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　 式 IIの 化 合 物 ：



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

ま た は そ の 医 薬 と し て 受 容 し う る 塩 、
式 中 R C は
（ I） -C 1 -C 1 0 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH， － SH， － CN, 
－ CF 3 ， C 1 -C 6 ア ル コ キ シ ， -O-フ ェ ニ ル ， － NR 1 - a R 1 - b , -OC=O NR 1 - a R 1 - b ， -S(=O) 0 - 2 R 1 - a
, － NR 1 - a C=O NR 1 - a R 1 - b ， -C=O NR 1 - a R 1 - b ， 及 び -S(=O) 2 NR 1 - a R 1 - b ， か ら な る 群 か ら 独 立
に 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
　 そ の 中 の R 1 - a 及 び R 1 - b は 存 在 す る 毎 に そ れ ぞ れ 独 立 し て Hま た は C 1 - C 6 ア ル キ ル で あ り 、
（ II） -(CH 2 ) 0 - 3 -(C 3 -C 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 、 － OH， － SH， － CN, － CF 3 ， C 1 -C 6 ア ル コ キ シ ， -O-フ ェ ニ ル ， -CO 2 H, -CO 2 -(C 1 -C 4 ア
ル キ ル )， 及 び － NR 1 - a R 1 - b , か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の 基 で 任 意
に 置 換 さ れ る こ と が で き
（ III） -(CR c - x R c - y ) 0 - 4 -R c - ア リ ー ル 、 そ の R c - x 及 び R c - y は 独 立 し て 下 記 か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 、
　 -H
　 1ま た は 2個 の -OHで 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 -C 4 ア ル キ ル
　 1， 2， ま た は 3個 の ハ ロ ゲ ン で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 -C 4 ア ル コ キ シ
　 -(CH 2 ) 0 - 4 -C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
　 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 含 む C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル
　 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 、 及 び フ ェ ニ ル を 含 む C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 及 び
　 フ ェ ニ ル 、
ま た は
　 R c - x 及 び R c - y は 共 に 3， 4， 5， 6， ま た は 7炭 素 原 子 の 炭 素 環 を 形 成 す る 炭 素 と 結 合 し 、
そ の ひ と つ の 炭 素 原 子 は 任 意 に -O-, -S-, -SO 2 -, -NR N - 2 -及 び R C - ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ
た 基 で 変 換 さ れ て お り 、 そ の 中 の
　 R C - ア リ ー ル は フ ェ ニ ル で あ り 、 こ の フ ェ ニ ル は 独 立 し た 下 記 の 1， 2， ま た は 3個 の 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH， － SH， － CN, 
－ CF 3 ， C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ， 及 び － NR 1 - a R 1 - b ,か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の
基 で 任 意 に 置 換 さ れ 、
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　 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 下 記 の 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ：
　 （ a） -H
　 （ b) -C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 下 記 群 か ら 選 択 し た 一 つ の 置 換 基 で 任 意 に 置 換
さ れ て い る ：
　 （ i） -OH, 及 び
　 （ ii） -NH 2 ,
　 （ c） -C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 独 立 し て -F, -Cl, -Br, -I, ま た は OHで あ る 1，
2， ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ i） ひ と つ の 二 重 結 合 及 び ひ と つ の 三 重 結 合 を も つ -C 1 -C 6 ア ル キ ル 鎖 、
　 （ j） -R 1 - ア リ ー ル ,こ の R 1 - ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 イ
ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 そ れ ぞ れ は 独 立
に 1， 2， 3ま た は 4個 の 下 記 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, 
－ NR 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ ii） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ iii） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iv) -F, -Cl, -Br及 び -I、
　 (v) - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 こ の ア ル コ キ シ は 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い
る 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 -
b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
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　 （ k） -R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て 、
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 1， 2， 3、 ま た は 4個 の 独 立 し た 下 記 基 に よ っ て 任 意 に 置 換
さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, 
－ NR 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (ii) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル
コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意
に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iii) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る 、
　  (iv)-F, -Cl, -Br, 及 び -I、
　  (v) - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 こ の ア ル コ キ シ は 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て
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い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, － OH， － SH， － CN, － CF 3 ， C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ， 及 び － N
R 1 - a R 1 - b , か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
、
　 (x) (CH 2 ) 0 - 4 -CO-(C 1 -C 6 ア ル キ ル )、
　 (xi) (CH 2 ) 0 - 4 -SO 2 - NR N - 2 R N - 3 ,
　 (xii) (CH 2 ) 0 - 4 -CO-NR N - 2 R N - 3 ,
　 (xiii) (CH 2 ) 0 - 4 -SO 2 -(C 1 -C 6 ア ル キ ル )、
　 (xiv) (CH 2 ) 0 - 4 -N(R N - 2 )-SO 2 -,及 び
　 (xv) (CH 2 ) 0 - 4 -N(R N - 2 )-C(O)-,
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 14） -(CH 2 ) 0 - 4  -CO-R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は そ の 存 在 毎 に モ ル
ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-
ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド
ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ヂ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ
ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ
ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ジ ニ ル
、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 及 び ホ モ チ
オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ 、
　 そ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の 結
合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 の い
ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4個
の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ a） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン , -OH, -SH, － NR 1 - a R 1
- b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の
置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ b） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ c） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-O
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H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ d) ハ ロ ゲ ン 、
　 （ e） C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、
　 （ f） - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ g) -NR N - 2 R N - 3 ,
　 （ h） -OH，
　 （ i） -CN,
　 （ j） (CH 2 ) 0 - 4 -（ C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ） 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た
は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 15） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-R N - 4 、 こ の R N - 4 は 存 在 毎 に モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ
ロ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル
、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-
オ キ シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド ,ピ ロ リ ニ ル 及 び ピ ロ リ ジ ニ ル か ら な
る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ 、 各 基 は 独 立 し て C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ る 1， 2， 3， ま た は 4個 の 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 16） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-R N - 5 、 こ の R N - 5 は 存 在 毎 に 下 記 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ
て い る ：
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　 (28) -(CH 2 ) 0 - 4  -O-P(O)-(OR 1 0 0 ) 2 、 こ の R 1 0 0 は 独 立 し て Hま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4  -O-(C 1 - C 6  ア ル キ ル ） 、 こ の ア ル キ ル 基 は F, Cl, Br及 び Iか ら な る
群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2， 3， 4， ま た は 5個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 35） -(CH 2 ) 0 - 4  -（ C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル ） 、
　 （ 36） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 -OH, -SH, -CN
, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 37） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、 そ し て
　 （ 38） -(CH 2 ) 0 - 4  -N(-Hま た は R N - 5 )-SO 2 -R N - 2 ;
　 （ IV） -(CR C - x R C - y ) 0 - 4 -R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル は そ の 存 在 毎 に 、
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
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ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、
シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ
ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ
ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル 、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン
ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ
ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、
ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ
マ ノ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ
ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ
ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ノ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ノ
ニ ル 、 ピ ラ ゾ ピ リ ヂ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ヂ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ゾ フ ラ ノ ニ ル 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 は 、 R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ ア リ ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4個
の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b ,か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ V）  C 2 -C 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, 
-SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -O-フ ェ ニ ル 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ VI） C 2  -C 1 0 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH,
 -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -O-フ ェ ニ ル 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 式 中 R N は
　 （ I） R N - 1 -X N -、 こ の X N は -CO-、 及 び R N - 1 は 下 記 の 基 か ら 選 択 さ れ て い る ：
　 （ A） フ ェ ニ ル 、 こ の フ ェ ニ ル は 同 じ で あ っ て も 異 な っ て い て も よ い 下 記 置 換 基 の 1， 2
， ま た は 3個 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, -

