよい）、
ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ、ア
ルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、
ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジアル
キル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同様に
、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、
トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－
モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい）及
びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコ
キシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキル
アミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ
－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択される
４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項２】
　Ｒ１が、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ
４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２

－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｎ
ＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテ
ロアリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下
の基で置換されており；
　Ａ１が、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１が、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
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ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２が、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２が、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
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、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙが、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎが、０、１又は２であり；
　Ｅが、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２が、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６
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）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３が、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４が、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ
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６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される請求項１記載の
化合物；或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項３】
　式（Ｉ＊）：
【化８５】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから選択され、これ
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ
４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－
、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（
＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）

２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－
、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４

）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４

Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２

ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－
、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロアリール、アリールアミノ及びヘ
テロアリールアミノから独立して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレンであり；
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルア
ルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２

－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２

－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６
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）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ

２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択され；そして
　Ｇが、Ａ１にメタ又はパラに結合する場合、Ｇは、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒ
ドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヘテロア
リールからも選択され；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
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ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、ヒドロキシ、カ
ルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキ
シ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ
アルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ
、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ
（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、
（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スル
フィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ
アルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ

１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で置換されている、
フェニルであり；
　Ｒ３は、置換Ｃ２アルキル、又は場合により置換されている（Ｃ３－Ｃ６）アルキルで
あり、ここで、Ｒ３で表されている置換されている基の各々は、シアノ、オキソ、Ｒ４Ｏ
－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、
Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ
４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）
ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝
Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ
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４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝
Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｒ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（
＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又は
オキソで置換されていてもよい）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキ
ル、ハロアルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフ
ルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノア
ルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）
、アリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、
アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シア
ノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換ア
ミドで置換されていてもよい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、
アルキル、ハロアルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、
トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－
モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル置換アミド又はオキソで置換されていても
よい）から独立して選択される２個以下の置換基を有しており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択されるが；
　但し、Ｒ２が、アリール、ヘテロアリール又はヘテロシクリルであり、Ａ１が、（Ｃ１

）アルキレンであり、Ｒ３が、場合によりフッ素化されている、（Ｃ１－Ｃ５）アルキル
、（Ｃ２－Ｃ５）アルケニル又は（Ｃ２－Ｃ６）アルキニルであり、そしてＣｙ２が、ア
リール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル又はシクロアルキルである場合、Ｃｙ２は、Ａ
１にオルト結合されていない］で示される化合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項４】
　Ａ１が、結合である、請求項１～３記載の化合物。
【請求項５】
　Ａ１が、（Ｃ１－Ｃ３）アルキレンである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項６】
　Ａ１が、メチレンである、請求項５記載の化合物。
【請求項７】
　Ａ１が、ＣＨであり、そしてＲ１が、存在している、請求項１～３記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ１が、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項９】
　Ｒ１が、場合により置換されているメチル又はエチルである、請求項８記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｒ１が、置換されていないメチル又はエチルである、請求項８記載の化合物。
【請求項１１】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているアリール又は場合により置換されているヘテロア
リールである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項１２】



