
(57)【要約】
本明細書では、 VEGFR2、 CDK2および CDK4の阻害物質として有用なオキサゾール誘導体が記
載されている。また、記載の発明は、そのようなオキサゾール誘導体の製造方法、ならび
に過増殖性疾患の治療におけるそれらの使用方法を包含する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 (I)：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
　 D 1 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 式 の 前 記 ア リ ー ル で あ り 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル お よ び 複 素 環 式 の 基 は 、 場 合 に よ り 少 な く と も １ つ の 基 Rで 置 換 さ れ て お り ；
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R

1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、 こ の 基 は -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 oは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は 、 C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル で あ り ；
　 D 2 は 、 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 D 3 は 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、 前 記 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 場 合 に よ り 少 な く と も １ つ の 基 Qで 置 換 さ れ て お り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 請 求 項 ２ 】
　 式 (I)：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 D 1 は 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ り 、
　 こ こ で 、
　 　 Xは 、 N、 Oま た は Sか ら 選 択 さ れ ；
　 　 X a は Nで あ り 、 X b は 、 N、 Oま た は Sで あ る か ； あ る い は
　 　 X a は Oで あ り 、 X b は Nで あ る か ； あ る い は
　 　 X a は Sで あ り 、 X b は Nで あ り ；
　 mは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ：
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R

1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、
　 こ の 基 は 、 -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 　 こ こ で 、
　 　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
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　 　 　 Y 1 は C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル
ケ ニ ル で あ り ；
　 D 2 は 、 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 D 3 は 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
の 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 こ こ で 、 Xは 、 N、 Oま た は Sか ら 選 択 さ れ 、
　 pは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ ま た は ５ で あ り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ 、

　 こ こ で ：
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り ； こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7  シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 請 求 項 ３ 】
　 式 (II)：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 mは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 pは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ ま た は ５ で あ り ；
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
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ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R
1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル

フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、
　 こ の 基 は 、 -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は 、 C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル で あ り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7  シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 請 求 項 ４ 】
　 式 (III)：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 Rは 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ
シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 ま た は C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ り ；
　 Q 2 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 、 ハ ロ 、 シ ア ノ ま た
は C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル で あ り ；
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　 Q 3 は 水 素 で あ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ 、

　 こ こ で 、
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ ま た は ２ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り 、
　 　 Z 2 は NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ り ；
　 Xは 、 CHま た は Nで あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 請 求 項 ５ 】
　 次 の も の か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物
も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 ：
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-(2-ア ニ リ ノ -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ノ ー ル ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-イ ソ プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-イ ソ ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(ベ ン ジ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-{3-[(2-メ チ ル プ ロ パ -2-エ ニ ル )オ キ
シ ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]
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-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-(2-{[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ノ ー ル ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 6-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )-N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ピ リ ジ ン
-3-ア ミ ン ；
　 N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-6-(4-メ チ ル ピ
ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 N 2 ,N 2 -ジ エ チ ル -N 5 -[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ピ リ ジ ン -2,5
-ジ ア ミ ン ；
　 N 5 -{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-N 2 ,N 2 -ジ エ チ
ル ピ リ ジ ン -2,5-ジ ア ミ ン ；
　 N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-5-メ チ ル -6-(4
-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[2-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
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ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 N-[2-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]-4-{[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル ]ア ミ ノ }ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )カ ル ボ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-({5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }ア ミ ノ )-N-[2-
(ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド ；  
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(1-プ ロ ピ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；  
　 N,5-ジ フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-メ チ ル -1-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ン ス ル
ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{4-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン
ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-ブ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル
ホ ン ア ミ ド ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-フ ェ ニ ル -N-[3-(フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 4-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ノ ー ル
；
　 N-(2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-ブ チ ル -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
；
　 N,N-ジ メ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア
ミ ド ；
　 2,5-ジ メ ト キ シ -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン
ア ミ ド ；
　 N-(2-メ ト キ シ -5-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 2-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ー ル ；
　 1-{4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ン
；
　 {3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ノ ー ル ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)フ ェ ノ ー ル ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-ジ メ
チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-5-(4-
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-
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オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-
5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-フ ェ ニ ル -N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-メ チ ル -5-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン -1,2-ジ オ ー ル ；
　 N-(3,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{3-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3
-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(5-{[5-(3-ヨ ー ド フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-2-メ チ ル フ ェ ニ ル )
メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ ル ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[3-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{2-メ ト キ シ -5-[(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン
ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[(5-メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -3-イ ル )メ チ ル
]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル
ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ
チ ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(5-{[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }-2-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ
ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-メ チ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 5-[4-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル ]-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-ク ロ ロ -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ
ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-ク ロ ロ -N,N-ジ エ チ ル -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ
ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[3-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 N-[2-ク ロ ロ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[2-ク ロ ロ -5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-ピ
ロ リ ジ ン -1-イ ル プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-[3-(1H-イ ミ ダ ゾ ー
ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -3-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -4-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ
ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-
1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ス ル ホ ニ ル ]
フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-メ
ト キ シ プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-メ チ ル
ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-(2-エ ト キ シ エ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ
}-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル
)-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2
-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-
1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ
ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ
リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル
)-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ チ ル -1-ベ ン ゾ チ エ ン -2-イ ル )
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-ピ リ ジ ン -3-イ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 5-[5-(2,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-2-フ リ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2-ナ フ チ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(5,5,8,8-テ ト ラ メ チ ル -5,6,7,8-テ
ト ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1,4-ベ ン ゾ ジ オ キ シ ン -6-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ
シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,5-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-1,5-ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(5-ク ロ ロ チ エ ン -2-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 メ チ ル 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゾ エ ー ト ；
　 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)フ ェ ニ ル ベ ン ゾ エ ー ト ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ チ ル フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ノ ー ル ；
　 5-[3-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ン -4-イ
ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-{3-[(2,3-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ ト キ シ )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル オ
キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-{3-[(2-ク ロ ロ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ノ キ シ ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
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　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3',5'-ジ フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ビ ニ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-エ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ リ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ ラ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1-ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-({5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-イ ル }ア ミ ノ )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 メ チ ル 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }ベ ン ゾ エ ー ト ；
　 3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ
ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 1-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン ；
　 1-[4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン ；
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　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ン 酸 ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-キ ノ リ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(5-メ チ ル チ エ ン -2-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 メ チ ル 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-5-イ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ シ レ ー ト ；
　 3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(2'-ク ロ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -N-メ チ ル -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -
4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-
ジ メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-シ ク ロ プ ロ ピ
ル -4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
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　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-ブ チ ル -4-メ ト
キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ エ チ ル -4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(
テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
　 N-ベ ン ジ ル -4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
　 N 1 -{4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-5-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル }-N 3 ,N 3 -ジ メ チ ル プ ロ パ ン -1,3-ジ ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ ェ ニ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -4-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(2-tert-ブ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ン 酸 ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド ； お よ び
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-N-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド 。
【 請 求 項 ６ 】
　 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も
し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 、 １ 種 以 上 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 、 希 釈 剤 お よ び
賦 形 剤 と を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 さ ら に 、 少 な く と も １ 種 の 追 加 の 抗 癌 剤 を 含 む 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 さ ら に 、 血 管 新 生 を 抑 制 す る 追 加 の 薬 剤 を 含 む 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な VEGFR2、 CDK2お よ び ／
ま た は CDK4の 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か
一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺
乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な VEGFR2活 性 に よ り 媒 介
さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ
の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む
、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 11に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な CDK2お よ び ／ ま た は CD
K4の 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記
載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺 乳 動 物 に
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投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 13に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の
塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的
に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な VEGFR2活 性 な ら び に ／ ま た は 不 適 切 な CDK2お よ び ／ も し く
は CDK4の 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る 障 害 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使
用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 16に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的
に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な VEGFR2活 性 に よ り 媒 介 さ れ る 障 害 の 治 療 に お い て 使 用 す る
た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 18に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的
に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な CDK2お よ び ／ ま た は CDK4の 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る 障 害 の 治
療 に お い て 使 用 す る た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 20に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 癌 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項
に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺 乳 動
物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 治 療 上 有 効 量 の 少 な く と も １ 種 の 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求
項 22に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 を 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 塩 、 溶 媒 和 ま た は
生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 投 与 と 同 時 に 投 与 す る 、 請 求 項 23に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 を 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 塩 、 溶 媒 和 ま た は
生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 投 与 の 後 で 投 与 す る 、 請 求 項 23に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 を 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 塩 、 溶 媒 和 ま た は
生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 投 与 の 前 に 投 与 す る 、 請 求 項 25に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な VEGFR2活 性 に よ り 媒 介
さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の (1) 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た
は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と (ii)増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻
害 す る た め の 薬 剤 と を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が 血 小 板 由 来 の 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻
害 す る 、 請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
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　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が 表 皮 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る 、
請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が erbB2受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る 、 請 求 項 2
7に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が VEGF受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る 、 請 求 項 27
に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が TIE-2受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る 、 請 求 項 2
7に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が 表 皮 増 殖 因 子 受 容 体 お よ び erbB2の 機 能
を 阻 害 す る 、 請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が 、 表 皮 増 殖 因 子 受 容 体 、 erbB2お よ び erb
B4の 少 な く と も ２ つ の 機 能 を 阻 害 す る 、 請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 が VEGF受 容 体 お よ び TIE-2受 容 体 の 機 能 を
阻 害 す る 、 請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 27に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な 血 管 新 生 を 特 徴 と す る
も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、
溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記
方 法 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 不 適 切 な 血 管 新 生 が 、 不 適 切 な VEGFR1、 VEGFR2、 VEGFR3ま た は TIE-2の 活 性 の 少 な く と
も １ つ に よ り 起 こ る も の で あ る 、 請 求 項 37に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 不 適 切 な 血 管 新 生 が 、 不 適 切 な VEGFR2お よ び TIE-2の 活 性 に よ り 起 こ る も の で あ る 、 請
求 項 37に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 治 療 上 有 効 量 の TIE-2阻 害 物 質 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項 37に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 増 殖 因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 を 投 与 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求 項 37に
記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 障 害 が 癌 で あ る 、 請 求 項 37に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的
に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な 血 管 新 生 を 特 徴 と す る 障 害 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の
医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が 不 適 切 な CDK2お よ び ／ ま た は CD
K4の 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の (1)請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項
に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と (ii)増 殖 因
子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 と を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法
。
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【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 オ キ サ ゾ ー ル 誘 導 体 、 そ れ を 含 む 組 成 物 お よ び 医 薬 、 な ら び に そ の よ う な 化
合 物 、 組 成 物 お よ び 医 薬 の 調 製 方 法 お よ び 使 用 方 法 に 関 す る 。 そ の よ う な オ キ サ ゾ ー ル 誘
導 体 は 、 不 適 切 な プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ 活 性 に 関 連 す る 疾 患 の 治 療 に 有 用 で あ る 。
【 背 景 技 術 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 １ つ の 重 要 で 大 き な 酵 素 の フ ァ ミ リ ー は 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ 酵 素 フ ァ ミ リ ー で あ る 。
現 在 、 約 400種 の 異 な る 既 知 の プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ が 存 在 す る 。 ヒ ト ゲ ノ ム の ３ ～ ４ ％ が
プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ の 形 成 を コ ー ド す る が 、 人 体 に は 数 千 も の 異 な る 別 個 の キ ナ ー ゼ が 存
在 す る と 思 わ れ る 。 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ は 、 ATP-Mg 2 + 複 合 体 の α -リ ン 酸 を そ の ア ミ ノ 酸
側 鎖 へ と 移 動 さ せ る こ と に よ っ て 、 種 々 の タ ン パ ク 質 中 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 の リ ン 酸 化 の 触 媒
を 担 っ て い る 。 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ 酵 素 が 細 胞 内 の 幾 つ か の シ グ ナ ル 伝 達 プ ロ セ ス を 調 節
し て 、 タ ン パ ク 質 中 の セ リ ン 、 ト レ オ ニ ン お よ び チ ロ シ ン 残 基 の ヒ ド ロ キ シ 基 の 可 逆 的 リ
ン 酸 化 に よ っ て 細 胞 の 機 能 、 増 殖 、 分 化 お よ び 破 壊 （ ア ポ ト ー シ ス ） を 司 っ て い る こ と は
十 分 に 立 証 さ れ て い る 。 こ の た め 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ は 、 シ グ ナ ル 伝 達 、 転 写 調 節 、 細
胞 運 動 お よ び 細 胞 分 裂 を 含 む 多 く の 細 胞 の 機 能 の 重 要 な 制 御 物 質 で あ る 。 さ ら に 、 幾 つ か
の 癌 遺 伝 子 も ま た 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ を コ ー ド す る こ と が 示 さ れ て お り 、 キ ナ ー ゼ が 発
癌 に お い て 一 役 を 担 っ て い る こ と が 示 唆 さ れ る 。 上 記 で 述 べ た 細 胞 プ ロ セ ス は 、 多 く の 場
合 は 互 い に 連 動 し あ う 複 雑 な 経 路 （ そ れ ぞ れ の キ ナ ー ゼ が １ 種 以 上 の キ ナ ー ゼ に よ り 調 節
さ れ る ） に よ り 高 度 に 調 節 さ れ て い る 。 し た が っ て 、 異 常 ま た は 不 適 切 な プ ロ テ イ ン キ ナ
ー ゼ の 活 性 は 、 そ う し た 異 常 な キ ナ ー ゼ 活 性 に 関 連 す る 疾 患 状 態 を 引 き 起 こ す 原 因 と な り
得 る 。 し た が っ て 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ は 、 そ れ ら の 生 理 学 的 関 連 性 、 多 様 性 お よ び 広 い
関 わ り の た め に 、 生 化 学 的 お よ び 医 学 的 研 究 に お い て 最 も 重 要 で 広 く 研 究 さ れ て い る 酵 素
フ ァ ミ リ ー の １ つ に な っ て い る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ フ ァ ミ リ ー の 酵 素 は 、 典 型 的 に は 、 リ ン 酸 化 さ れ て い る ア ミ ノ 酸 残
基 に 基 づ い て 、 ２ つ の 主 要 な サ ブ フ ァ ミ リ ー （ プ ロ テ イ ン チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ （ PTK） と プ
ロ テ イ ン セ リ ン ／ ト レ オ ニ ン キ ナ ー ゼ （ PSTK） ） に 分 類 さ れ て い る 。 PSTKは 、 セ リ ン ま た
は ト レ オ ニ ン 側 鎖 の ヒ ド ロ キ シ 置 換 基 の リ ン 酸 化 を 触 媒 す る 。 PSTKと し て は 、 環 状 AMPお
よ び 環 状 GMP依 存 性 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ 、 カ ル シ ウ ム お よ び リ ン 脂 質 依 存 性 プ ロ テ イ ン キ
ナ ー ゼ 、 カ ル シ ウ ム お よ び カ ル モ ジ ュ リ ン 依 存 性 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ 、 カ ゼ イ ン キ ナ ー ゼ
、 細 胞 分 裂 周 期 （ cell division cycle） プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ な ど が 含 ま れ る 。 こ れ ら の
キ ナ ー ゼ は 、 通 常 、 細 胞 質 に 存 在 す る か 、 あ る い は 、 お そ ら く は 結 合 性 タ ン パ ク 質 （ anch
oring proteins） に よ り 細 胞 の 特 定 の 部 分 に 結 合 し て い る 。 異 常 な PSTK活 性 は 、 慢 性 関 節
リ ウ マ チ 、 乾 癬 、 敗 血 症 性 シ ョ ッ ク 、 骨 喪 失 、 多 く の 癌 お よ び 他 の 増 殖 性 疾 患 な ど の 多 く
の 病 状 に 関 与 し て い る か 、 ま た は そ う で は な い か と 疑 わ れ て い る 。 し た が っ て 、 PSTKお よ
び そ れ ら が 関 与 す る シ グ ナ ル 伝 達 経 路 は 、 薬 物 設 計 の 重 要 な タ ー ゲ ッ ト で あ る 。 PTKは 、
チ ロ シ ン 側 鎖 の ヒ ド ロ キ シ 置 換 基 を リ ン 酸 化 す る 。 PTKは 、 か な り 少 量 で し か 存 在 し な い
が 、 こ れ も ま た 同 様 に 細 胞 の 調 節 に お い て 重 要 な 役 割 を 担 っ て い る 。 こ れ ら の キ ナ ー ゼ と
し て は 、 表 皮 増 殖 因 子 受 容 体 （ EGFR） 、 血 管 内 皮 増 殖 因 子 受 容 体 （ VEGFR） 、 イ ン ス リ ン
受 容 体 、 血 小 板 由 来 の 増 殖 因 子 受 容 体 （ PDGFR)な ど の 、 増 殖 因 子 や ホ ル モ ン な ど の 分 子 の
幾 つ か の 受 容 体 が 挙 げ ら れ る 。 研 究 に よ り 、 多 く の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ が 、 そ の 受 容 体 ド メ
イ ン が 細 胞 の 外 側 に 存 在 し 、 そ の キ ナ ー ゼ ド メ イ ン が 内 側 に 存 在 す る 、 膜 貫 通 タ ン パ ク 質
で あ る こ と が 示 さ れ た 。 異 常 な PTK活 性 も ま た 、 変 形 性 関 節 症 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 乾 癬
、 種 々 の 癌 お よ び 他 の 増 殖 性 疾 患 な ど の 多 く の 病 状 に 関 与 す る か 、 ま た は そ う で は な い か
と 疑 わ れ て い る 。 し た が っ て 、 PTKお よ び そ れ ら の シ グ ナ ル 伝 達 経 路 も ま た 、 薬 物 設 計 の
重 要 な タ ー ゲ ッ ト で あ る 。
【 発 明 の 開 示 】