(8) JP 2004-534771 A5 2006.1.5



CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b ,か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 こ の R 1 - a 及 び R 1 - b は 存 在 毎 に 独 立 し て Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 7） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 同 じ ま た は 異 な っ て お り 、 下 記 の
群 か ら 選 択 さ れ る ：
　 （ a） -H
　 （ b） -C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 下 記 群 か ら 選 択 し た 一 つ の 置 換 基 で 任 意 に 置 換
さ れ て い る ；
　
　
　
　
　
　

　 （ c） -C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 独 立 し て -F, -Cl, -Br, ま た は -Iで あ る 1， 2，
ま た は 3個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ j） -R 1 - ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 イ
ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 下 記 の 独 立 し た
1， 2， 3， ま た は 4個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -SH,－ N
R 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り
　 (ii) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　  (iii) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iv) -F, -Cl, -Br, 及 び -I,
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　 (v) -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 （ ix） C 3  -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -C l , -OH, -SH, -CN, -CF3 , 
C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 （ k） -R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 下 記 の 基 の 1， 2， 3ま た は 4個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -SH,－ N
R 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2
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， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ ii） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iii) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iv) -F, -Cl, -Br,及 び  -I、
　 (v)　 -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 （ ix）  (CH 2 ) 0 - 4  -C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -C
N, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た
は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 1） -R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て
モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　
S,S-ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ ピ
ペ リ ヂ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ
オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 及 び
ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 (a) C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH, -SH,－ NR 1 - a R 1 -
b -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (b) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た
1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (c) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
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, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た
1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　

　 （ f） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,  -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 -
a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 15）  -(CH 2 ) 0 - 4  -CO-R N - 4 、 こ の R N - 4 は フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル
、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ
ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ ヂ シ ド 、 ピ ロ リ ニ ル 、 チ エ ニ
ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 及
び ピ ロ リ ジ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ て お り 、 各 基 は 任 意 に 1， 2， 3， ま た は 4個 の 独 立
し た C 1 -C 6 ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 16） -(CH 2 ) 0 - 4  -CO-O-R N - 5 、 こ の R N - 5 は 下 記 の 群 か ら 選 択 さ れ て い る ：
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　 （ 28） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-P(O)-(OR 1 0 0 ) 2 、 こ の R 1 0 0 は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て -Hま た は C 1 -C 4 ア
ル キ ル で あ り 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-( C 1 -C 6 ア ル キ ル )、 こ の ア ル キ ル は 任 意 に 1， 2， 3， 4、 ま た は 5個
の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 35） C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
　 （ 36） C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (37) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ B） -R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル は
ピ リ ジ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ
リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 及 び イ ソ ク ロ マ ニ ル 、 か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：  
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
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　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-( C 1 -C 6 ア ル キ ル )、 こ の ア ル キ ル は 任 意 に 1， 2， 3， 4、 ま た は 5個
の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ 35） C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
　 （ 36） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, 
-SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (37)C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -S
H, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ の Wは
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ II） -CO-(C 1 -C 6  ア ル キ ル )-M-( C 1 -C 6 ア ル キ ル )、 こ の Mは S,　 S0ま た は SO 2 で あ り 、
各 ア ル キ ル は 非 置 換 ま た は 下 記 の 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る ：
　
　
　
　
　
　