(14) JP 2011-508783 A5 2012.1.19

　Ｃｙ１が、場合により置換されているフェニル又は場合により置換されているピリジル
である、請求項１～３記載の化合物。
【請求項１３】
　Ｃｙ１が、場合により置換されている単環式シクロアルキルである、請求項１～３記載
の化合物。
【請求項１４】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているシクロヘキシルである、請求項１３記載の化合物
。
【請求項１５】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているフェニルである、請求項１２記載の化合物。
【請求項１６】
　Ｃｙ１が、フッ素、塩素、臭素、メトキシ、メトキシカルボニル、カルボキシ、メチル
、トリフルオロメチル又はジフルオロメトキシにより置換されている、請求項１５記載の
化合物。
【請求項１７】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項１～３記載の化合物。
【請求項１８】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項１３記載の化合物。
【請求項１９】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項１４記載の化合物。
【請求項２０】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項１５記載の化合物。
【請求項２１】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２がシクロプロピルである、請求項１５記載の化合物
。
【請求項２２】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が場合により置換されているアリール又は場合によ
り置換されているヘテロアリールである、請求項１５記載の化合物。
【請求項２３】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が場合により置換されているフェニル又は場合によ
り置換されているピリジルである、請求項１５記載の化合物。
【請求項２４】
　Ｃｙ２が、場合により置換されているフェニルである、請求項２３記載の化合物。
【請求項２５】
　Ｃｙ２が、塩素又はフッ素から独立して選択される１～４個の基で置換されている、請
求項２４記載の化合物。
【請求項２６】
　Ｃｙ２が、ジフルオロフェニルである、請求項２４記載の化合物。
【請求項２７】
　Ｃｙ２が、フルオロフェニルである、請求項２４記載の化合物。
【請求項２８】
　Ｒ３が、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ５）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項２９】
　Ｒ３が、ジヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ５）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３０】
　Ｒ３が、ω－Ｈ２ＮＣＯ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３１】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）ＣＨ２ＣＨ２である、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３２】
　Ｒ３が、（Ｃ１－Ｃ２）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルである、請求項１～３記載
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の化合物。
【請求項３３】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＳＯ２Ｏ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３４】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＳＯ２ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１～３記載の化合物
。
【請求項３５】
　Ｒ３が、オキソ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３６】
　Ｒ３が、アルケニルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３７】
　Ｒ３が、アリルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項３８】
　Ｒ３が、ＭｅＣ（＝Ｏ）ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１～３記載の化合
物。
【請求項３９】
　Ｒ３が、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１～３記載の化
合物。
【請求項４０】
　Ｒ３が、シアノアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４１】
　Ｒ３が、アルキルスルホニルアミノアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４２】
　Ｒ３が、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項４１記載の化合
物。
【請求項４３】
　Ｒ３が、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２である、請求項４１記載の化合物。
【請求項４４】
　Ｒ３が、ヒドロキシアルコキシアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４５】
　Ｒ３が、アミノカルボニルアミノアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４６】
　Ｒ３が、アミノカルボキシアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４７】
　Ｒ３が、２－（４－モルホリノ）エチルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４８】
　Ｒ３が、２－（１－イミダゾリル）エチルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項４９】
　Ｒ２が、場合により置換されているアリール、場合により置換されているヘテロアリー
ル又は場合により置換されているシクロアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項５０】
　Ｒ２が、場合により置換されているフェニル、場合により置換されているチエニル又は
場合により置換されているピリジルである、請求項４９記載の化合物。
【請求項５１】
　Ｒ２が、場合により置換されているフェニルである、請求項５０記載の化合物。
【請求項５２】
　Ｅが、結合である、請求項５１記載の化合物。
【請求項５３】
　Ｒ２が、フルオロフェニルである、請求項５１記載の化合物。
【請求項５４】
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　Ｒ２が、場合により置換されているアルキルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項５５】
　Ｒ２が、場合により置換されているイソプロピルである、請求項１～３記載の化合物。
【請求項５６】
　Ｒ１が、存在しないか、又はメチル若しくはエチルであり；
　Ａ１が、結合又はＣＨ２であるか、或いはＲ１が、存在する場合、Ａ１はＣＨであり；
　Ｃｙ１が、フェニル、シクロプロピル、シクロヘキシル、ピロリジニル、ピリジル、Ｎ
－オキソ－ピリジル、チアゾリル又はピリミジニル（各々、場合により、ハロ、メチル、
トリフルオロメチル、ヒドロキシ、メトキシ、メトキシカルボニル、カルボキシ、エトキ
シカルボニルメトキシ、２－ヒドロキシ－２－メチルプロポキシ、シアノ、ジフルオロメ
トキシ、ｔ－ブトキシカルボニル、ヒドロキシ、ヒドロキシメチル、２－ヒドロキシエチ
ル、２－ヒドロキシ－２－プロピル、メトキシメチル、メチルスルホニル及びメチルスル
ホニルアミノから独立して選択される１～４個の基で置換されている）であり；
　Ａ２が、結合、Ｏ、ＯＣＨ２ＣＯ又はＣ＝Ｏであり；
　Ｃｙ２が、（ａ）水素、又は（ｂ）フェニル、チエニル、ピリジル、Ｎ－オキソ－ピリ
ジル、シクロプロピル、ピペリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、チアゾリル、オキ
サジアゾリル、チアジアゾリル、ピラゾリル、Ｓ，Ｓ－ジオキソチアジニル、２－オキソ
－１，２－ジヒドロピリジル（各々、場合により、アミノメチル、１－アミノエチル、ハ
ロ、ヒドロキシ、メトキシ、ヒドロキシメチル、メトキシカルボニル、アミノ、カルバモ
イル、メチルカルバモイル、ジメチルカルバモイル、（２－メトキシエチル）アミノカル
ボニル、アセチルアミノメチル、メチルスルホニル、メチルスルホニルアミノ、メチルア
ミノスルホニル、イソプロピルアミノスルホニル、ジメチルアミノスルホニル、ピロリジ
ン－１－スルホニル、メチルスルホニルアミノメチル、テトラゾリル、メチル、トリフル
オロメチル、アセチル、２－ヒドロキシエチル及び１－アミノエチルから独立して選択さ
れる１～４個の基で置換されている）であり；
　ｎが、０であり；
　Ｅが、結合又はＣＨ２であり；
　Ｒ２が、シクロヘキシル、イソプロピル、チエニル、フェニル又はピリジル（各々、場
合により、ハロ、メチル、メチルチオ又は（４－モルホリノ）メチルから選択される１個
の基で置換されている）であり、；
　Ｒ３が、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ビニル、アリル又はエトキシエチル（各
々、場合により、メチル、Ｈ２Ｃ＝ＣＨ、ＨＯ－、ＭｅＯ－、ＭｅＣ（＝Ｏ）、Ｈ２Ｎ－
、ＭｅＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－、ＭｅＮＨＣ（
＝Ｏ）－、ＨＯ２Ｃ－、ＨＯ－（ＣＨ２）２Ｏ－、（ＨＯ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｈ２ＮＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｈ２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、ＭｅＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＭｅＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－、シアノ、ＨＯ２Ｃ－、ＨＯＣＨ２ＣＨ２ＮＨ－、４－モルホリノ、ＨＯＣＨ

２Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、Ｈ２ＮＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＥｔＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ、Ｈ２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ、Ｈ２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、ＣＨ３Ｃ（＝Ｏ）、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、ＭｅＮＨＣ（＝ＮＣ≡Ｎ）ＮＨ－、Ｍｅ－、ＭｅＳ－、ＭｅＳＯ２－、ＭｅＳＯ２Ｎ
（Ｍｅ）－、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、イミダゾリルアミノ－、イミダゾリル
、モルホリノ、テトラゾリル、Ｈ２ＮＣＯＮＨ－、Ｈ２ＮＣＯ２－、ＨＯＣＨ２ＣＨ２Ｏ
－、ＭｅＮＨ－、Ｍｅ２Ｎ－及びＭｅＣＯＮＭｅから独立して選択される２個以下の基で
置換されている）であり；
　Ｒ５が、水素又はメチルである、
請求項１～３記載の化合物。
【請求項５７】
　化合物が、式（Ｉａ）：
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【化８６】

［式中、
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルア
ミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル
、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリー
ル、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ又は（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから
独立して選択される］で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的に許容し
うる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
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【請求項５８】
　化合物が、式（Ｉｂ）：
【化８７】

で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又
はジアステレオマー。
【請求項５９】
　化合物が、式（Ｉｃ）：

【化８８】

で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又
はジアステレオマー。
【請求項６０】
　化合物が、式（Ｉｄ）：
【化８９】

［式中、
　ｍは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｘは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
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シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルア
ミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル
、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリー
ル、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから
独立して選択される］で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的に許容し
うる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項６１】
　化合物が、式（Ｉｅ）：
【化９０】

［式中、
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　ｒは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルア
ミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル
、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリー
ル、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルから独立して選択される］で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的
に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項６２】
　化合物が、式（Ｉｆ）：
【化９１】
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［式中、
　ｒ及びｓは、独立して０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇ１及びＧ２は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ
、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒド
ロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
チオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、
ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチ
オ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル
、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンス
ルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ
（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノス
ルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
スルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテ
ロアリール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルから独立して選択される］で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的
に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項６３】
　化合物が、式（Ｉｆ＊）：
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【化９２】

［式中、
　ｒ及びｓは、独立して０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇ１及びＧ２は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ
、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒド
ロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
チオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、
ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチ
オ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル
、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンス
ルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ
（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノス
ルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
スルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテ
ロアリール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルから独立して選択される］で示される請求項３記載の化合物、或いはその薬学的に許
容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
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【請求項６４】
　化合物が、式（Ｉｇ）：
【化９３】

［式中、
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアル
カンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ

７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル
、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミ
ノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニル
アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール
、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独
立して選択される］で示される請求項１～３記載の化合物、或いはその薬学的に許容しう
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る塩、鏡像異性体又はジアステレオマー。
【請求項６５】
　糖尿病を有する対象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、有
効量の下記構造式（Ｉ）：
【化９４】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ
４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２

－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｎ
ＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテ
ロアリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下
の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
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アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
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アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
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Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む方法
。
【請求項６６】
　糖尿病を有する対象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、有
効量の下記構造式（Ｉ）：
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【化９５】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の
基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、若しくはＳ；又は（ｂ）（Ｃ２－Ｃ３）アルキレン若しくは
（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、エチル
、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換されて
おり；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６
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）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ２－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択されるが；
　但し、Ｒ２が、アリール、ヘテロアリール又はヘテロシクリルであり、Ａ１が、（Ｃ１

）アルキレンであり、Ｒ３が、場合によりフッ素化されている、（Ｃ１－Ｃ５）アルキル
、（Ｃ２－Ｃ５）アルケニル又は（Ｃ２－Ｃ６）アルキニルであり、そしてＣｙ１が、場
合により置換されているフェニルである場合、Ｃｙ１は、場合により置換されている、ア
リール、ヘテロアリール又はシクロアルキルによりオルト位置で置換されていない］で示
される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投
与する工程を含む方法。
【請求項６７】
　心血管疾患を有する対象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
、有効量の下記構造式（Ｉ）：
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【化９６】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ
４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２

－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｎ
ＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテ
ロアリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下
の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア



(35) JP 2011-508783 A5 2012.1.19

ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む方法
。
【請求項６８】
　心血管疾患を有する対象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
、有効量の下記構造式（Ｉ）：
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【化９７】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ
４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２

－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｎ
ＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテ
ロアリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下
の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）Ｃ１アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで、酸素は、
Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭素は、Ｃｙ
１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ若しくはＳ；又は（ｂ）（Ｃ２－Ｃ３）アルキレン若しくは（
Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、エチル、
トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換されてお
り；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ２－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
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ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ２－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ２－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択されるが；
　但し、Ｒ２が、アリール、ヘテロアリール又はヘテロシクリルであり、Ａ１が、（Ｃ１