10

20

30

40

50

(18) JP 2006-503081 A 2006.1.26



【 ０ ０ ０ ４ 】
　 本 発 明 は 、 PTKお よ び ／ ま た は PSTKの 阻 害 を 示 す 一 連 の 置 換 型 オ キ サ ゾ ー ル 化 合 物 に 関
す る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 特 に 、 こ れ ら の 化 合 物 は 、 PTK:VEGFR2の 阻 害 を 示 す 。 VEGFR2キ ナ ー ゼ は 内 皮 細 胞 に 見 ら
れ 、 血 管 新 生 （ 既 存 の 毛 血 細 管 か ら の 血 管 の 成 長 お よ び 増 殖 ） に 関 与 す る 。 血 管 新 生 は 、
発 生 、 ホ メ オ ス タ シ ス 、 創 傷 治 癒 、 女 性 （ 雌 ） の 生 殖 周 期 、 な ら び に 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、
糖 尿 病 性 網 膜 症 、 筋 肉 変 性 、 乾 癬 お よ び 癌 な ど の 病 理 学 的 状 態 に お い て 重 要 な 役 割 を 担 っ
て い る 。 疾 患 状 態 に お け る 血 管 新 生 の 役 割 は 、 例 え ば 、 Fanら , Trends in Pharmacol Sci
. 16:54-66； Shawverら , DDT Vol. 2, No. 2 February 1997； Folkmann, 1995, Nature M
edicine 1:27-31に 述 べ ら れ て い る 。 血 管 内 皮 増 殖 因 子 （ VEGF） に よ る VEGFR2の 活 性 化 は
、 シ グ ナ ル 伝 達 経 路 に お け る 極 め て 重 要 な 段 階 で あ り 、 腫 瘍 血 管 新 生 を 開 始 さ せ る 。 VEGF
リ ガ ン ド は 、 VEGFR2を そ の 細 胞 外 VEGF結 合 部 位 へ 結 合 す る こ と に よ り VEGFR2を 活 性 化 さ せ
る 。 こ れ に よ り 、 VEGFRの 受 容 体 二 量 体 化 と 、 VEGFR2の 細 胞 内 キ ナ ー ゼ ド メ イ ン の チ ロ シ
ン 残 基 を 自 己 リ ン 酸 化 が 起 こ る 。 こ の キ ナ ー ゼ ド メ イ ン は 、 リ ン 酸 を ATPか ら チ ロ シ ン 残
基 へ と 移 動 さ せ る よ う に 働 き 、 こ う し て 、 シ グ ナ ル 伝 達 タ ン パ ク 質 に 対 す る 結 合 部 位 を VE
GFR2の 下 流 に 作 り 、 最 終 的 に は 血 管 新 生 を 引 き 起 こ す 。 （ Ferraraお よ び Davis-Smyth, En
docrine Reviews, 18(1):4-25, 1997； McMahon, G., The Oncologist, Vol. 5, No. 9000
1, 3-10, April 2000） 。 固 形 腫 瘍 は 、 さ ら な る 血 管 新 生 に よ る 支 援 が な け れ ば 、 １ ～ ２ m
mを 超 え る 大 き さ に は な ら な い 。 （ 全 て で は な い に し て も ） 大 部 分 の 腫 瘍 の タ イ プ は 、 VEG
Fを 分 泌 し て 血 管 新 生 を 刺 激 す る 。 し た が っ て 、 VEGFR2を 阻 害 す れ ば 、 腫 瘍 の 増 殖 お よ び
転 移 な ら び に 他 の 病 理 学 的 血 管 新 生 症 状 に 関 与 す る 重 要 な プ ロ セ ス が 破 壊 さ れ る で あ ろ う
。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 さ ら に 、 こ れ ら の 化 合 物 は 、 サ イ ク リ ン 依 存 性 キ ナ ー ゼ （ CDK） と 呼 ば れ る PSTKの １ つ
の フ ァ ミ リ ー の 阻 害 を 示 す 。 真 核 生 物 細 胞 サ イ ク ル の 進 行 は 、 CDKお よ び そ れ ら と サ イ ク
リ ン と 呼 ば れ る タ ン パ ク 質 の フ ァ ミ リ ー と の 相 互 作 用 に よ り 調 節 さ れ る （ Myersonら , EMB
O Journal 1992, 11, 2909-17） 。 各 種 の サ イ ク リ ン ／ CDK複 合 体 の 協 調 的 な 活 性 化 ／ 不 活
性 化 は 、 細 胞 周 期 の 正 常 な 進 行 に 不 可 欠 で あ る （ Pines, Trends in Biochemical Science
s 1993, 18, 195-7； Sherr, Cell 1993, 73, 1059-1065.） 。 重 要 な G1-Sと G2-M両 者 の 移
行 は 、 異 な る サ イ ク リ ン ／ CDK活 性 の 活 性 化 に よ り 調 節 さ れ る 。 G1で は 、 サ イ ク リ ン D／ CD
K4と サ イ ク リ ン E／ CDK2の 両 者 が 、 S期 の 開 始 を 媒 介 す る と 考 え ら れ る 。 S期 を 経 て の 進 行
に は サ イ ク リ ン A／ CDK2 の 活 性 が 必 要 で あ り 、 一 方 、 中 期 の 開 始 に は サ イ ク リ ン A／ cdc2
（ CDK1） お よ び サ イ ク リ ン B／ cdc2の 活 性 化 が 必 要 で あ る 。 し た が っ て 、 CDK制 御 が 調 節 不
能 に な る こ と が 過 増 殖 性 疾 患 や 癌 で は よ く 見 ら れ る こ と で あ る 、 と い う こ と は 驚 く こ と で
は な い 。 （ Pines, Current Opinion in Cell Biology 1992, 4, 144-8； Lees, Current O
pinion in Cell Biology 1995, 7, 773-80； Hunterお よ び Pines, Cell 1994, 79, 573-82
） 。 し た が っ て 、 CDKを 阻 害 す れ ば 、 正 常 細 胞 に お い て 細 胞 周 期 の 進 行 が 阻 止 さ れ 、 S期 、
G2ま た は 有 糸 分 裂 に お い て 作 用 す る 細 胞 傷 害 物 質 の 毒 性 が 制 限 さ れ る 可 能 性 が あ る 。 し た
が っ て 、 そ う し た 正 常 な 増 殖 中 の 細 胞 の 細 胞 周 期 の 破 壊 は 、 毛 包 や 上 皮 粘 膜 な ど の そ の よ
う な 増 殖 中 の 細 胞 を 細 胞 障 害 物 質 の 作 用 か ら 保 護 し て 、 癌 の 化 学 療 法 お よ び 放 射 線 療 法 に
付 随 す る 副 作 用 の 有 力 な 治 療 を も た ら す は ず で あ る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 本 発 明 者 ら は 、 VEGFR2お よ び ／ ま た は CDKの 活 性 、 特 に CDK2お よ び CDK4の 活 性 を 阻 害 す
る 新 規 な オ キ サ ゾ ー ル 誘 導 体 を 見 出 し た 。 そ の よ う な オ キ サ ゾ ー ル 誘 導 体 は 、 不 適 切 な VE
GFR2お よ び ／ ま た は CDKの 活 性 に 関 連 す る 障 害 の 治 療 に 有 用 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ８ 】