式 中 R 1 は
　 -(CH 2 )n 1 -フ ェ ニ ル 、 こ の n 1 は 零 ま た は １ で あ り 、 フ ェ ニ ル 環 上 に 下 記 の 置 換 基 を 1， 2
， 3， ま た は 4個 任 意 に 置 換 し て い る ：
　 （ A） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
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個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
　 (B) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (C) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ D） -F, -Cl, -Br, -I,
　 （ F） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ G) -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 さ れ る 、
　 （ H）  -OH,
　 （ Ｉ ） -CN,
　 （ J） C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

式 中 R 2 は
　 (I) -(Z)-C 1 -C 6  ア ル キ ル 、 こ の Zは 結 合 、  -C(O)-, -CO 2 -,ま た は -SO 2 -で あ り 、 こ の ア
ル キ ル 基 は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 7 ア ル キ ル （ C 1 -C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ で 任 意 に
置 換 さ れ て い る ） 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 － NR 1 -
a R 1 - b 、 こ の R 1 - a 及 び R 1 - b は 独 立 し て -Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 及 び 　 -OC=O NR 1 - a R 1 - b か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
　 (II) -(Z)-CH 2 -S(O) 0 - 2 -(C 1 -C 6 ア ル キ ル )、
　 (III） -(Z)-CH 2 -CH 2 -S(O) 0 - 2 -(C 1 -C 6 ア ル キ ル )、
　 (IV） -(Z)- C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -
Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (V） -(Z)- C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -
Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (VI） -(Z)-（ CH 2 )n 1 -(R 1 - ア リ ー ル )、 こ の Zは 結 合 、 CO, CO 2 ,ま た は SO 2  で あ り 、 こ の n

1 は 零 ま た は 1で あ り 、 そ し て こ の R 1 - ア リ ー ル は フ ェ ニ ル 、 1-ナ フ チ ル 、 2-ナ フ チ ル 及 び
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ タ リ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 そ の ア リ ー
ル 環 上 1， 2， ま た は 3個 の 下 記 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ A） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ B) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -
OH, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ C) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -
OH, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ D） -F, -Cl, -Br, -I,
　 （ F） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ G) -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 さ れ る 、
　 （ H) -OH,
　 （ I) -CN,
　 （ J）  C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,  -OH, -SH, -CN, -CF3 ,
 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 （ VII） -（ Z)-(CH 2 )n 1 -(R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル )、 こ の n 1 は す で に 定 義 し た と お り で あ り 、
こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の 結 合 で
置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の い ず れ
か の 環 構 成 原 子 に よ っ て -(CH 2 )n 1 -と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ ア リ ル は 任 意 に 下 記 の 1， 2， 3，
ま た は 4個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
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CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 2） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 3） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 4） -F, -Cl, -Brま た は -I,
　 （ 6) - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 7) -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 す る と お り 、
　 （ 8） -OH,
　 （ 9) -CN
　 （ 10) C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 そ の 前 提 と し て n 1 は 零 で 、 R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 窒 素 に よ り 炭 素 鎖 と 結 合 し て い な い 、
ま た は
　 （ VIII）  -(Z)-(CH 2 )n 1 -(R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル )、 こ の n 1 は 既 に 定 義 し た と お り で あ り 、 R

1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は ：
　 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ ル ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル
　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル  S-オ キ シ ド 、  ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ
ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ
ヒ ド ロ ピ ラ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ
ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ
シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 2） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 3） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 4） -F, -Cl, -Brま た は -I,
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　 （ 5） C 1 -C 6 ア ル コ キ シ
　 （ 6） - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 7） -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 す る と お り 、
　 （ 8） -OH,
　 （ 9） -CN
　 （ 10) C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 15) ＝ O、 前 提 と し て n 1 は 零 で R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 は 窒 素 原 子 で 炭 素 と 結 合 し て い な
い ； そ し て
式 中 R 2 0 は Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ る 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R C が -(CR C - x R C - y ) 0 - 4 -R C - ア リ ー ル で あ り 、 そ の Ｒ C - x 及 び Ｒ C - y は 下 記 か ら な る 群 か ら
独 立 し て 選 択 さ れ 、
　 -H,
　 C 1 -C 4 ア ル キ ル 、 1ま た は 2個 の -OHで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 C 1 -C 4 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の ハ ロ ゲ ン で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 -(CH 2 ) 0 - 4 -C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 含 む 、
　 C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 含 む 、 そ し て
　 フ ェ ニ ル 、
　 ま た は
　 R C - x 及 び R C - y は と も に 炭 素 と 結 合 し て 3， 4， 5， 6， ま た は 7炭 素 原 子 の 炭 素 環 を 形 成 し
、 そ の 一 つ の 炭 素 原 子 は -O-, -S-, -SO 2 -, － NR N - 2 －  及 び R C - ア リ ー ル か ら 選 択 し た 基 に
よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
　 こ の R C - ア リ ー ル は フ ェ ニ ル で あ り 、 そ れ は 下 記 の 独 立 し た 基 の 1， 2， ま た は 3個 で 任 意
に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン ,－ OH, -SH, -CN, -CF 3
, C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換
基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
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　 R C が -(CR C - x R C - y ) 0 - 4 -R C - ア リ ー ル で あ り 、 そ の Ｒ C - x 及 び Ｒ C - y は 下 記 か ら な る 群 か ら
独 立 し て 選 択 さ れ 、
　 -H,
　 C 1 -C 4 ア ル キ ル 、 1ま た は 2個 の -OHで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 C 1 -C 4 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の ハ ロ ゲ ン で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 -(CH 2 ) 0 - 4 -C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、
　 C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 含 む 、
　 C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 含 む 、 そ し て
　 フ ェ ニ ル 、
　 ま た は
　 R C - x 及 び R C - y は と も に 炭 素 と 結 合 し て 3， 4， 5， 6， ま た は 7炭 素 原 子 の 炭 素 環 を 形 成 し
、 そ の 一 つ の 炭 素 原 子 は -O-, -S-, -SO 2 -, － NR N - 2 －  及 び R C - ア リ ー ル か ら 選 択 し た 基 に
よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、 そ の な か の
　 -(CR C - x R C - y ) 0 - 4 -R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル は ピ リ ジ ル ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ
ソ イ ン ド リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ
ジ ニ ル 及 び イ ソ ク ロ マ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ て い る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 下 記 式 の 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ５ 】
　 下 記 式 の 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ６ 】
　 下 記 式 の 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ７ 】
　 下 記 式 の 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
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【 請 求 項 ８ 】
　 下 記 式 の 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ９ 】
　 式 IIIの 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　