）アルキレンであり、Ｒ３が、場合によりフッ素化されている、（Ｃ１－Ｃ５）アルキル
、（Ｃ２－Ｃ５）アルケニル又は（Ｃ２－Ｃ６）アルキニルであり、そしてＣｙ１が、場
合により置換されているフェニルである場合、Ｃｙ１は、場合により置換されている、ア
リール、ヘテロアリール又はシクロアルキルによりオルト位置で置換されていなく；
　但し、Ａ１が及びＡ２が、両方とも結合であり、そしてＣｙ１が、ピペリジニルである
場合、Ｃｙ２は、場合により置換されているキナゾリン－４－アミンではない］で示され
る化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与す
る工程を含む方法。
【請求項６９】
　心血管障害が、高血圧、高脂血症、心血管疾患、脂質代謝異常、及びアテローム性動脈
硬化症からなる群より選択される、請求項６７又は６８のいずれか一項記載の方法。
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【請求項７０】
　不安又は抑うつを有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な対象に
、有効量の下記構造式（Ｉ）：
【化９８】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ
４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２

－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－
、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｎ
ＣＮ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４

ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｎ
Ｒ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝
Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ
）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ
（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテ
ロアリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下
の基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
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キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１
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－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ
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１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル置換アミドで置換されていてもよい
）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、ア
ルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアル
キルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル置換アミド、Ｎ
，Ｎ－ジアルキル置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から独立して選択さ
れる４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７１】
　不安及び／又は抑うつを有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な
対象に、有効量の下記構造式（Ｉ）：
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【化９９】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の
基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、２－若しくは３－チエニル、２－若しくは３－フラニル、２－若
しくは３－ピロリル、２－，３－、若しくは４－ピリジル、２－ピラジニル、２－、４－
、若しくは５－ピリミジニル、３－若しくは４－ピリダジニル、１Ｈ－ベンゾイミダゾー
ル－６－イル、１Ｈ－ベンゾイミダゾール－５－イル、２－、４－、５－、６－、７－若
しくは８－キナゾリニル、２－、３－、５－、６－、７－若しくは８－キノキサリニル、
２－、３－、４－、５－、６－、７－若しくは８－キノリニル、１－、３－、４－、５－
、６－、７－若しくは８－イソキノリニル、２－、４－、若しくは５－チアゾリル、２－
、３－、４－、若しくは５－ピラゾリル、２－、３－、４－、若しくは５－イミダゾリル
、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ
素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、
ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（
Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）ア
ルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
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アルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アル
カンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロ
アルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ

３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホ
ニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ
－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣ
Ｏ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル
、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカル
ボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、ア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコ
キシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立し
て選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル若しくはトリフルオロメチルから独立して選択される１～４個の基で置換されてお
り；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
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Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ２）アルキレニルオキシであり、ここで、Ｏ
は、Ｒ２に結合しており、これは、場合により、メチル、エチル、トリフルオロメチル又
はオキソから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ｒ２は、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘテロシクリルであり、ここ
で、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒド
ロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル
、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、
ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ

７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフ
ィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アル
カン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ

７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
アミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボ
ニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
アミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニ
ル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミ
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ノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ
（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル；及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ２－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各
々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ

２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４-、（
Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４

－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（
＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２

ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ
４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ
（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝
Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル
（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよ
い）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキ
シ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルア
ミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド、Ｎ，Ｎ
－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これ
も同様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハ
ロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ

２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル－置換アミドで置換されてい
てもよい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアル
キル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル
、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換
アミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）から独立
して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７２】
　緑内障を有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な対象に、有効量
の下記構造式（Ｉ）：
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【化１００】

［式中
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の
基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若し
くは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、エ
チル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換さ
れており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニト
ロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－
Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、
（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ
、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンス
ルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルア
ルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、
（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アル
キルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテ
ロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ
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１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ
（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ
及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で置換され
ており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル（
これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよい
）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ
、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミ
ノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド、Ｎ，Ｎ－
ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも
同様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロ
ゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２

、Ｎ－モノアルキル－置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル－置換アミドで置換されていて
もよい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキ
ル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、
ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換ア
ミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）から独立し
て選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７３】
　緑内障を有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な対象に、有効量
の下記構造式（Ｉ）：
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【化１０１】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の
基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで、酸素
は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭素は、
Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（
Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロス
ルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカ
ルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ

６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル若しくはトリフルオロメチルから独立して選択される１～４個の基で置換されてお
り；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、
ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニ
ル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロ
アルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコ
キシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカ
ンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコ
キシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、
ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
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ルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルア
ミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコ
キシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
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ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル；及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ２－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各
々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ

２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ
４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－
、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝
Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ
）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、ヘテロシクリル
（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよ
い）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキ
シ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルア
ミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド、Ｎ，Ｎ
－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これ
も同様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハ
ロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ

２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル－置換アミドで置換されてい
てもよい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアル
キル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル
、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換
アミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）から独立
して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７４】
　骨粗鬆症を有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な対象に、有効
量の下記構造式（Ｉ）：
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【化１０２】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びヘテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の
基で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ、Ｓ若しくはＮＲ４；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若
しくは（Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、
エチル、トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換
されており；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは、０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
りメチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の基
で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
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ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４-、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝
Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル
（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されていてもよ
い）、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキ
シ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルア
ミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド、Ｎ，Ｎ
－ジアルキル－置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（こ
れも同様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、
ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮ
Ｈ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル－置換アミドで置換されて
いてもよい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロア
ルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチ
ル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置
換アミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル－置換アミド、又はオキソで置換されていてもよい）から
独立して選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７５】
　骨粗鬆症を有する対象を処置する方法であって、そのような処置が必要な対象に、有効
量の下記構造式（Ｉ）：
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【化１０３】