　 し た が っ て 、 本 発 明 の １ つ の 態 様 に お い て 、 式 (I)：
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ０ ９ 】
[式 中 、
　 D 1 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 式 の 前 記 ア リ ー ル で あ り 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル お よ び 複 素 環 式 の 基 は 、 場 合 に よ り 少 な く と も １ つ の 基 Rで 置 換 さ れ て お り ；
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R

1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、 こ の 基 は -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 oは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は 、 C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル で あ り ；
　 D 2 は 、 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 D 3 は 、 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、 前 記 ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 場 合 に よ り 少 な く と も １ つ の 基 Qで 置 換 さ れ て お り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 本 発 明 の 第 ２ の 態 様 に お い て 、 式 (I)：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ １ 】
［ 式 中 、
　 D 1 は 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ２ 】
で あ り 、
　 こ こ で 、
　 　 Xは 、 N、 Oま た は Sか ら 選 択 さ れ ；
　 　 X a は Nで あ り 、 X b は 、 N、 Oま た は Sで あ る か ； あ る い は
　 　 X a は Oで あ り 、 X b は Nで あ る か ； あ る い は
　 　 X a は Sで あ り 、 X b は Nで あ り ；
　 mは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ：
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R

1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、
　 こ の 基 は 、 -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；
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　 　 こ こ で 、
　 　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 　 Y 1 は C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル
ケ ニ ル で あ り ；
　 D 2 は 、 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 D 3 は 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ３ 】
の 群 か ら 選 択 さ れ ；
　 こ こ で 、 Xは 、 N、 Oま た は Sか ら 選 択 さ れ 、
　 pは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ ま た は ５ で あ り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ 、

　 こ こ で ：
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り ； こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7  シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 本 発 明 の 第 ３ の 態 様 に お い て 、 式 (II)：
【 化 ５ 】
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【 ０ ０ １ ５ 】
［ 式 中 、
　 mは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 pは 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ ま た は ５ で あ り ；
　 Rは 、 ハ ロ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -NR 1 R 2 、 C 1 - C 4 ハ ロ
ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)R 1 、 -OC(O)R 1 、 -C(O)NR 1 R 2 、 -S(O) 2 R

1 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル
フ ァ ニ ル 、 シ ア ノ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い
は 、
　 こ の 基 は 、 -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は 、 C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は C 2 -C 6 ア ル ケ
ニ ル で あ り ；
　 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ア ラ ル コ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - C 4 ヒ ド ロ キ シ ア ル
キ ル 、 シ ア ノ 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 -NO 2 ま た は -C(O)OR 1 か ら な る 群
か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ ；

　 こ こ で 、
　 　 Zは NHで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は 、 S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 2 は 、 C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ６ 】
　 本 発 明 の 第 ４ の 態 様 に お い て 、 式 (III)：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ７ 】
［ 式 中 、
　 Rは 、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 C 1 -C 2 ハ ロ ア ル コ キ
シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は 、
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　 こ の 基 は -(Y) o -(Y
1 ) r -(Y

2 )に よ り 定 義 さ れ ；
　 こ こ で 、
　 　 Yは Oで あ り 、 ｏ は ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Y 1 は C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 　 Y 2 は 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 ま た は C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ り ；
　 Q 2 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 、 ハ ロ 、 シ ア ノ ま た
は C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル で あ り ；
　 Q 3 は 水 素 で あ る か 、 あ る い は 、
　 こ の 基 は 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )に よ り 定 義 さ れ 、

　 こ こ で 、
　 　 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ ま た は ２ で あ る か ； あ る い は
　 　 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ；
　 　 Z 1 は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り 、
　 　 Z 2 は NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り ；
　 R 1 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 水 素 、 C 1 - C 4 ア ル キ ル 、 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 複 素 環 ま た は ア ラ ル キ ル で あ り ；
　 R 3 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は 複 素 環 で あ り ；
　 R’ は 、 水 素 ま た は C 1 -C 3 ア ル キ ル で あ り ；
　 Xは 、 CHま た は Nで あ る ]
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ８ 】
　 本 発 明 の 第 ５ の 態 様 に お い て 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た
は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 、 １ 種 以 上 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ
る 担 体 、 希 釈 剤 お よ び 賦 形 剤 と を 含 む 医 薬 組 成 物 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 本 発 明 の 第 ６ の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が
不 適 切 な VEGFR2ま た は CDKの 活 性 に よ り 媒 介 さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (I
I)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を
前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 前 記 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 本 発 明 の 第 ７ の 態 様 に お い て 、 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 、 式 (I)、 (II)も し く は (II
I)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 本 発 明 の 第 ８ の 態 様 に お い て 、 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒
和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な VEGFR2ま た は CDKの 活 性 に よ り 媒 介
さ れ る 障 害 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　 本 発 明 の 第 ９ の 態 様 に お い て 、 細 胞 障 害 治 療 を 受 け て い る 被 験 体 に お い て 上 皮 細 胞 障 害
を 予 防 す る か そ の 重 篤 度 を 軽 減 す る た め の 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の
化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 、 １ 種 以 上 の 薬 学 的
に 許 容 さ れ る 担 体 、 希 釈 剤 お よ び 賦 形 剤 と を 含 む 医 薬 組 成 物 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 本 発 明 の 第 10の 態 様 に お い て 、 細 胞 障 害 治 療 を 受 け て い る 患 者 に お い て 上 皮 細 胞 障 害 を
予 防 す る か そ の 重 篤 度 を 軽 減 す る 方 法 で あ っ て 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (II
I)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を そ の 患 者 に 投 与
す る こ と を 含 む 前 記 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 本 発 明 の 第 11の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が
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不 適 切 な VEGFR2活 性 に よ り 媒 介 さ れ る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の (i)式 (I)、 (II)も し く
は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と (ii)増 殖
因 子 受 容 体 の 機 能 を 阻 害 す る た め の 薬 剤 と を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 前 記 方 法
が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 本 発 明 12の 第 の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 障 害 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 障 害 が
不 適 切 な 血 管 新 生 を 特 徴 と す る も の で あ り 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の
化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 前 記 哺 乳 動 物 に 投 与
す る こ と を 含 む 前 記 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 本 発 明 の 第 13の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 癌 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 治 療 上 有 効 量
の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性
の 誘 導 体 を そ の 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 前 記 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 本 発 明 の 第 14の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 癌 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 治 療 上 有 効 量
の (i)式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機
能 性 の 誘 導 体 と (ii)少 な く と も １ 種 の 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 と を そ の 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と
を 含 む 前 記 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】