ま た は そ の 医 薬 と し て 受 容 し う る 塩 、 式 中
R 1 は フ ェ ニ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル を 示 し こ の フ ェ ニ ル は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 2 ア ル
キ ル 、 C 1 -C 2 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 2 ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 及 び ジ （ C 1 -C 2 ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 3個 ま で の 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て お り ；
そ し て R a 及 び R b は 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 C 3 -C 7
シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6
） ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 、 モ ノ ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル ア ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 モ ノ （ C 1 -C 6
） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル を 示 し そ し
て R a 及 び R b は 同 時 に 水 素 で な い こ と が 条 件 で あ り ；
R c は 水 素 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ま た は C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル を 示 し 、 そ れ ぞ れ
は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て
い る ；
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R d は
フ ェ ニ ル を 示 し 、 こ れ は ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア
ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル コ
キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 モ ノ ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て お り ； ま た は
C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ れ は ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア
ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て お り ； そ し て
R 2 0 は 水 素 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル を 示 す 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 式 中 R 1 は フ ェ ニ ル が 任 意 に 置 換 さ れ た ベ ン ジ ル で あ る 請 求 項 9に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ 、 及 び ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1ま た は ２ 個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 請 求 項 10に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 及 び ト リ フ ル オ ロ メ チ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た
2個 の 基 に よ り 置 換 さ れ て い る 請 求 項 11に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン で 2置 換 さ れ て い る 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 R 1 が 3,5-ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル で あ る 請 求 項 13に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 式 中 R a お よ び R b は 異 な り そ し て R b が モ ノ ー ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル を 示 す 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 式 中 R d が C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ま た は ハ ロ ゲ ン で 任
意 に 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 式 中 R c が 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 式 中 R c が C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 17に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 式 中 R d が C 1 -C 6 低 級 ア ル キ ル で あ り そ し て R 2 0 が 水 素 で あ る 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 式 IVを 有 す る 請 求 項 12に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ １ 】
　 式 中
R 1  は フ ェ ニ ル が ク ロ ロ ま た は フ ロ ロ で 2置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル で あ り ；
R c が C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ り ；
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R d が C 1 -C 6 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
R 2 0 が 水 素 ま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り ；
R b が フ ェ ニ ル 基 の 3位 に 結 合 し た ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル で あ る
請 求 項 20に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 式 Vの 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　

ま た は そ の 医 薬 と し て 受 容 し う る 塩 、 式 中
R 1 は フ ェ ニ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル を 示 し こ の フ ェ ニ ル は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 2 ア ル
キ ル 、 C 1 - C 2 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 2 ）
ア ル キ ル ア ミ ノ 及 び ジ （ C 1 -C 2 ） ア ル キ ル ア ミ ノ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 3個 ま で の 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て お り ；
R a 及 び R b は 独 立 し て 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 C 3 -C 7 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル
コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ
ル ア ミ ノ 、 モ ノ ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル
キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル を 示 し そ し て R a 及
び R b は 同 時 に 水 素 で な い こ と が 条 件 で あ り ；
R c は 水 素 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ま た は C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル を 示 し 、 そ れ ぞ れ
は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ミ ノ 、 シ ア ノ ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て
い る ；
R d は
フ ェ ニ ル を 示 し 、 こ れ は ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア
ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル （ C 1 -C 6 ） ア ル コ
キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル
ア ミ ノ 、 モ ノ ま た は ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て お り ； ま た は
C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ れ は ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 シ ア
ノ 、 ア ミ ノ 、 モ ノ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ア ミ ノ 、 C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル で 任 意 に 置 換 さ れ て お り ； そ し て
R 2 0 は 水 素 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル を 示 す 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 式 中 R 1 は フ ェ ニ ル が 任 意 に 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル で あ る 請 求 項 22に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ア ミ ノ 及 び ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1ま た は 2個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 請 求 項 23に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び ト リ フ ル オ ロ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 2個
の 基 で 置 換 さ れ て い る 請 求 項 24に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
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　 式 中 フ ェ ニ ル が ハ ロ ゲ ン で 2置 換 さ れ て い る 請 求 項 25に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 式 中 R 1 が 3,5-ジ フ ル オ ロ ベ ン ジ ル で あ る 請 求 項 26に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 式 中 R a お よ び R b は 異 な り そ し て R b が （ C 1 -C 6 ） ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ を 示 す 請 求 項 2
5に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 式 中 R d が C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ま た は ハ ロ ゲ ン で 任
意 に 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 25に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 式 中 R c が 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 25に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 式 中 R c が C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る 請 求 項 30に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 式 中 R d が C 1 -C 6 低 級 ア ル キ ル そ し て R 2 0 が 水 素 で あ る 請 求 項 25に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 式 VIを 有 す る 請 求 項 25に 記 載 の 化 合 物 ：
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 式 中 R 1  は フ ェ ニ ル が ク ロ ロ ま た は フ ロ ロ で 2置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル で あ り ；
R c が C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ り ；
R d が C 1 -C 6 低 級 ア ル キ ル で あ り ；
R 2 0 が 水 素 ま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り ；
R b が チ ア ゾ リ ル 基 の 2位 に 結 合 し た ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ で あ る
請 求 項 33に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 下 記 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ：
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【 請 求 項 ３ ６ 】
　 式 IIの 化 合 物 を 有 効 成 分 と し て 含 有 す る 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 は 、 下 記
式 Ｉ Ｉ
　
　
　
　
　
　
　
　
　