［式中、
　Ｒ１は、（ａ）存在しないか、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル又は（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アル
キルから選択され、ここで、各々は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４

Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、
（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣ
Ｎ）ＮＲ４－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ
４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２

ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ
）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４Ｃ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ
（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）
ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（
＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、アリール、シクロアルキル、ヘテロシクリル、ヘテロ
アリール、アリールアミノ及びテロアリールアミノから独立して選択される４個以下の基
で置換されており；
　Ａ１は、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン、ＣＨ２ＣＨ２Ｏ（ここで
、酸素は、Ｃｙ１に結合している）、若しくはＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）（ここで、カルボニル炭
素は、Ｃｙ１に結合している）であり；
　Ｃｙ１は、アリール、ヘテロアリール、単環式シクロアルキル又はヘテロシクリルであ
り、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミ
ノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（
Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
コキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（
Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアル
キルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカ
ンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（
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Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンス
ルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミ
ノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロ
スルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－
Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の基で置換されており；
　Ａ２は、（ａ）結合、Ｏ若しくはＳ；又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（
Ｃ１－Ｃ２）アルキレンオキシであり、これらの各々は、場合により、メチル、エチル、
トリフルオロメチル若しくはオキソから独立して選択される１～４個の基で置換されてお
り；
　Ｃｙ２は、（ａ）水素、又は（ｂ）アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル若しく
はヘテロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、
シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、
ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）
アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７

）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
チオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィ
ニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカン
スルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ

１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボ
ニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスル
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ホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒド
ロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｙは、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル又はハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　ｎは０、１又は２であり；
　Ｅは、（ａ）結合、又は（ｂ）（Ｃ１－Ｃ３）アルキレン若しくは（Ｃ１－Ｃ２）アル
キレニルオキシであり、ここで、Ｏは、Ｒ２に結合しており、これらの各々は、場合によ
り、メチル、エチル、トリフルオロメチル又はオキソから独立して選択される１～４個の
基で置換されており；
　Ｒ２は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル又はヘ
テロシクリルであり、ここで、各々は、場合により、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シア
ノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ
（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アル
キニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアル
キル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ

６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスル
フィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロア
ルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６

）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－
Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニ
ル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニ
ルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキ
シ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルア
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ミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独立して選択される４個以下の基で
置換されており；
　Ｒ３は、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキ
ニル及び（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルから選択され、ここで、各々
は、場合により、フッ素、シアノ、オキソ、Ｒ４、Ｒ４Ｏ－、（Ｒ４）２Ｎ－、Ｒ４Ｏ２

Ｃ－、Ｒ４Ｓ、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４

）２ＮＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、
Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ４－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝ＮＣＮ）ＮＲ４、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ
）Ｏ－、（Ｒ４Ｏ）２Ｐ（＝Ｏ）ＮＲ４－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、（Ｒ４）２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＲ４－、Ｒ４

Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４Ｓ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２Ｎ
ＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｒ４ＯＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）