　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 有 効 量 」 と い う 用 語 は 、 例 え ば 研 究 者 ま た は 臨 床 医 に よ っ て
想 定 さ れ る 組 織 、 系 、 動 物 ま た は ヒ ト の 生 物 学 的 ま た は 医 学 的 応 答 を 惹 起 す る 薬 物 ま た は
薬 剤 の 量 を 意 味 す る 。 さ ら に 、 「 治 療 上 有 効 量 」 と い う 用 語 は 、 そ の よ う な 量 が 投 与 さ れ
て い な い 対 応 す る 被 験 体 と 比 較 し た 場 合 に 、 疾 患 、 障 害 ま た は 副 作 用 の 治 療 、 治 癒 、 予 防
ま た は 改 善 が 向 上 す る か 、 あ る い は 疾 患 ま た は 障 害 の 進 行 速 度 が 低 減 す る 任 意 の 量 を 意 味
す る 。 ま た 、 こ の 用 語 は 、 そ の 範 囲 に 、 正 常 な 生 理 学 的 機 能 を 増 強 さ せ る の に 有 効 な 量 も
包 含 す る 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 低 級 」 と い う 用 語 は 、 １ ～ ６ 個 の 炭 素 を 有 す る 基 を い う 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 １ ～ 12個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖
状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 炭 化 水 素 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ハ ロ ア ル
キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 メ ル カ プ ト 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、
カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ り ア ル キ ル
で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト ロ ま た は 低 級 パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 度 が 可 能 で あ る 。 本 明 細 書
中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、
プ ロ ピ ル 、 n-ブ チ ル 、 n-ペ ン チ ル 、 イ ソ ブ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 t-ブ チ ル な ど が 挙 げ ら れ
る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 1 - C 6 ア ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も １ 個 、 多 く て も
６ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル 基 を い う 。 本 発 明 に お い て 有 用 な
「 C 1 -C 6 ア ル キ ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ
ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ ブ チ ル お よ び n-ブ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 同 様 に 、 「 C 1 - C 3 ア ル キ ル 」 お よ び 「 C 1 - C 4 ア ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も １ 個 、
多 く て も そ れ ぞ れ ３ 個 ま た は ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル 基 を
い う 。 本 発 明 に お い て 有 用 な 「 C 1 -C 3 ア ル キ ル 」 お よ び 「 C 1 - C 4 ア ル キ ル 」 基 の 例 と し て は
、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル お よ び t-ブ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
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【 ０ ０ ３ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 １ ～ 10個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直
鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 二 価 の 炭 化 水 素 基 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ ル 、 低
級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ
ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ り ア ル
キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン お よ び 低 級 パ ー フ ル
オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る 。
本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ レ ン 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 メ チ レ
ン 、 エ チ レ ン 、 n-プ ロ ピ レ ン 、 n-ブ チ レ ン な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 1 - C 3 ア ル キ レ ン 」 お よ び 「 C 1 - C 4 ア ル キ レ ン 」 と い う 用 語 は
、 少 な く と も １ 個 、 多 く て も そ れ ぞ れ ３ 個 ま た は ４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た
よ う な ア ル キ レ ン 基 を い う 。 本 発 明 に お い て 有 用 な 「 C 1 -C 3 ア ル キ レ ン 」 基 の 例 と し て は
、 限 定 す る も の で は な い が 、 メ チ レ ン 、 エ チ レ ン お よ び n-プ ロ ピ レ ン が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル ケ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 ２ ～ 10個 の 炭 素 お よ び 少 な く と
も １ 個 の 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 を 有 す る 炭 化 水 素 基 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル
キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て
い る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に
よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン お よ び 低 級
パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許 容
さ れ る 。 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル ケ ニ ル 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が
、 エ テ ニ ル 、 プ ロ ペ ニ ル 、 1-ブ テ ニ ル 、 2-ブ テ ニ ル お よ び イ ソ ブ テ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 2 - C 6 ア ル ケ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も ２ 個 、 多 く て
も ６ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル ケ ニ ル 基 を い う 。 本 発 明 に お い て 有
用 な 「 C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 エ テ ニ ル 、 プ ロ ペ
ニ ル 、 1-ブ テ ニ ル 、 2-ブ テ ニ ル お よ び イ ソ ブ テ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル ケ ニ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 ２ ～ 10個 の 炭 素 原 子 お よ び １
個 以 上 の 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 を 有 す る 、 直 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 二 価 の 炭 化 水 素 基 を い い
、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低
級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、
場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ
れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト
ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン お よ び 低 級 パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で
置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る 。 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル ケ ニ レ ン 」 の 例
と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 エ テ ン -1,2-ジ イ ル 、 プ ロ パ ン -1,3-ジ イ ル 、 メ チ レ
ン -1,1-ジ イ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 1 - C 3 ア ル ケ ニ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も １ 個 、 多 く
て も ３ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル ケ ニ レ ン 基 を い う 。 本 発 明 に お い
て 有 用 な 「 C 1 -C 3 ア ル ケ ニ レ ン 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 エ テ ン -1,2-
ジ イ ル 、 プ ロ パ ン -1,3-ジ イ ル 、 メ チ レ ン -1,1-ジ イ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ３ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 ２ ～ 10個 の 炭 素 お よ び 少 な く と
も １ 個 の 炭 素 － 炭 素 三 重 結 合 を 有 す る 炭 化 水 素 基 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル
キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア
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ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ア リ ー ル 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で
置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン
お よ び 低 級 パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 多 重
置 換 が 許 容 さ れ る 。 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ニ ル 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の
で は な い が 、 ア セ チ レ ニ ル 、 1-プ ロ ピ ニ ル 、 1-ブ チ ニ ル 、 2-ブ チ ニ ル 、 1-ペ ン チ ニ ル お よ
び 1-ヘ キ シ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 2 - C 6 ア ル キ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も ２ 個 、 多 く て
も ６ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ニ ル 基 を い う 。 本 発 明 に お い て 有
用 な 「 C 2 -C 6 ア ル キ ニ ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 ア セ チ レ ニ ル 、 1-
プ ロ ピ ニ ル 、 1-ブ チ ニ ル 、 2-ブ チ ニ ル 、 1-ペ ン チ ニ ル お よ び 1-ヘ キ シ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ニ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 ２ ～ 10個 の 炭 素 原 子 お よ び １
個 以 上 の 炭 素 － 炭 素 三 重 結 合 を 有 す る 、 直 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 二 価 の 炭 化 水 素 基 を い い
、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低
級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、
場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ
れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト
ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン お よ び 低 級 パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で
置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る 。 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ニ レ ン 」 の 例
と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 エ チ ン -1,2-ジ イ ル 、 プ ロ ピ ン -1,3-ジ イ ル な ど が 挙
げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 2 - C 3 ア ル キ ニ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 少 な く と も ２ 個 、 多 く
て も ３ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ニ レ ン 基 を い う 。 本 発 明 に お い
て 有 用 な 「 C 2 -C 3 ア ル キ ニ レ ン 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 エ チ ン -1,2-
ジ イ ル 、 プ ロ ピ ン -1,3-ジ イ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ハ ロ ゲ ン 」 ま た は 「 ハ ロ 」 と い う 用 語 は 、 フ ル オ ロ （ -F） 、
ク ロ ロ （ -Cl） 、 ブ ロ モ （ -Br） ま た は ヨ ー ド （ -I） を い う 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 」 お よ び 「 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 」 と い う 用
語 は 、 少 な く と も １ 個 の ハ ロ ゲ ン で 置 換 さ れ て い る 少 な く と も １ 個 、 多 く て も ２ 個 ま た は
４ 個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 直 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 炭 化 水 素 を い い 、 ハ ロ ゲ ン と は 本 明 細 書
で 定 義 さ れ る よ う な も の で あ る 。 本 発 明 に お い て 有 用 な 直 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 「 C 1 - C 2
ハ ロ ア ル キ ル 」 お よ び 「 C 1 - C 4 ハ ロ ア ル キ ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が
、 独 立 し て １ 個 ま た は ２ 個 の ハ ロ ゲ ン （ 例 え ば フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ お よ び ヨ ー ド ）
で 置 換 さ れ て い る メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 イ ソ ブ チ ル お よ び n-ブ チ ル
が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 ３ ～ ７ 個 の 炭 素 原 子
を 有 す る 非 芳 香 族 環 状 炭 化 水 素 環 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 こ れ が そ れ を 介 し て 結 合
し 得 る C 1 -C 4 ア ル キ レ ン リ ン カ ー を 含 む 。 代 表 的 な 「 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル 」 基 と し て は 、
限 定 す る も の で は な い が 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ
シ ル お よ び シ ク ロ ヘ プ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル キ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 ３ ～ ７ 個 の 炭 素 原
子 を 有 す る 非 芳 香 族 脂 環 式 の 二 価 の 炭 化 水 素 基 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ
ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル
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キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い
る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ
り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ ゲ ン お よ び 低 級 パ
ー フ ル オ ロ ア ル キ ル を 含 む 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許 容 さ
れ る 。 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 シ ク ロ ア ル キ レ ン 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な
い が 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル -1,1-ジ イ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル -1,2-ジ イ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル -1,2-ジ
イ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル -1,3-ジ イ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル -1,4-ジ イ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル -1,4-
ジ イ ル ま た は シ ク ロ オ ク チ ル -1,5-ジ イ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 3 - C 7 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 ３ ～ ７ 個 の 炭 素 原
子 お よ び １ 個 以 上 の 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 を 有 す る 非 芳 香 族 環 状 炭 化 水 素 環 を い い 、 こ れ は
、 場 合 に よ り 、 こ れ が そ れ を 介 し て 結 合 し 得 る C 1 -C 4 ア ル キ レ ン リ ン カ ー を 含 む 。 代 表 的
な 「 C 3 -C 7  シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 」 基 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 シ ク ロ ブ テ ニ ル 、
シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル お よ び シ ク ロ ヘ プ テ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 複 素 環 」 と い う 用 語 ま た は 「 ヘ テ ロ シ ク リ ル 」 と い う 用 語 は
、 飽 和 で あ る か ま た は １ 以 上 の 不 飽 和 を 有 し 、 S、 SO、 SO 2 、 Oも し く は Nか ら 選 択 さ れ る １
個 以 上 の ヘ テ ロ 原 子 置 換 基 を 含 む ３ ～ 12員 の 非 芳 香 族 環 を い い 、 こ れ は 、 場 合 に よ り 、 低
級 ア ル キ ル ； 低 級 ア ル コ キ シ ； 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル ； 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル ；
低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ； オ キ ソ ； ヒ ド ロ キ シ ； メ ル カ プ ト ； 場 合 に よ り ア ル キ ル 、 ア ラ
ル キ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク リ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ； カ ル ボ キ シ ； 場 合 に よ り ア ル キ
ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド ； 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ
ニ ル ； ア リ ー ル ； ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ヘ テ ロ シ ク リ ル ； ニ ト ロ ； シ ア ノ ； ハ ロ ； ま た は 低 級
パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 置 換 基 で 置 換 さ れ て お り 、 多 重 置 換 が 許
容 さ れ る 。 そ の よ う な 環 は 、 場 合 に よ り 、 こ れ が そ れ を 介 し て 結 合 し 得 り 、 ま た 場 合 に よ
っ て は １ つ 以 上 の 別 の 「 複 素 環 式 」 環 、 シ ク ロ ア ル キ ル 環 、 ア リ ー ル 環 も し く は ヘ テ ロ ア
リ ー ル 環 と 縮 合 可 能 な C 1 -C 4 ア ル キ レ ン リ ン カ ー を 含 む こ と が で き る 。 「 複 素 環 」 基 の 例
と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル を 含 む テ ト ラ ヒ ド ロ フ
ラ ニ ル ； 1,4-ジ オ キ サ ニ ル お よ び 1,3-ジ オ キ サ ニ ル を 含 む ジ オ キ サ ニ ル ； 4-ピ ペ リ ジ ン -1
-イ ル 、 6-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル お よ び 1-プ ロ ピ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル を 含 む ピ ペ リ ジ ニ ル ； 4
-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル 、 4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル お よ び 3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -
1-イ ル を 含 む ピ ペ ラ ジ ニ ル ； 4-ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル を 含 む ピ ロ リ ジ ニ ル ； モ ル ホ リ ン -4-イ
ル お よ び 4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル を 含 む モ ル ホ リ ニ ル ； テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ ピ ラ ニ ル ； テ
ト ラ ヒ ド ロ チ オ フ ェ ニ ル ； 2,3-ジ ヒ ド ロ -1-ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル を 含 む ベ ン ゾ フ ラ ニ ル ；
3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-1,5-ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル を 含 む ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ニ ル ； 2,3-ジ
ヒ ド ロ -1,4-ベ ン ゾ ジ オ キ シ ン -6-イ ル を 含 む ベ ン ゾ ジ オ キ シ ニ ル な ど が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア リ ー ル 」 と い う 用 語 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ゼ
ン 環 、 ま た は １ つ 以 上 の 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ゼ ン 環 と 縮 合 し て 、 例 え ば ア ン ト
ラ セ ン 、 フ ェ ナ ン ト レ ン も し く は ナ フ タ レ ン 環 系 を 形 成 し て い る 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る ベ ン ゼ ン 環 系 を い う 。 ま た 、 そ の よ う な 環 は 、 場 合 に よ り 、 １ つ 以 上 の 別 の 「 複 素 環 式
」 環 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル 環 と 縮 合 し て い て も よ い 。 代 表 的 な オ プ シ
ョ ン の 置 換 基 と し て は 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低
級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、
場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 場 合 に よ り ア
ル キ ル も し く は 複 素 環 で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ
て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア シ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル 、 ア シ ル オ キ シ 、 ア ロ イ ル
オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル オ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 パ
ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は ア リ ー ル が 挙 げ ら れ 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る
。 「 ア リ ー ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 フ ェ ニ ル 、 2-ナ フ チ ル 、 1-ナ
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フ チ ル 、 5,5,8,8-テ ト ラ メ チ ル -5,6,7,8-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン -2-イ ル 、 ビ フ ェ ニ ル 、
な ら び に そ れ ら の 置 換 誘 導 体 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ラ ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 低 級 ア ル キ レ ン リ ン カ ー （ こ こ
で 、 低 級 ア ル キ レ ン は 本 明 細 書 で 定 義 さ れ る も の で あ る ） を 介 し て 結 合 し て い る 本 明 細 書
中 で 定 義 さ れ る ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を い い 、 そ の 非 置 換 形 態 お よ び 置 換 形 態
の 双 方 を 含 む 。 「 ア ラ ル キ ル 」 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ
ニ ル プ ロ ピ ル 、 2-ピ リ ジ ニ ル メ チ ル 、 4-ピ リ ジ ニ ル メ チ ル 、 3-イ ソ キ サ ゾ リ ル メ チ ル 、 5-
メ チ ル -3-イ ソ キ サ ゾ リ ル メ チ ル お よ び 2-イ ミ ダ ゾ イ イ ル エ チ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 と い う 用 語 は 、 単 環 式 の ５ ～ ７ 員 の 芳 香 族
環 、 ま た は 別 の ヘ テ ロ ア リ ー ル も し く は ア リ ー ル 環 と 縮 合 し て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル を 含 む
二 環 式 の 芳 香 族 環 系 を い う 。 そ の よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 は 、 １ 個 以 上 の 窒 素 、 イ オ ウ お
よ び ／ ま た は 酸 素 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 、 N-酸 化 物 お よ び イ オ ウ 酸 化 物 お よ び 二 酸
化 物 は 許 容 さ れ る ヘ テ ロ 原 子 置 換 物 で あ り 、 場 合 に よ り 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル コ キ シ