ま た は そ の 医 薬 と し て 受 容 し う る 塩 、
式 中 RCは
（ I） -C 1 -C 1 0 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH， － SH， － CN, 
－ CF 3 ， C 1 -C 6 ア ル コ キ シ ， -O-フ ェ ニ ル ， － NR 1 - a R 1 - b , -OC=O NR 1 - a R 1 - b ， -S(=O) 0 - 2 R 1 - a
, － NR 1 - a C=O NR 1 - a R 1 - b ， -C=O NR 1 - a R 1 - b ， 及 び -S(=O) 2 NR 1 - a R 1 - b ， か ら な る 群 か ら 独 立
に 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
　 そ の 中 の R 1 - a 及 び R 1 - b は 存 在 す る 毎 に そ れ ぞ れ 独 立 し て Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り 、
（ II） -(CH 2 ) 0 - 3 -(C 3 -C 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ
ン 、 － OH， － SH， － CN, － CF 3 ， C 1 -C 6 ア ル コ キ シ ， -O-フ ェ ニ ル ， -CO 2 H, -CO 2 -(C 1 -C 4 ア
ル キ ル )， 及 び － NR 1 - a R 1 - b , か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の 基 で 任 意
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に 置 換 さ れ る こ と が で き
（ III） -(CR c - x R c - y ) 0 - 4 -R c - ア リ ー ル 、 そ の R c - x 及 び R c - y は 独 立 し て 下 記 か ら な る 群 よ り
選 択 さ れ る 、
　 -H
　 1ま た は 2個 の -OHで 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 -C 4 ア ル キ ル
　 1， 2， ま た は 3個 の ハ ロ ゲ ン で 任 意 に 置 換 さ れ た C 1 -C 4 ア ル コ キ シ
　 -(CH 2 ) 0 - 4 -C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
　 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 含 む C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル
　 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 含 む C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 及 び
　 フ ェ ニ ル 、
ま た は
　 R c - x 及 び R c - y は 共 に 3， 4， 5， 6， ま た は 7炭 素 原 子 の 炭 素 環 を 形 成 す る 炭 素 と 結 合 し 、
そ の ひ と つ の 炭 素 原 子 は 任 意 に -O-, -S-, -SO 2 -, -NR N - 2 -及 び R C - ア リ ー ル か ら 選 択 さ れ
た 基 で 変 換 さ れ て お り 、 そ の 中 の
　 R C - ア リ ー ル は フ ェ ニ ル で あ り 、 こ の フ ェ ニ ル は 独 立 し た 下 記 の 1， 2， ま た は 3個 の 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH， － SH， － CN, 
－ CF 3 ， C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ， 及 び － NR 1 - a R 1 - b , か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2ま た は 3個 の
基 で 任 意 に 置 換 さ れ 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 7） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-NR N - 2 R N - 3
　 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 下 記 の 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ：
　 （ a） -H
　 （ b) -C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 下 記 群 か ら 選 択 し た 一 つ の 置 換 基 で 任 意 に 置 換
さ れ て い る ：
　 （ i） -OH, 及 び
　 （ ii） -NH 2 ,
　 （ c） -C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 独 立 し て -F, -Cl, -Br, -I, ま た は OHで あ る 1，
2， ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ i） ひ と つ の 二 重 結 合 及 び ひ と つ の 三 重 結 合 を も つ -C 1 -C 6 ア ル キ ル 鎖 、
　 （ j） -R 1 - ア リ ー ル ,こ の R 1 - ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 イ
ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 そ れ ぞ れ は 独 立
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し た 1， 2， 3ま た は 4個 の 下 記 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i)　 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, 
－ NR 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ ii） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ,
　 （ iii） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る ,
　 （ iv) -F, -Cl, -Br及 び -I,
　 （ v) - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 こ の ア ル コ キ シ は 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て
い る 、
　
　
　
　
　
　

　 （ ix） C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1
-C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意
に 置 換 さ れ て お り 、
　
　
　
　
　
　
　

　 （ k） -R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て 、
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
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キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 1， 2， 3、 ま た は 4個 の 独 立 し た 下 記 基 に よ っ て 任 意 に 置 換
さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, 
－ NR 1 - a R 1 - b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (ii) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル
コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意
に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iii) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iv)-F, -Cl, -Br, 及 び -I、
　 (v) - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 こ の ア ル コ キ シ は 1， 2， ま た は 3個 の Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い
る 、
　
　
　
　
　
　