２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、（Ｒ４）２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＳ（
＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ４、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４-、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｒ４ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝
Ｏ）２ＮＲ４、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）Ｎ
ＨＳ（＝Ｏ）２Ｏ－、（Ｒ４）２ＮＣ（＝Ｏ）ＮＨＳ（＝Ｏ）２ＮＲ４、ヘテロシクリル
（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル又はオキソで置換されてもよい）
、ヘテロアリール（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル、アルコキシ、
アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ
、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミド、Ｎ，Ｎ－ジ
アルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）、アリールアミノ（これも同
様に、場合により、アルキル、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲ
ン、トリフルオロメチル、ジアルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、
Ｎ－モノアルキル－置換アミド及びＮ，Ｎ－ジアルキル－置換アミドで置換されていても
よい）及びヘテロアリールアミノ（これも同様に、場合により、アルキル、ハロアルキル
、アルコキシ、アルキルチオ、アルキルスルホニル、ハロゲン、トリフルオロメチル、ジ
アルキルアミノ、ニトロ、シアノ、ＣＯ２Ｈ、ＣＯＮＨ２、Ｎ－モノアルキル－置換アミ
ド、Ｎ，Ｎ－ジアルキル－置換アミド又はオキソで置換されていてもよい）から独立して
選択される４個以下の基で置換されており；
　Ｒ４は、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル及び（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルから独立して選択される］で示される化
合物、或いは
その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを投与する工程を含む、方
法。
【請求項７６】
　Ａ１が、結合である、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項７７】
　Ａ１が、（Ｃ１－Ｃ３）アルキレンである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方
法。
【請求項７８】
　Ａ１が、メチレンである、請求項７７記載の方法。
【請求項７９】
　Ａ１が、ＣＨであり、そしてＲ１が存在する、請求項６５～７５のいずれか一項記載の
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方法。
【請求項８０】
　Ｒ１が、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法
。
【請求項８１】
　Ｒ１が、場合により置換されている、メチル又はエチルである、請求項８０記載の方法
。
【請求項８２】
　Ｒ１が、置換されていないメチル又はエチルである、請求項８０記載の方法。
【請求項８３】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているアリール又は場合により置換されているヘテロア
リールである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項８４】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているフェニル又は場合により置換されているピリジル
である、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項８５】
　Ｃｙ１が、場合により置換されている単環式シクロアルキルである、請求項６５～７５
のいずれか一項記載の方法。
【請求項８６】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているシクロヘキシルである、請求項８５記載の方法。
【請求項８７】
　Ｃｙ１が、場合により置換されているフェニルである、請求項８４記載の化合物。
【請求項８８】
　Ｃｙ１が、フッ素、塩素、臭素、メトキシ、メトキシカルボニル、カルボキシ、メチル
、トリフルオロメチル又はジフルオロメトキシにより置換されている、請求項８７記載の
方法。
【請求項８９】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項６５～７５のいずれか一項
記載の方法。
【請求項９０】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項８５記載の方法。
【請求項９１】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項８６記載の方法。
【請求項９２】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、水素である、請求項８７記載の方法。
【請求項９３】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、シクロプロピルである、請求項８７記載の方法
。
【請求項９４】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、場合により置換されているアリール又は場合に
より置換されているヘテロアリールである、請求項８７記載の方法。
【請求項９５】
　Ａ２が、結合であり、そしてＣｙ２が、場合により置換されているフェニル又は場合に
より置換されているピリジルである、請求項８７記載の方法。
【請求項９６】
　Ｃｙ２が、場合により置換されているフェニルである、請求項９５記載の方法。
【請求項９７】
　Ｃｙ２が、塩素又はフッ素から独立して選択される１～４個の基で置換されている、請
求項９６記載の方法。
【請求項９８】
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　Ｃｙ２が、ジフルオロフェニルである、請求項９６記載の方法。
【請求項９９】
　Ｃｙ２が、フルオロフェニルである、請求項９６記載の方法。
【請求項１００】
　Ｒ３が、ヒドロキシ（Ｃ２－Ｃ５）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項
記載の方法。
【請求項１０１】
　Ｒ３が、ジヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ５）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか一
項記載の方法。
【請求項１０２】
　Ｒ３が、ω－Ｈ２ＮＣＯ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか
一項記載の方法。
【請求項１０３】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）ＣＨ２ＣＨ２である、請求項６５～７５のいずれか一項記載
の方法。
【請求項１０４】