、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 、 低 級 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 オ
キ ソ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 メ ル カ プ ト 、 ア ミ ノ （ 場 合 に よ り ア ル キ ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ミ ノ ア ル
キ レ ン 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル も し く は ヘ テ ロ シ ク リ ル カ ル ボ キ サ ミ ド で 置 換 さ れ て い る も の ）
、 カ ル ボ キ シ 、 テ ト ラ ゾ リ ル 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る カ ル ボ キ サ ミ ド 、 場
合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア シ ル 、 ア ロ イ ル 、 ヘ テ ロ ア ロ イ
ル 、 ア シ ル オ キ シ 、 ア ロ イ ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル オ キ シ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ニ
ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 低 級 パ ー フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は ア リ ー ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ３ 個 以 下 の メ ン バ ー で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る
。 本 明 細 書 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 基 の 例 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、
フ ラ ニ ル 、 チ オ フ ェ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ リ ル 、 テ ト ラ
ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 3-メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -3-イ ル を 含 む イ ソ キ サ ゾ
リ ル 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル
、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ
オ フ ェ ニ ル 、 イ ン ド リ ル 、 イ ン ド リ ニ ル 、 イ ン ダ ゾ リ ル 、 な ら び に そ れ ら の 置 換 形 態 が 挙
げ ら れ る 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ミ ノ 」 と い う 用 語 は 、 基 -NH 2 を い う 。
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル ア ミ ノ 」 と い う 用 語 は 、 基 -NHR a ［ 式 中 、 R a は 上 記
で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ミ ノ ア ル キ レ ン 」 と い う 用 語 は 、 基 -(CH 2 ) x NR a R b ［ 式 中 、
xは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 R a は 水 素 ま た は ア ル キ ル で あ り 、 R b は 水 素 ま た は ア ル キ
ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア リ ー ル ア ミ ノ 」 と い う 用 語 は 、 基 -NHR a ［ 式 中 、 R a は 上 記
で 定 義 し た よ う な ア リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ラ ル キ ル ア ミ ノ 」 と い う 用 語 は 、 基 -NHR a ［ 式 中 、 R a は 上
記 で 定 義 し た よ う な ア ラ ル キ ル 基 で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル コ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a O-［ 式 中 、 R a は 上 記 で 定 義
し た よ う な ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル コ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a O-［ 式 中 、 R a
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は 上 記 で 定 義 し た よ う な C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル ケ ニ ル オ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a O-［ 式 中 、 R a は 上 記
で 定 義 し た よ う な ア ル ケ ニ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ラ ル コ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R b R a O-［ 式 中 、 R a は 上 記 で
定 義 し た よ う な ア ル キ レ ン で あ り 、 R b は 上 記 で 定 義 し た よ う な ア リ ー ル も し く は ヘ テ ロ ア
リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル コ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R b R a O-［ 式 中 、
R a は 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ レ ン で あ り 、 R b は 上 記 で 定 義 し た よ う な 複 素 環 で あ る ］
を い う 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ハ ロ ア ル コ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a O-［ 式 中 、 R a は 上 記 で
定 義 し た よ う な C 1 -C 2 ハ ロ ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a S-［ 式 中 、 R a は
上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル ス ル フ ェ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a S(O)-［ 式 中 、 R

a は 上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a SO 2 -［ 式 中 、 R a は
上 記 で 定 義 し た よ う な ア ル キ ル で あ る で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 オ キ ソ 」 と い う 用 語 は 、 基 =Oを い う 。
【 ０ ０ ６ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヒ ド ロ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 -OHを い う 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 メ ル カ プ ト 」 と い う 用 語 は 、 基 -SHを い う 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 カ ル ボ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 -COOR a ［ 式 中 、 R a は 水 素 ま た
は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 シ ア ノ 」 と い う 用 語 は 、 基 -CNを い う 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ニ ト ロ 」 と い う 用 語 は 、 基 -NO 2 を い う 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 シ ア ノ ア ル キ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 -R a CN［ 式 中 、 R a は 上 記
で 定 義 し た よ う な C 1 -C 3 ア ル キ レ ン で あ る ］ を い う 。 本 発 明 に お い て 有 用 な 代 表 的 な 「 シ
ア ノ ア ル キ ル 」 基 と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 シ ア ノ メ チ ル 、 シ ア ノ エ チ ル お よ
び シ ア ノ プ ロ ピ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 -SO 2 NH 2 を い う 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 カ ル ボ キ サ ミ ド 」 と い う 用 語 は 、 基 -C(O)NH 2 を い う 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ シ ク リ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 」 と い う 用 語 は 、 基 -C(O)NHR

a ［ 式 中 、 R a は 上 記 で 定 義 し た よ う な ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
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　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ス ル フ ァ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 -S-を い う も の と す る 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ス ル フ ェ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 -S(O)-を い う も の と す る 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ス ル ホ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 -S(O) 2 -ま た は -SO 2 -ま た は S(
O) 2 を い う も の と す る 。
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア シ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)-［ 式 中 、 R a は 、 本 明 細 書
中 で 定 義 さ れ る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ロ イ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)-［ 式 中 、 R a は 、 本 明 細
書 中 で 定 義 さ れ る ア リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ ア ロ イ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)-［ 式 中 、 R a は 、
本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 」 と い う 用 語 は 、 基 R a OC(O)-［ 式 中 、
R a は 、 本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ る ア ル キ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア シ ル オ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)O-［ 式 中 、 R a は 、 本
明 細 書 中 で 定 義 さ れ る ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は ヘ テ ロ シ ク リ ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ア ロ イ ル オ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)O-［ 式 中 、 R a は 、
本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ る ア リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 ヘ テ ロ ア ロ イ ル オ キ シ 」 と い う 用 語 は 、 基 R a C(O)O-［ 式 中 、
R a は 、 本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る ］ を い う 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 場 合 に よ り （ よ っ て ） 」 と い う 用 語 は 、 そ の 後 に 記 載 さ れ て
い る 事 象 が 起 こ っ て い て も 起 こ っ て い な く て も よ く 、 起 こ っ て い る 事 象 と 起 こ っ て い な い
事 象 の 両 者 を 含 む こ と を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 」 と い う 用 語 は 、 哺 乳 動 物 に 投 与
す る と 、 （ 直 接 的 ま た は 間 接 的 に ） 本 発 明 の 化 合 物 ま た は そ の 活 性 な 代 謝 産 物 を 提 供 す る
こ と が で き る 、 本 発 明 の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 任 意 の 誘 導 体 （ 例 え ば エ ス テ ル ま た
は ア ミ ド ） を い う 。 そ う し た 誘 導 体 は 、 当 業 者 で あ れ ば 、 過 度 な 実 験 を 行 わ ず と も 明 ら か
で あ り 、 Burgerの Medicinal Chemistry And Drug Discovery, 第 5版 , 第 １ 巻 : Principle
s and Practice（ 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 教 示 す る 程 度 に 、 参 照 に よ り 本 明 細 書 に 組
み 込 ま れ る ） の 教 示 を 参 照 さ れ た い 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 溶 媒 和 物 」 と い う 用 語 は 、 溶 質 （ 本 発 明 で は 、 式 (I)、 (II)
も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 ） と 溶 媒 と か ら
形 成 さ れ る 、 さ ま ざ ま な 化 学 量 論 の 複 合 体 を い う 。 本 発 明 の 目 的 の た め の そ の よ う な 溶 媒
は 、 上 記 溶 質 の 生 物 学 的 活 性 に 干 渉 し な い も の と す る こ と が で き る 。 好 適 な 溶 媒 の 例 と し
て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 水 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル お よ び 酢 酸 が 挙 げ ら れ る 。
好 ま し く は 、 用 い ら れ る 溶 媒 は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 溶 媒 で あ る 。 好 適 な 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る 溶 媒 の 例 と し て は 、 水 、 エ タ ノ ー ル お よ び 酢 酸 が 挙 げ ら れ る 。 最 も 好 ま し く は 、 使 用
さ れ る 溶 媒 は 水 で あ る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 は 、 ２ 種 以 上 の 形 態 で 結 晶 化 す る 能 力 、 す な わ ち 、 多
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形 と し て 知 ら れ る 特 性 を 有 し 、 そ の よ う な 多 形 の 形 態 （ 「 多 形 体 」 ） は 式 (I)お よ び (II)
の 範 囲 に 含 ま れ る と 理 解 さ れ る 。 多 形 は 、 一 般 に 、 温 度 ま た は 圧 力 ま た は そ れ ら の 両 者 の
変 化 に 対 す る 応 答 と し て 起 こ り 得 、 結 晶 化 プ ロ セ ス の 変 化 に よ っ て も 起 こ り 得 る 。 多 形 体
は 、 Ｘ 線 回 析 パ タ ー ン 、 溶 解 度 お よ び 融 点 な ど の 当 業 界 で 公 知 の 種 々 の 物 理 的 特 性 に よ り
区 別 で き る 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 「 置 換 （ さ れ て い る ） 」 と い う 用 語 は 、 指 定 の 置 換 基 に よ る 置
換 を い い 、 特 に 指 示 が な い 限 り 、 多 重 置 換 が 許 容 さ れ る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
　 本 明 細 書 で 記 載 さ れ る 化 合 物 の う ち 特 定 の も の は 、 １ つ 以 上 の キ ラ ル 原 子 を 含 み 得 る か
、 あ る い は ２ 種 の エ ナ ン チ オ マ ー と し て 存 在 し 得 る 。 し た が っ て 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 エ
ナ ン チ オ マ ー の 混 合 物 、 な ら び に 精 製 さ れ た エ ナ ン チ オ マ ー ま た は エ ナ ン チ オ マ ー を 多 く
含 む 混 合 物 を 含 み 得 る 。 ま た 、 本 発 明 の 範 囲 に は 、 上 記 の 式 (I)、 (II)ま た は (III)で 表 わ
さ れ る 化 合 物 の 個 々 の 異 性 体 、 な ら び に そ れ ら の 完 全 も し く は 部 分 均 衡 混 合 物 も 含 ま れ る
。 ま た 、 本 発 明 は 、 １ つ 以 上 の キ ラ ル 中 心 が 反 転 し て い る そ の 異 性 体 と の 混 合 物 と し て の
、 上 記 の 式 で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 個 々 の 異 性 体 も 包 含 す る 。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 以 下 の 実 施 形 態 は 、 各 式 の 定 義 に よ っ て 特 に 限 定 さ れ て い な い 限 り 、 ま た は 特 に そ う で
は な い と 限 定 さ れ て い な い 限 り 、 上 記 で 定 義 さ れ る よ う な 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 全 て
の 範 囲 に 含 ま れ る 化 合 物 を い う こ と が 理 解 さ れ よ う 。 ま た 、 本 明 細 書 に 記 載 さ れ て い る 本
発 明 の 実 施 形 態 は 、 使 用 お よ び 組 成 物 を 含 め 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 全 て に 適 用 可 能
で あ る こ と も 理 解 さ れ よ う 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ４ 】
ま た は
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ５ 】
か ら 選 択 さ れ 、 好 ま し く は
【 化 ９ 】
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ６ 】
［ 式 中 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ り 、 mは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ］
で あ る 。
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は
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【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ８ 】
［ 式 中 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ０ 】
［ 式 中 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ０ １ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ２ 】
［ 式 中 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ０ ３ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ４ 】
［ 式 中 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ０ ５ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、 場 合 に よ り １ 個 以 上 の R基 で 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル
環 で あ り ；  好 ま し く は 、 D1は 、 そ れ ぞ れ 場 合 に よ り １ 個 以 上 の R基 で 置 換 さ れ て い る フ ラ
ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ ニ ル 、 チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 イ ソ キ サ ゾ リ
ル ま た は チ ア ゾ リ ル で あ り 、 こ こ で 、 Rは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ０ ６ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は
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【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ７ 】
ま た は
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ８ 】
［ 式 中 、 X、 X a 、 X b 、 Rお よ び mは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ ０ ９ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ０ 】
ま た は
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【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ １ 】
［ 式 中 、 Rお よ び mは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
か ら 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ １ ２ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、 R ( m ) ［ 式 中 、 mは ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、 Rは C 1 -C 6 ア ル コ
キ シ 、 ハ ロ ま た は -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り ； こ こ で 、 Yは Oで あ り 、 oは ０