　 (ix） -(CH 2 ) 0 - 4 -C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, － OH， － SH，
－ CN, － CF 3 ， C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ， 及 び － NR 1 - a R 1 - b , か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1，
2ま た は 3個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
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　 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は そ の 存 在 毎 に モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ
リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ
ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ヂ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ
フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル
ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ
リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル ,テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 及 び ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 か ら な る 群
か ら 独 立 に 選 択 さ れ 、
　 そ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の 結
合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 の い
ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4個
の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ a） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン , -OH, -SH, － NR 1 - a R 1
- b , -CN, -CF 3 ,及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の
置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ b） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ c） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は  1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl,-O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1
， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ d) ハ ロ ゲ ン 、
　 （ e） C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、
　 （ f） - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ j） (CH 2 ) 0 - 4  -（ C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ） 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, 
-CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た
は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 15） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-R N - 4 、 こ の R N - 4 は 存 在 毎 に モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ
ロ リ ジ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル
、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-
オ キ シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド ,ピ ロ リ ニ ル 及 び ピ ロ リ ジ ニ ル か ら な
る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ 、 各 基 は 独 立 し て C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ る 1， 2， 3， ま た は 4個 の 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 16） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO 2 -R N - 5 、 こ の R N - 5 は 存 在 毎 に 下 記 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ
て い る ：
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　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4  -O-(C 1 - C 6  ア ル キ ル ） 、 こ の ア ル キ ル 基 は F, Cl, Br及 び Iか ら な る
群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2， 3， 4， ま た は 5個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 35） -(CH 2 ) 0 - 4 -(C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル ） 、
　 （ 36） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 -OH, -SH, -CN
, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 37） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、 そ し て
　 （ 38） -(CH 2 ) 0 - 4  -N(-Hま た は R N - 5 )-SO 2 -R N - 2 ;
　 （ IV） -(CR C - x R C - y ) 0 - 4 -R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル は そ の 存 在 毎 に 、
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
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ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、
シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ
ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ
ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ
ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ
オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル 、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン
ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ
ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、
ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ
マ ノ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ
ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ
ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ リ ノ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ ラ ゾ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ノ
ニ ル 、 ピ ラ ゾ ピ リ ヂ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ヂ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ゾ フ ラ ノ ニ ル 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 は 、 R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R C - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ ア リ ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4個
の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b ,か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま
た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ V） C 2 -C 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -O-フ ェ ニ ル 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ VI） C 2  -C 1 0 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH,
 -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -O-フ ェ ニ ル 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 式 中 R N は
　 （ I） R N - 1 -X N -、 こ の X N は -CO-、 及 び R N - 1 は 下 記 の 基 か ら 選 択 さ れ て い る ：
　 （ A） フ ェ ニ ル 、 こ の フ ェ ニ ル は 同 じ で あ っ て も 異 な っ て い て も よ い 下 記 置 換 基 の 1， 2
， ま た は 3個 で 置 換 さ れ て い る ：
　 (1)C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -SH, -CN
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, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b ,か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た
は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 こ の R 1 - a 及 び R 1 - b は 存 在 毎 に 独 立 し て Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 7） -(CH 2 ) 0 - 4 -CO-NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 同 じ ま た は 異 な っ て お り 、 下 記 の
群 か ら 選 択 さ れ る ：
　 （ a） -H
　 （ b) -C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 下 記 群 か ら 選 択 し た 一 つ の 置 換 基 で 任 意 に 置 換
さ れ て い る ；
　
　
　
　
　
　

　 （ c） -C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 独 立 し て -F, -Cl, -Br, ま た は -Iで あ る 1， 2，
ま た は 3個 の 基 で 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ i） 一 つ の 二 重 結 合 及 び 一 つ の 三 重 結 合 を 有 す る -C 1 -C 6 ア ル キ ル 鎖
　 （ j） -R 1 - ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 イ
ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 下 記 の 独 立 し た
1， 2， 3， ま た は 4個 の 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -SH,－ N
R 1 - a R 1 - b -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2，
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り
　 （ ii） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -
OH, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ iii） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ iv） -F, -Cl, -Br, 及 び -I,
　 （ v） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の -Fで 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ ix） C 3  -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , 
C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 （ k） -R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 下 記 の 基 の 1， 2， 3ま た は 4個 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 （ i） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,-OH, -SH,－ N
R 1 - a R 1 - b -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2，
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
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　 （ ii） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iii) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア
ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基
で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (iv) -F, -Cl, -Br,及 び  -I、
　 (v)  -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 （ ix）  (CH 2 ) 0 - 4  -C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,  -OH, -SH,
 -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 1） -R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 、 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て
モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　
S,S-ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト ラ
ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ ピ
ペ リ ヂ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ
オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ
ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ニ
ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 及 び
ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1 ， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 (a) C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 － OH, -SH,－ NR 1 - a R 1 -
b -CN, -CF 3 , 及 び  C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (b) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1 ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た
1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　  (c) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ
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た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (d) ハ ロ ゲ ン
　 (e) C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、
　 (f） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　