　Ｒ３が、（Ｃ１－Ｃ２）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルである、請求項６５～７５
のいずれか一項記載の方法。
【請求項１０５】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＳＯ２Ｏ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか
一項記載の方法。
【請求項１０６】
　Ｒ３が、Ｈ２ＮＳＯ２ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項６５～７５のいずれ
か一項記載の方法。
【請求項１０７】
　Ｒ３が、オキソ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載
の方法。
【請求項１０８】
　Ｒ３が、アルケニルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１０９】
　Ｒ３が、アリルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１１０】
　Ｒ３が、ＭｅＣ（＝Ｏ）ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項６５～７５のいず
れか一項記載の方法。
【請求項１１１】
　Ｒ３が、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項６５～７５のい
ずれか一項記載の方法。
【請求項１１２】
　Ｒ３が、シアノアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１１３】
　Ｒ３が、アルキルスルホニルアミノアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項
記載の方法。
【請求項１１４】
　Ｒ３が、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨ（Ｃ２－Ｃ４）アルキルである、請求項１１３記載の方
法。
【請求項１１５】
　Ｒ３が、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２である、請求項１１３記載の方法。
【請求項１１６】
　Ｒ３が、アルキルヒドロキシアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の
方法。
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【請求項１１７】
　Ｒ３が、ヒドロキシアルコキシアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載
の方法。
【請求項１１８】
　Ｒ３が、アミノカルボニルアミノアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記
載の方法。
【請求項１１９】
　Ｒ３が、アミノカルボキシアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方
法。
【請求項１２０】
　Ｒ３が、２－（４－モルホリノ）エチルである、請求項６５～７５のいずれか一項記載
の方法。
【請求項１２１】
　Ｒ３が、２－（１－イミダゾリル）エチルである、請求項６５～７５のいずれか一項記
載の方法。
【請求項１２２】
　Ｒ２が、場合により置換されているアリール、場合により置換されているヘテロアリー
ル又は場合により置換されているシクロアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一
項記載の方法。
【請求項１２３】
　Ｒ２が、場合により置換されているフェニル、場合により置換されているチエニル又は
場合により置換されているピリジルである、請求項１２２記載の方法。
【請求項１２４】
　Ｒ２が、場合により置換されているフェニルである、請求項１２３記載の方法。
【請求項１２５】
　Ｅが、結合である、請求項１２４記載の方法。
【請求項１２６】
　Ｒ２が、フルオロフェニルである、請求項１２４記載の方法。
【請求項１２７】
　Ｒ２が、場合により置換されているアルキルである、請求項６５～７５のいずれか一項
記載の方法。
【請求項１２８】
　Ｒ２が、場合により置換されているイソプロピルである、請求項１２７記載の方法。
【請求項１２９】
　Ｒ１が、存在しないか、又はメチル若しくはエチルであり；
　Ａ１が、結合若しくはＣＨ２であり、又はＲ１が存在する場合、Ａ１は、ＣＨであり；
　Ｃｙ１が、フェニル、シクロプロピル、シクロヘキシル、ピロリジニル、ピリジル、Ｎ
－オキソ－ピリジル、チアゾリル又はピリミジニル（各々は、場合により、ハロ、メチル
、トリフルオロメチル、ヒドロキシ、メトキシ、メトキシカルボニル、カルボキシ、エト
キシカルボニルメトキシ、２－ヒドロキシ－２－メチルプロポキシ、シアノ、ジフルオロ
メトキシ、ｔ－ブトキシカルボニル、ヒドロキシ、ヒドロキシメチル、２－ヒドロキシエ
チル、２－ヒドロキシ－２－プロピル、メトキシメチル、メチルスルホニル及びメチルス
ルホニルアミノから独立して選択される１～４個の基で置換されている）であり；
　Ａ２が、結合、Ｏ、ＯＣＨ２ＣＯ又はＣ＝Ｏであり；
　Ｃｙ２が、（ａ）水素、又は（ｂ）フェニル、チエニル、ピリジル、Ｎ－オキソ－ピリ
ジル、シクロプロピル、ピペリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、チアゾリル、オキ
サジアゾリル、チアジアゾリル、ピラゾリル、Ｓ，Ｓ－ジオキソチアジニル、２－オキソ
－１，２－ジヒドロピリジル（各々は、場合により、アミノメチル、１－アミノエチル、
ハロ、ヒドロキシ、メトキシ、ヒドロキシメチル、メトキシカルボニル、アミノ、カルバ
モイル、メチルカルバモイル、ジメチルカルバモイル、（２－メトキシエチル）アミノカ
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ルボニル、アセチルアミノメチル、メチルスルホニル、メチルスルホニルアミノ、メチル
アミノスルホニル、イソプロピルアミノスルホニル、ジメチルアミノスルホニル、ピロリ
ジン－１－スルホニル、メチルスルホニルアミノメチル、テトラゾリル、メチル、トリフ
ルオロメチル、アセチル、２－ヒドロキシエチル及び１－アミノエチルから独立して選択
される１～４個の基で置換されている）であり；
　ｎが、０であり；
　Ｅが、結合又はＣＨ２であり；
　Ｒ２が、シクロヘキシル、イソプロピル、チエニル、フェニル又はピリジル（各々は、
場合により、ハロ、メチル、メチルチオ又は（４－モルホリノ）メチルから選択される１
個の基で置換されている）であり；
　Ｒ３が、メチル、エチル、プロピル、ブチル、ビニル、アリル又はエトキシエチル（各
々は、場合により、メチル、Ｈ２Ｃ＝ＣＨ、ＨＯ－、ＭｅＯ－、ＭｅＣ（＝Ｏ）、Ｈ２Ｎ
－、ＭｅＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－、ＭｅＮＨＣ
（＝Ｏ）－、ＨＯ２Ｃ－、ＨＯ－（ＣＨ２）２Ｏ－、（ＨＯ）２Ｐ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｈ２Ｎ
Ｓ（＝Ｏ）２Ｏ－、Ｈ２ＮＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、ＭｅＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＭｅＮＨＣ
（＝Ｏ）Ｏ－、シアノ、ＨＯ２Ｃ－、ＨＯＣＨ２ＣＨ２ＮＨ－、４－モルホリノ、ＨＯＣ
Ｈ２Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、Ｈ２ＮＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、ＥｔＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ、Ｈ２

ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ、Ｈ２ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－、ＣＨ３Ｃ（＝Ｏ）－、ＭｅＯＣ（＝Ｏ）
ＮＨ－、ＭｅＮＨＣ（＝ＮＣoＮ）ＮＨ－、Ｍｅ－、ＭｅＳ－、ＭｅＳＯ２－　ＭｅＳＯ

２Ｎ（Ｍｅ）－、ＭｅＳ（＝Ｏ）２ＮＨＣ（＝Ｏ）－、イミダゾリルアミノ－、イミダゾ
リル、モルホリノ、テトラゾリル、Ｈ２ＮＣＯＮＨ－、Ｈ２ＮＣＯ２－、ＨＯＣＨ２ＣＨ

２Ｏ－、ＭｅＮＨ－、Ｍｅ２Ｎ－及びＭｅＣＯＮＭｅから独立して選択される２個以下の
基で置換されている）であり；
　Ｒ５が、水素又はメチルである、
請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３０】
　化合物が、式（Ｉａ）：
【化１０４】

［式中、
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
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ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルア
ミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル
、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６

）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル-スルホ
ニル-アミノ-（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロア
リール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ又は（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニル
から独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異
性体又はジアステレオマーである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３１】
　化合物が、式（Ｉｂ）：
【化１０５】

で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー
である、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３２】
　化合物が、式（Ｉｃ）：
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【化１０６】

で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマー
である、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３３】
　化合物が、式（Ｉｄ）：

【化１０７】

［式中、
　ｍは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｘは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ

６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－
Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１
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－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルア
ミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル
、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル-アミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホ
ニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリ
ール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６

）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルか
ら独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性
体又はジアステレオマーである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３４】
　化合物が、式（Ｉｅ）：
【化１０８】

［式中
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３

－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカン－スルフィニ
ル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ル-アルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロ
アルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル-アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１
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－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ

４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（
Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハ
ロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカル
ボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキ
ルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホ
ニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスル
ホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ

６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロア
リール、オキソ、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（
Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカ
ルボニルから独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩
、鏡像異性体又はジアステレオマーである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法
。
【請求項１３５】
　化合物が、式（Ｉｆ）：
【化１０９】

［式中、
　ｒ及びｓは、独立して０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇ１及びＧ２は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ
、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒド
ロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
チオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、
ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチ
オ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル
、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンス
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ルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ
（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノス
ルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
スルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテ
ロアリール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルから独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡
像異性体又はジアステレオマーである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３６】
　化合物が、式（Ｉｆ＊）：
【化１１０】

［式中、
　ｒ及びｓは、独立して０、１、２、３又は４であり；そして
　Ｇ１及びＧ２は、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ
、カルボキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒド
ロキシ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロア
ルキル（Ｃ２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シ
クロアルキル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シ
クロアルキルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル
チオ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、
ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチ
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オ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル
、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンス
ルフィニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シク
ロアルキルアルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）
シクロアルカンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（
Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ
（Ｃ４－Ｃ７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
カルボニル、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）ア
ルキルアミノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノス
ルホニル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル
スルホニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－
Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテ
ロアリール、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ

１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボ
ニルから独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡
像異性体又はジアステレオマーである請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３７】
　化合物が、式（Ｉｇ）：
【化１１１】

［式中、
　ｒは、０、１、２、３又は４であり；
　Ｇは、フッ素、塩素、臭素、ヨウ素、シアノ、ニトロ、アミノ、ヒドロキシ、カルボキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ３－Ｃ６）シク
ロアルキル、ヒドロキシ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルキル、（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ハロ（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル、ヒドロキシ（Ｃ

２－Ｃ６）アルケニル、（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル（Ｃ

２－Ｃ４）アルキニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキ
ル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ３－
Ｃ６）シクロアルコキシ、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルコキシ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルコキシ、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルコキシ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキ
ルアルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキルチオ、（Ｃ

４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルチオ、ハロ（Ｃ３
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－Ｃ６）シクロアルキルチオ、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルキルチオ、（Ｃ１

－Ｃ６）アルカンスルフィニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、（Ｃ４－
Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルフィニル
、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルフィニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキル
アルカンスルフィニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカンスルホニル、（Ｃ３－Ｃ６）シクロアル
カンスルホニル、（Ｃ４－Ｃ７）シクロアルキルアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６

）アルカンスルホニル、ハロ（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルカンスルホニル、ハロ（Ｃ４－Ｃ

７）シクロ－アルキルアルカンスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ、ジ（Ｃ１－
Ｃ６）アルキルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ハロ（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル
、Ｈ２ＮＣＯ、Ｈ２ＮＳＯ２、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノカルボニル、ジ（Ｃ１－Ｃ

６）アルキルアミノカルボニル、（Ｃ１－Ｃ３）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ３）アルキルアミ
ノカルボニル、ヘテロシクリルカルボニル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、
ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノスルホニル、ヘテロシクロスルホニル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルカルボニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニルアミノ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルスルホニル
アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ（Ｃ１－Ｃ６）アル
コキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、ヘテロアリール
、アミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、ジ（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、アミノ（Ｃ２－Ｃ６）ア
ルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ、ジ（Ｃ１－Ｃ６）
アルキルアミノ（Ｃ２－Ｃ６）アルコキシ及び（Ｃ１－Ｃ６）アルキルカルボニルから独
立独立して選択される］で示される化合物、或いはその薬学的に許容しうる塩、鏡像異性
体又はジアステレオマーである、請求項６５～７５のいずれか一項記載の方法。
【請求項１３８】
　ｉ）薬学的に許容しうる担体又は希釈剤；及びｉｉ）請求項１～６４のいずれか一項記
載の化合物；或いは、その薬学的に許容しうる塩、鏡像異性体又はジアステレオマーを含
む、医薬組成物。
【請求項１３９】
　１１β－ＨＳＤ１の活性又は発現に関連する疾患を有する対象を処置する方法であって
、対象に有効量の請求項１～６４記載の化合物を投与する工程を含む、方法。
【請求項１４０】
　１１β－ＨＳＤ１活性を阻害する方法であって、そのような処置が必要な哺乳類に有効
量の請求項１～６４記載の化合物を投与する工程を含む、方法。
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