ま た は １ で あ り ； Y 1 は C(H)(R’ )で あ り 、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 Y 2 は ア リ ー
ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 ま た は C 3 -C 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ
ニ ル で あ る 。
【 ０ １ １ ３ 】
　 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、 R ( m ) ［ 式 中 、 mは ０ ま た は １ で あ り 、 Rは C 1 -C 6 ア
ル コ キ シ ま た は ハ ロ で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ り 、 さ ら に 好 ま し く は 、 D 1 は
、 R ( m ) ［ 式 中 、 mは ０ ま た は １ で あ り 、 Rは メ ト キ シ 、 -Fま た は -Brで あ る ］ で 置 換 さ れ て
い る フ ェ ニ ル で あ り 、 最 も 好 ま し く は 、 D 1 は 、 R ( m ) ［ 式 中 、 mは １ で あ り 、 Rは メ ト キ シ ま
た は -Fで あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 。
【 ０ １ １ ４ 】
　 別 の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 D 1 は 、 R ( m ) ［ 式 中 、 mは １ で あ り 、 Rは -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )で

定 義 さ れ る 基 で あ り ； こ こ で 、 Yは Oで あ り 、 oは ０ ま た は １ で あ り ； Y 1 は C(H)(R’ )で あ り
、 rは ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 Y 2 は ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 ま た は C 3 -
C 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ り 、 さ ら に 好 ま し く は 、 D 1 は 、
R ( m ) ［ 式 中 、 mは １ で あ り 、 Rは -(Y) o -(Y

1 ) r -(Y
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り ； こ こ で 、 Yは Oで

あ り 、 oは ０ ま た は １ で あ り ； rは ０ で あ り 、 Y 2 は ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は C 3 -C 7
シ ク ロ ア ル キ ル で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ り 、 最 も 好 ま し く は 、 D 1 は 、 R ( m )
［ 式 中 、 mは １ で あ り 、 Rは 非 置 換 ま た は 置 換 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル ま た は ピ リ ジ ニ ル （ 好 適 な 置 換 基 は 上 記 で 述 べ た シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び ヘ
テ ロ ア リ ー ル の 定 義 に お い て 述 べ て あ る ） ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 。
【 ０ １ １ ５ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 2 は 、 水 素 ま た は C 1 -C 4 ア ル キ ル で あ る 。 １ つ の 好 ま し い 実 施 形
態 で は 、 D 2 は 、 水 素 ま た は メ チ ル で あ る 。 さ ら に 好 ま し い １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 2 は 水 素
で あ る 。
【 ０ １ １ ６ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ７ 】
［ 式 中 、 Qは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
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で あ る 。
【 ０ １ １ ８ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ９ 】
ま た は
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ０ 】
［ 式 中 、 Qは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ２ １ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ２ 】
［ 式 中 、 Qは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 別 の 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、
【 化 ２ ５ 】
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【 ０ １ ２ ４ 】
ま た は
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ５ 】
［ 式 中 、 Qは 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］
で あ る 。
【 ０ １ ２ ６ 】
　 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ り 、 Qは ハ ロ 、 C 1
- C 4 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)OR 1 ま た は -NR 1 R 2 か ら な る 群 か ら
独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 あ る い は -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り 、 こ こ で 、 Zは N

Hで あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ る か ； あ る い は 、 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で
あ る か ； あ る い は Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た
は １ で あ り ； Z 1 は S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で あ り 、 Z 2 は C 1 - C 6 ア ル キ ル 、
ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ
ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1 ま た は NR 1 R 2 （ 式 中 、 nは １
、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 。
【 ０ １ ２ ７ 】
　 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは ０ ま た は １ で あ り 、 Qは 、 C 1 - C 6
ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ

り 、 こ こ で 、 Zは CH 2 で あ り 、 qは １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ； Z 1 は S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； r
は １ で あ り 、 Z 2 は C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ハ ロ 、 ア ラ ル キ
ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1 ま た は
NR 1 R 2 で あ り ； こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 R 1 、 R 2 、 R 3 は 本 明 細 書 中 で 定 義 さ
れ る と お り で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ り 、 好 ま し く は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、
pは １ で あ り 、 Qは -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り 、 こ こ で 、 qは ０ で あ り ； rは ０

で あ り ； Z 2 は ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ
り 、 最 も 好 ま し く は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは １ で あ り 、 Qは 4-メ チ ル ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ジ メ
チ ル ピ ペ リ ジ ニ ル 、 4-エ チ ル ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル お よ び チ オ モ ル
ホ リ ニ ル で 定 義 さ れ る 基 で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 。
【 ０ １ ２ ８ 】
　 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは ２ で あ り 、 Qは 、 ハ ロ 、 C 1 - C 4 ハ
ロ ア ル キ ル 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 -C(O)OR 1 ま た は -NR 1 R 2 か ら な る 群 か ら 独 立
し て 選 択 さ れ る か 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り 、 こ こ で 、 Zは CH 2 で あ り 、 q

は ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は 、 Zは O(CH 2 ) n （ 式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４
で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ； Z 1 は S(O) 2 ま た は C(O)で あ り ； rは ０ ま た は １ で
あ り 、 Z 2 は C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 ア
ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1

ま た は NR 1 R 2 で あ り 、 こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル
で あ り ； さ ら に 好 ま し く は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは ２ で あ り 、 Qは 、 C 1 - C 6 ア ル コ キ シ 、
ヒ ド ロ キ シ か ら な る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る か 、 -(Z) q -(Z

1 ) r -(Z
2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ

り 、 こ こ で 、 Zは CH 2 で あ り 、 qは ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る か ； あ る い は 、 Zは O(CH 2 ) n （
式 中 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ） で あ り 、 qは ０ ま た は １ で あ り ； Z 1 は S(O) 2 で あ り
； rは １ で あ り 、 Z 2 は C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ハ ロ 、 ア ラ ル

10

20

30

40

50

(37) JP 2006-503081 A 2006.1.26



キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR
1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R

3 、 NH(CH 2 ) n OR
1 ま た

は NR 1 R 2 で あ り ； こ こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ
り ； 最 も 好 ま し く は 、 D 3 は 、 Q ( p ) ［ 式 中 、 pは ２ で あ り 、 Qは メ ト キ シ お よ び -(Z) q -(Z

1 ) r -
(Z 2 )で 定 義 さ れ る 基 で あ り 、 こ こ で 、 qは ０ で あ り ； Z 1 は S(O) 2 で あ り ； rは １ で あ り 、 Z 2

は C 1 - C 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 複 素 環 、 ハ ロ 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - C 2 ハ ロ ア
ル キ ル 、 C(H)(R’ )R 3 、 NH(CH 2 ) n NR