　 (j) (CH 2 ) 0 - 4  -(C 3 - C 8 シ ク ロ ア ル キ ル )、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -C
N, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2,ま た
は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 15）  -(CH 2 ) 0 - 4  -CO-R N - 4 、 こ の R N - 4 は フ ェ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル
、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ チ オ モ
ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S,S-ジ オ ヂ シ ド 、 ピ ロ リ ニ ル 、 チ エ ニ
ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 及
び ピ ロ リ ジ ニ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ て お り 、 各 基 は 任 意 に 1， 2， 3， ま た は 4個 の 独 立
し た C 1 -C 6 ア ル キ ル に よ っ て 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 16） -(CH 2 ) 0 - 4  -CO-O-R N - 5 、 こ の R N - 5 は 下 記 の 群 か ら 選 択 さ れ て い る ：
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　 （ 28） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-P(O)-(OR 1 0 0 ) 2 、 こ の R 1 0 0 は 存 在 す る 毎 に 独 立 し て -Hま た は C 1 -C 4 ア
ル キ ル で あ り 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-( C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は 任 意 に 1， 2， 3， 4、 ま た は 5個 の
-Fで 置 換 さ れ て い る )、
　 （ 35） C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
　 （ 36） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, 
-SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (37) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (38) -(CH 2 ) 0 - 4 -N(Hま た は R N - 5 )-SO 2 - R N - 2 、
　 (39) -(CH 2 ) 1 - 4 -(C 3 - C 8 シ ク ロ ア ル キ ル )、
　 （ B） -R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 こ の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル は
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ピ リ ジ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ
リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 及 び イ ソ ク ロ マ ニ ル 、 か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ 、
　 そ の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル  基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
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　 （ 34） -(CH 2 ) 0 - 4 -O-( C 1 -C 6 ア ル キ ル )、 こ の ア ル キ ル は 任 意 に 1,2， 3， 4、 ま た は 5個 の
-Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 35） C 3 -C 8 シ ク ロ ア ル キ ル
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　 （ 36） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, 
-SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (37) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I, -OH, -
SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 ま た は － NR 1 - a R 1 - b で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 （ II） -CO-(C 1 -C 6  ア ル キ ル )-M-( C 1 -C 6 ア ル キ ル )、 こ の Mは S,　 S0ま た は SO 2 で あ り 、
各 ア ル キ ル は 非 置 換 で あ る か ま た は 下 記 の 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置
換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　
　
　
　
　
　

式 中 R 1 は
　 -(CH 2 )n 1 -フ ェ ニ ル 、 こ の n 1 は 零 ま た は １ で あ り 、 フ ェ ニ ル 環 上 に 下 記 の 置 換 基 を 1， 2
， 3， ま た は 4個 任 意 に 置 換 し て い る ：
　 （ A） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る
　 (B) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,
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ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ C） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ D） -F, -Cl, -Br, -I,
　 （ F） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ G） -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 さ れ る 、
　 （ H） -OH,
　 （ I） -CN,
　 （ J） C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

式 中 R 2 は
　 (I) -(Z)-C 1 -C 6  ア ル キ ル 、 こ の Zは 結 合 、  -C(O)-, -CO 2 -,ま た は  -SO 2 - で あ り 、 こ の
ア ル キ ル 基 は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 7 ア ル キ ル （ C 1 -C 3 ア ル キ ル 及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ で 任 意
に 置 換 さ れ て い る ） 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 － NR

1 - a R 1 - b 、 こ の R 1 - a 及 び R 1 - b は 独 立 し て -Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 及 び -OC=O NR 1 - a R 1 - b か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て お り 、
　
　
　
　
　

　 （ IV） -(Z)- C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, 
-Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ V） -(Z)- C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -
C l , -OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ VI） -(Z)-（ CH 2 )n 1 -(R 1 - ア リ ー ル )、 こ の Zは 結 合 、 CO, CO 2 ,ま た は SO 2  で あ り 、 こ の
n 1 は 零 ま た は 1で あ り 、 そ し て こ の R 1 - ア リ ー ル は フ ェ ニ ル 、 1-ナ フ チ ル 、 2-ナ フ チ ル 及 び
イ ン ダ ニ ル 、 イ ン デ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ナ フ タ リ ル 、 ま た は テ ト ラ リ ニ ル で あ り 、 そ の ア リ ー
ル 環 上 1， 2， ま た は 3個 の 下 記 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ A） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る ：
　 (B) C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,
ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 (C) C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -OH
, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た l， 2,
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ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ D） -F, -Cl, -Br, -I,
　 （ F） -C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 任 意 に 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 置 換 さ れ て い る 、
　 （ G） -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 さ れ る 、
　 （ H） -OH,
　 （ I） -CN,
　 （ J） C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl,-OH, -SH, -CN, -CF3 , C 1
-C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2,ま た は 3個 の 置 換 基 で 任
意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 (VII)-（ Z)-(CH 2 )n 1 -(R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル )、 こ の n 1 は す で に 定 義 し た と お り で あ り 、 こ
の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は
ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、
ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ル 、 イ ソ キ ノ リ ル 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 、 キ ノ キ サ リ
ニ ル 、 フ タ ラ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ
ア ゾ リ ル 、 イ ン ド リ ジ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ト
リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ロ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ
ル 、 ナ フ チ リ ジ ニ ル 、 シ ン ノ リ ニ ル 、 カ ル バ ゾ リ ル 、 ベ ー タ -カ ル ボ リ ニ ル 、 イ ソ ク ロ マ
ニ ル 、 ク ロ マ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 イ ソ ベ ン ゾ チ エ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ
ゾ リ ル 、 ピ リ ド ピ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル
、 プ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ リ ル 、 ト リ ア ジ ニ ル 、 フ ェ ノ キ サ ジ ニ ル 、 フ ェ ノ チ ア ジ ニ ル
、 プ テ リ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ ピ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ チ ア ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド
ロ ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ズ イ ソ オ キ サ ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ベ
ン ズ イ ソ チ ア ジ ニ ル 、 ベ ン ゾ ピ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 、 ク マ リ ニ ル 、 イ ソ ク マ リ ニ
ル 、 ク ロ モ ニ ル 、 ク ロ マ ノ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル -N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ
ヒ ド ロ キ ノ リ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ク マ リ
ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ イ ソ ク マ リ ニ ル 、 イ ソ イ ン ド リ ノ ニ ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ
サ ゾ リ ノ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ミ ヂ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 　 N-オ
キ シ ド 、 ピ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ノ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ド リ ル 　 N-オ キ シ ド 、
イ ン ド リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ソ キ ノ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 キ
ノ キ サ リ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 フ タ ラ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ソ オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ
ン ド リ ジ ニ ル 　 N-オ キ シ ド 、 イ ン ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド
、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ピ ロ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 ト リ ア ゾ リ ル 　 N-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ゾ リ ル 　 N-オ キ
シ ド 、 ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 及 び ベ ン ゾ チ オ ピ ラ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 か
ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
こ の R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の 結 合 で
置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R N - ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の い ず れ
か の 環 構 成 原 子 に よ っ て -(CH 2 )n 1 -と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ ア リ ル は 任 意 に 下 記 の 1， 2， 3，
ま た は 4個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
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　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 2） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 3） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 4） -F, -Cl, -Brま た は -I,
　 （ 6） - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 7） -NR N - 2 R N - 3 、 こ の R N - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 す る と お り 、
　 （ 8） -OH,
　 （ 9） -CN
　 （ 10） C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -C l , -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　
　

　 そ の 前 提 と し て n 1 は 零 で 、 R 1 - ヘ テ ロ ア リ ー ル は 窒 素 に よ り 炭 素 鎖 と 結 合 し て い な い 、
ま た は
　 （ VIII）  -(Z)-(CH 2 )n 1 -(R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル )、 こ の n 1 は 既 に 定 義 し た と お り で あ り 、 R

1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル は ：
　 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ ル ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル
　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ホ モ ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 、 ホ モ
ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル 、 ホ モ モ ル ホ リ ニ ル  S-オ キ シ ド 、  ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ
ル 　 S,S-ジ オ キ シ ド 、 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ラ ゾ リ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ ロ リ ル 、 ジ
ヒ ド ロ ピ ラ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ジ ヒ ド ロ フ リ ル 、 ジ ヒ
ド ロ ピ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ エ ニ ル 　 S,S-ジ オ キ
シ ド 、 ホ モ チ オ モ ル ホ リ ニ ル 　 S-オ キ シ ド 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 こ の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 は 、 R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 と の 新 し い 結 合 が 水 素 原 子 を そ の
結 合 で 置 き 換 え る よ う に 、 水 素 原 子 に よ っ て 置 換 さ れ て い る 元 の R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル 基 の
い ず れ か の 原 子 と 結 合 し 、 そ の ヘ テ ロ サ イ ク ル は 任 意 に 独 立 し た 下 記 の 1， 2， 3， ま た は 4
個 の 基 で 置 換 さ れ て い る ：
　 （ 1） C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 こ の ア ル キ ル は C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 -F, -Cl, -Br, -I,－ OH, -SH, -
CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 及 び － NR 1 - a R 1 - b 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3
個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 2） C 2  -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 こ の ア ル ケ ニ ル は 1ま た は 2個 の 二 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 3） C 2  -C 6 ア ル キ ニ ル 、 こ の ア ル キ ニ ル は 1ま た は 2個 の 三 重 結 合 を 有 し 、 -F, -Cl, -O
H, -SH, -CN, -CF 3 , C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2
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， ま た は 3個 の 置 換 基 で 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 4） -F, -Cl, -Brま た は -I,
　 （ 5） C 1 -C 6 ア ル コ キ シ
　 （ 6） - C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 1， 2， ま た は 3個 の  -Fで 任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　 （ 7） -NR N - 2 R N - 3 、 こ の RN - 2 及 び R N - 3 は 後 に 定 義 す る と お り 、
　 （ 8） -OH,
　 （ 9） -CN
　 （ 10） C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 こ の シ ク ロ ア ル キ ル は -F, -Cl, -OH, -SH, -CN, -CF3 , C

1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 及 び － NR 1 - a R 1 - b か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ た 1， 2， ま た は 3個 の 置 換 基 で
任 意 に 置 換 さ れ て い る 、
　
　
　
　
　
　
　

　 (15)＝ O、 前 提 と し て n 1 は 零 で R 1 - ヘ テ ロ サ イ ク ル  基 は 窒 素 原 子 で 炭 素 と 結 合 し て い な
い ； そ し て
式 中 R 2 0 は Hま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル ま た は ア ル ケ ニ ル で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 で あ る 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 発 症 を 予 防 ま た は 遅 延 さ せ る こ と を 補 助 す る た
め 、 軽 度 認 識 障 害 （ MCI） の 患 者 を 治 療 し そ し て MCIか ら ADに 進 展 す る で あ ろ う 患 者 に お い
て ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 発 症 を 予 防 ま た は 遅 延 さ せ る た め 、 ダ ウ ン 症 候 群 を 治 療 す る た め 、
ダ ッ チ タ イ プ ア ミ ロ イ ド ー シ ス を 有 す る 家 族 性 脳 出 血 の ヒ ト を 治 療 す る た め 、 脳 の ア ミ ロ
イ ド 血 管 疾 患 の 治 療 及 び そ の 潜 在 的 転 帰 、 す な わ ち 単 回 及 び 回 帰 性 葉 出 血 、 を 防 ぐ た め 、
パ ー キ ン ソ ン 病 を 伴 う 痴 呆 、 進 行 性 ス プ ラ ヌ ク レ ア 麻 痺 を 伴 う 痴 呆 、 皮 質 基 底 の 退 行 を 伴
う 痴 呆 、 ま た は ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の び ま ん 性 Lewy体 型 及 び そ の 治 療 を 必 要 と す る 人 を 含 む
血 管 性 及 び 退 行 性 の 混 合 型 痴 呆 を 含 む 退 行 性 痴 呆 を 治 療 す る た め 、 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ た 病 気 ま た は 状 態 の 治 療 ま た は そ う な る こ と を 予 防 す る た め の 請 求 項 ３ ６ の 医 薬 組 成 物
。

(51) JP 2004-534771 A5 2006.1.5


	header
	written-amendment