1 R 2 、 NH(CH 2 ) n R
3 、 NH(CH 2 ) n OR

1 ま た は NR 1 R 2 で あ り ； こ
こ で 、 nは １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ る ］ で 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 。
【 ０ １ ２ ９ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 の 具 体 的 な 例 は 、 次 の も の を 含 む 。
【 ０ １ ３ ０ 】
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-(2-ア ニ リ ノ -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ノ ー ル ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-イ ソ プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-イ ソ ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(ベ ン ジ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-{3-[(2-メ チ ル プ ロ パ -2-エ ニ ル )オ キ
シ ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
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オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[4-(3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-(2-{[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ノ ー ル ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ
ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 6-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )-N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ピ リ ジ ン
-3-ア ミ ン ；
　 N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-6-(4-メ チ ル ピ
ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 N 2 ,N 2 -ジ エ チ ル -N 5 -[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ピ リ ジ ン -2,5
-ジ ア ミ ン ；
　 N 5 -{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-N 2 ,N 2 -ジ エ チ
ル ピ リ ジ ン -2,5-ジ ア ミ ン ；
　 N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-5-メ チ ル -6-(4
-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[2-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 N-[2-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]-4-{[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル ]ア ミ ノ }ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )カ ル ボ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1
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,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-({5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }ア ミ ノ )-N-[2-
(ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド ；  
　 5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(1-プ ロ ピ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；  
　 N,5-ジ フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-メ チ ル -1-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ン ス ル
ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{4-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン
ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-ブ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル
ホ ン ア ミ ド ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-フ ェ ニ ル -N-[3-(フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 4-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ノ ー ル
；
　 N-(2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-ブ チ ル -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
；
　 N,N-ジ メ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア
ミ ド ；
　 2,5-ジ メ ト キ シ -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン
ア ミ ド ；
　 N-(2-メ ト キ シ -5-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 2-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ー ル ；
　 1-{4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ン
；
　 {3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ノ ー ル ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)フ ェ ノ ー ル ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-ジ メ
チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-5-(4-
フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-
5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-フ ェ ニ ル -N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-メ チ ル -5-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン -1,2-ジ オ ー ル ；
　 N-(3,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 N-{3-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{4-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3
-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(5-{[5-(3-ヨ ー ド フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-2-メ チ ル フ ェ ニ ル )
メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ ル ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[3-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{2-メ ト キ シ -5-[(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン
ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[(5-メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -3-イ ル )メ チ ル
]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル
ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ
チ ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(5-{[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }-2-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ
ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-メ チ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
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　 5-[4-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル ]-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-ク ロ ロ -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ
ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-ク ロ ロ -N,N-ジ エ チ ル -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ
ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[3-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン ；
　 N-[2-ク ロ ロ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[2-ク ロ ロ -5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-ピ
ロ リ ジ ン -1-イ ル プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-[3-(1H-イ ミ ダ ゾ ー
ル -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -3-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ
ジ ン -4-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ
ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-
1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ス ル ホ ニ ル ]
フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-メ
ト キ シ プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-メ チ ル
ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
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　 N-(2-エ ト キ シ エ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ
}-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル
)-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2
-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-
1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ
ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ
リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル
)-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
　 4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ チ ル -1-ベ ン ゾ チ エ ン -2-イ ル )
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-ピ リ ジ ン -3-イ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ゾ ニ ト リ ル ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)ベ ン ズ ア ミ ド ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[5-(2,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-2-フ リ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2-ナ フ チ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(5,5,8,8-テ ト ラ メ チ ル -5,6,7,8-テ
ト ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1,4-ベ ン ゾ ジ オ キ シ ン -6-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ
シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 5-(3,5-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-1,5-ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(5-ク ロ ロ チ エ ン -2-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 メ チ ル 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゾ エ ー ト ；
　 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル
)フ ェ ニ ル ベ ン ゾ エ ー ト ；
　 3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ チ ル フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ノ ー ル ；
　 5-[3-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ン -4-イ
ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-{3-[(2,3-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ ト キ シ )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル オ
キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-{3-[(2-ク ロ ロ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ノ キ シ ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3',5'-ジ フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
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　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ビ ニ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(3-エ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ リ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ ラ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1-ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-({5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-イ ル }ア ミ ノ )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 メ チ ル 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }ベ ン ゾ エ ー ト ；
　 3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ
ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 1-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン ；
　 1-[4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ン 酸 ；
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　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-キ ノ リ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(5-メ チ ル チ エ ン -2-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 メ チ ル 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-5-イ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ シ レ ー ト ；
　 3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド ；
　 3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-
イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-(2'-ク ロ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 4-メ ト キ シ -N-メ チ ル -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -
4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-
ジ メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-シ ク ロ プ ロ ピ
ル -4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-ブ チ ル -4-メ ト
キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ エ チ ル -4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(
テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ；
　 4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
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　 N-ベ ン ジ ル -4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン ；
　 N 1 -{4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-5-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル }-N 3 ,N 3 -ジ メ チ ル プ ロ パ ン -1,3-ジ ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ ェ ニ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -4-
イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 5-[3-(2-tert-ブ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ン 酸 ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド ；
　 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )-N-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド ；
　 ま た は そ れ ら の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 。
【 ０ １ ３ １ 】
　 典 型 的 に は 、 本 発 明 の 塩 は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 。 「 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 」
と い う 用 語 に 包 含 さ れ る 塩 と は 、 本 発 明 の 化 合 物 の 非 毒 性 の 塩 を い う 。 本 発 明 の 化 合 物 の
塩 は 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 中 の 置 換 基 の 窒 素 か ら 誘 導 さ れ る 酸 付 加 塩 を 含 み
得 る 。 代 表 的 な 塩 と し て は 、 次 の 塩 が 挙 げ ら れ る ： 酢 酸 塩 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 安 息
香 酸 塩 、 重 炭 酸 塩 、 重 硫 酸 塩 、 重 酒 石 酸 塩 、 ホ ウ 酸 塩 、 臭 化 塩 、 エ デ ト 酸 カ ル シ ウ ム 、 カ
ル シ ン 酸 塩 、 炭 酸 塩 、 塩 化 塩 、 ク ラ ブ ラ ン 酸 塩 、 ク エ ン 酸 塩 、 二 塩 酸 塩 、 エ デ ト 酸 塩 、 エ
ジ シ ル 酸 塩 （ edisylate） 、 エ ス ト ル 酸 塩 （ estolate） 、 エ シ ル 酸 塩 （ esylate） 、 フ マ ル
酸 塩 、 グ ル セ プ ト 酸 塩 （ gluceptate） 、 グ ル コ ン 酸 塩 、 グ ル タ ミ ン 酸 塩 、 グ リ コ リ ル ア ル
サ ニ ル 酸 塩 、 ヘ キ シ ル レ ゾ ル シ ン 酸 塩 、 ヒ ド ラ バ ミ ン （ hydrabamine） 、 臭 化 水 素 酸 塩 、
塩 酸 塩 、 ヒ ド ロ キ シ ナ フ ト エ 酸 塩 、 ヨ ウ 化 塩 、 イ セ チ オ ン 酸 塩 、 乳 酸 塩 、 ラ ク ト ビ オ ン 酸
塩 、 ラ ウ リ ン 酸 塩 、 リ ン ゴ 酸 塩 、 マ レ イ ン 酸 塩 、 マ ン デ ル 酸 塩 、 メ シ ル 酸 塩 、 メ チ ル 臭 化
塩 、 メ チ ル 硝 酸 塩 、 メ チ ル 硫 酸 塩 、 マ レ イ ン 酸 一 カ リ ウ ム 、 ム チ ン 酸 塩 （ mucate） 、 ナ プ
シ ル 酸 塩 、 硝 酸 塩 、 N-メ チ ル グ ル カ ミ ン 、 シ ュ ウ 酸 塩 、 パ モ エ ー ト （ エ ン ボ ン 酸 塩 ） 、 パ
ル ミ チ ン 酸 塩 、 パ ン ト テ ン 酸 塩 、 リ ン 酸 塩 ／ 二 リ ン 酸 塩 、 ポ リ ガ ラ ク ツ ロ ン 酸 塩 、 カ リ ウ
ム 、 サ リ チ ル 酸 塩 、 ナ ト リ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 塩 、 ス バ セ テ ー ト （ subacetate） 、 コ ハ ク
酸 塩 、 タ ン ニ ン 酸 塩 、 酒 石 酸 塩 、 テ オ レ ー ト （ teoclate） 、 ト シ ル 酸 塩 、 ト リ エ チ オ ダ イ
ド （ triethiodide） 、 ト リ メ チ ル ア ン モ ニ ウ ム 、 な ら び に 吉 草 酸 塩 。 本 発 明 の 化 合 物 の 製
造 に は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ な い 他 の 塩 も 有 用 と な る 場 合 が あ り 、 こ れ ら は 本 発 明 の さ ら に
別 の 態 様 を 構 成 す る 。
【 ０ １ ３ ２ 】
　 治 療 に お け る 使 用 の 場 合 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら び に そ
の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 は 、 そ の ま ま の 化 学 物 質 と し て 投 与 す る
こ と が 可 能 で あ る が 、 そ れ ら の 活 性 成 分 を 医 薬 組 成 物 と し て 提 供 す る こ と も 可 能 で あ る 。
し た が っ て 、 本 発 明 は さ ら に 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら び に
そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 、 1種 以 上 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担
体 、 希 釈 剤 も し く は 賦 形 剤 と を 含 む 医 薬 組 成 物 を 提 供 す る 。 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化
合 物 、 な ら び に そ れ ら の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 は 上 記 で 記 載 し た
と お り で あ る 。 担 体 、 希 釈 剤 ま た は 賦 形 剤 は 、 製 剤 の 他 の 成 分 と 適 合 し 、 そ の レ シ ピ エ ン
ト に は 有 害 で な い 、 と い う 意 味 で 許 容 さ れ る も の で な け れ ば な ら な い 。 ま た 、 本 発 明 の 別
の 態 様 に よ れ ば 、 式 (I)も し く は (II)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に
機 能 性 の 誘 導 体 を 、 1種 以 上 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 、 希 釈 剤 も し く は 賦 形 剤 と 混 合 す
る こ と を 含 む 、 医 薬 製 剤 の 調 製 方 法 も 提 供 さ れ る 。
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【 ０ １ ３ ３ 】
　 医 薬 製 剤 は 、 単 位 投 薬 量 あ た り 所 定 量 の 活 性 成 分 を 含 む 単 位 剤 形 で 提 供 す る こ と が で き
る 。 そ の よ う な 単 位 は 、 治 療 し よ う と す る 症 状 、 投 与 経 路 、 な ら び に 患 者 の 年 齢 、 体 重 お
よ び 病 態 に 応 じ て 、 例 え ば 、 0.5mg～ １ g、 好 ま し く は １ mg～ 700mgの 式 (I)、 (II)ま た は  (
III)の 化 合 物 を 含 み 得 る 。 好 ま し い 単 位 投 薬 製 剤 は 、 本 明 細 書 に お い て 上 記 で 述 べ た よ う
な 活 性 成 分 の 一 日 用 量 も し く は 分 割 用 量 （ sub-dose） 、 ま た は そ れ ら の 適 切 な 一 部 を 含 む
も の で あ る 。 さ ら に 、 そ の よ う な 医 薬 製 剤 は 、 製 薬 業 界 で 周 知 の 方 法 の い ず れ か に よ っ て
も 調 製 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ３ ４ 】
　 医 薬 製 剤 は 、 本 発 明 の 医 薬 組 成 物 の 成 分 は 、 例 え ば 経 口 （ 口 腔 内 も し く は 舌 下 を 含 む ）
、 直 腸 内 、 経 鼻 、 局 所 （ 口 腔 内 、 舌 下 も し く は 経 皮 を 含 む ） 、 膣 内 ま た は 非 経 口 （ 皮 下 、
筋 肉 内 、 静 脈 内 も し く は 皮 内 を 含 む ） 経 路 な ど の い ず れ の 適 当 な 経 路 に よ る 投 与 向 け に も
適 合 さ せ る こ と が で き る 。 そ の よ う な 製 剤 は 、 例 え ば 活 性 成 分 を 担 体 ま た は 賦 形 剤 と 結 合
さ せ る 方 法 な ど 、 製 薬 業 界 に お い て 公 知 の い ず れ の 方 法 に よ っ て も 調 製 す る こ と が で き る
。
【 ０ １ ３ ５ 】
　 経 口 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 は 、 カ プ セ ル 剤 も し く は 錠 剤 な ど の バ ラ に な っ て い る 単
位 ； 粉 剤 も し く は 顆 粒 剤 ； 水 性 も し く は 非 水 性 の 液 体 中 の 溶 液 剤 ま た は 懸 濁 液 剤 ； 食 用 の
フ ォ ー ム （ 泡 ） も し く は ホ イ ッ プ ； ま た は 水 中 油 型 の 液 体 エ マ ル ジ ョ ン も し く は 油 中 水 型
の 液 体 エ マ ル ジ ョ ン と し て 提 供 で き る 。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 例 え ば 、 錠 剤 も し く は カ プ セ ル 剤 の 形 態 で 経 口 投 与 す る 場 合 、 活 性 薬 物 成 分 は 、 エ タ ノ
ー ル 、 グ リ セ ロ ー ル 、 水 な ど の 、 経 口 用 で 非 毒 性 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 不 活 性 担 体 と 組 み
合 わ せ る こ と が で き る 。 粉 剤 は 、 上 記 化 合 物 を 適 切 な 細 粒 径 に 粉 砕 し 、 同 様 に 粉 砕 し た 食
用 炭 化 水 素 （ 例 え ば デ ン プ ン ま た は マ ン ニ ト ー ル ） な ど の 薬 学 的 担 体 と 混 合 す る こ と に よ
り 調 製 さ れ る 。 矯 味 矯 臭 剤 、 防 腐 剤 、 分 散 剤 お よ び 着 色 剤 も 存 在 さ せ る こ と が 可 能 で あ る
。
【 ０ １ ３ ７ 】
　 カ プ セ ル 剤 は 、 上 記 で 記 載 さ れ る よ う な 粉 末 混 合 物 を 調 製 し 、 成 形 し た ゼ ラ チ ン シ ー ス
に 充 填 す る こ と に よ り 製 造 さ れ る 。 充 填 操 作 の 前 に 、 コ ロ イ ド 状 シ リ カ 、 タ ル ク 、 ス テ ア
リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 カ ル シ ウ ム ま た は 固 体 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル な ど の
流 動 促 進 剤 お よ び 滑 沢 剤 を 粉 末 混 合 物 に 添 加 す る こ と が 可 能 で あ る 。 ア ガ ー ア ガ ー 、 炭 酸
カ ル シ ウ ム ま た は 炭 酸 ナ ト リ ウ ム な ど の 崩 壊 剤 ま た は 可 溶 化 剤 を 添 加 し て 、 カ プ セ ル 剤 が
摂 取 さ れ た 時 の 薬 の ア ベ イ ラ ビ リ テ ィ を 向 上 さ せ る こ と が で き る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 さ ら に 、 そ れ が 所 望 さ れ る か 必 要 で あ る 場 合 に は 、 適 切 な 結 合 剤 、 滑 沢 剤 、 崩 壊 剤 お よ
び 着 色 剤 を 混 合 物 に 混 ぜ 込 む こ と が で き る 。 好 適 な 結 合 剤 と し て は 、 デ ン プ ン 、 ゼ ラ チ ン
、 天 然 の 糖 （ ブ ド ウ 糖 ま た は β -乳 糖 な ど ） 、 コ ー ン 甘 味 料 、 天 然 お よ び 合 成 の ガ ム （ ア
ラ ビ ア ゴ ム 、 ト ラ ガ カ ン ト ゴ ム ま た は ア ル ギ ン 酸 ナ ト リ ウ ム な ど ） 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル セ
ル ロ ー ス 、 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 蝋 な ど が 挙 げ ら れ る 。 こ れ ら の 剤 形 に 使 用 さ れ る 滑
沢 剤 と し て は 、 オ レ イ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ
ウ ム 、 安 息 香 酸 ナ ト リ ウ ム 、 酢 酸 ナ ト リ ウ ム 、 塩 化 ナ ト リ ウ ム な ど が 挙 げ ら れ る 。 崩 壊 剤
と し て は 、 限 定 す る も の で は な い が 、 デ ン プ ン 、 メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 寒 天 、 ベ ン ト ナ イ ト
、 キ サ ン タ ン ガ ム な ど が 挙 げ ら れ る 。 錠 剤 は 、 例 え ば 、 粉 末 混 合 物 を 調 製 し 、 造 粒 も し く
は ス ラ グ 化 し 、 滑 沢 剤 お よ び 崩 壊 剤 を 混 合 し 、 圧 縮 し て 錠 剤 に す る こ と に よ り 製 剤 化 さ れ
る 。 粉 末 混 合 物 は 、 適 切 に 粉 砕 し た 化 合 物 を 上 記 で 記 載 さ れ る 希 釈 剤 ま た は 基 剤 、 そ し て
場 合 に よ り 結 合 剤 （ カ ル ボ キ シ メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 ア ル ギ ン 酸 、 ゼ ラ チ ン ま た は ポ リ ビ ニ
ル ピ ロ リ ド ン な ど ） 、 液 状 遅 延 剤 (パ ラ フ ィ ン な ど )、 再 吸 収 促 進 剤 （ 第 四 級 塩 な ど ） お よ
び ／ ま た は 吸 収 剤 （ ベ ン ト ナ イ ト 、 カ オ リ ン ま た は リ ン 酸 二 カ ル シ ウ ム な ど ） と 混 合 す る
こ と に よ り 調 製 さ れ る 。 粉 末 混 合 物 は 、 シ ロ ッ プ 、 デ ン プ ン 糊 、 ア カ デ ィ ア （ acadia） 粘
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液 、 ま た は セ ル ロ ー ス 系 も し く は ポ リ マ ー 系 の 物 質 の 溶 液 ） な ど の 結 合 剤 で 湿 潤 さ せ 、 篩
に か け る こ と に よ り 顆 粒 化 で き る 。 顆 粒 化 の 別 の 方 法 と し て 、 粉 末 混 合 物 は 錠 剤 機 に 通 過
さ せ る と 、 得 ら れ た も の は 完 全 に 形 成 さ れ て い な い ス ラ グ で あ り 、 こ れ を 顆 粒 へ と 粉 砕 す
る 。 そ の 顆 粒 は 、 ス テ ア リ ン 酸 、 ス テ ア リ ン 酸 塩 、 タ ル ク ま た は 鉱 油 の 添 加 に よ り 滑 性 化
し て 、 錠 剤 形 成 ダ イ に く っ つ か な い よ う に し て も よ い 。 次 に 、 滑 性 化 し た 混 合 物 を 圧 縮 し
て 錠 剤 に す る 。 本 発 明 の 化 合 物 は 、 自 由 流 動 性 の 不 活 性 担 体 と 組 み 合 わ せ 、 造 粒 工 程 ま た
は ス ラ グ 化 工 程 を 行 わ ず に 直 接 錠 剤 へ と 圧 縮 し て も よ い 。 シ ェ ラ ッ ク の 密 封 用 コ ー テ ィ グ
、 糖 も し く は 高 分 子 性 物 質 の コ ー テ ィ ン グ お よ び 蝋 の 艶 出 コ ー テ ィ ン グ か ら な る 透 明 ま た
は 不 透 明 の 保 護 コ ー テ ィ ン グ を 設 け て も よ い 。 こ れ ら の コ ー テ ィ ン グ に 色 素 を 添 加 し て 、
異 な る 単 位 剤 形 を 区 別 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　 溶 液 剤 、 シ ロ ッ プ 剤 お よ び エ リ キ シ ル 剤 な ど の 経 口 用 液 体 は 、 所 与 の 量 が 所 定 量 の 化 合
物 を 含 む よ う な 単 位 剤 形 に 調 製 で き る 。 シ ロ ッ プ 剤 は 、 化 合 物 を 適 切 に 風 味 付 け し た 水 性
溶 液 に 溶 解 さ せ る こ と に よ り 調 製 で き 、 エ リ キ シ ル 剤 は 、 非 毒 性 の ア ル コ ー ル 系 媒 体 を 使
用 す る こ と に よ り 調 製 さ れ る 。 懸 濁 液 剤 は 、 化 合 物 を 非 毒 性 の 媒 体 に 分 散 さ せ る こ と に よ
り 製 剤 化 で き る 。 ま た 、 エ ト キ シ ル 化 イ ソ ス テ ア リ ル ア ル コ ー ル お よ び ポ リ オ キ シ エ チ レ
ン ソ ル ビ ト ー ル エ ー テ ル な ど の 安 定 化 剤 お よ び 乳 化 剤 、 防 腐 剤 、 ペ パ ー ミ ン ト 油 ま た は 天
然 甘 味 料 も し く は サ ッ カ リ ン も し く は 他 の 合 成 甘 味 料 な ど の 矯 味 矯 臭 添 加 剤 も 添 加 で き る
。
【 ０ １ ４ ０ 】
　 そ れ が 適 切 で あ る 場 合 、 経 口 投 与 向 け の 投 与 単 位 製 剤 は 、 マ イ ク ロ カ プ セ ル 化 す る こ と
が で き る 。 製 剤 は ま た 、 例 え ば コ ー テ ィ ン グ に よ り 、 ま た は ポ リ マ ー や 蝋 な ど へ の 粒 状 物
質 の 包 埋 に よ り 、 放 出 を 延 長 ま た は 持 続 さ せ る よ う に 調 製 す る こ と も で き る 。
【 ０ １ ４ １ 】
　 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら び に そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の
誘 導 体 は 、 小 さ な 単 層 ベ シ ク ル 、 大 き な 単 層 ベ シ ク ル お よ び 多 層 ベ シ ク ル な ど の リ ポ ソ ー
ム 送 達 系 の 形 態 で 投 与 す る こ と も 可 能 で あ る 。 リ ポ ソ ー ム は 、 コ レ ス テ ロ ー ル 、 ス テ ア リ
ル ア ミ ン ま た は ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン な ど の 種 々 の リ ン 脂 質 か ら 形 成 で き る 。
【 ０ １ ４ ２ 】
　 ま た 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら び に そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機
能 性 の 誘 導 体 は 、 そ の 化 合 物 分 子 が 結 合 さ れ て い る モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 を そ れ ぞ れ の 担 体
と し て 使 用 す る こ と に よ り 送 達 す る こ と も 可 能 で あ る 。 化 合 物 は ま た 、 タ ー ゲ ッ テ ィ ン グ
可 能 な 薬 物 担 体 と し て の 可 溶 性 ポ リ マ ー と 結 合 さ せ る こ と も 可 能 で あ る 。 そ の よ う な ポ リ
マ ー と し て は 、 ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 ピ ラ ン コ ポ リ マ ー 、 ポ リ ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル メ タ
ア ク リ ル ア ミ ド － フ ェ ノ ー ル 、 ポ リ ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ア ス パ ル タ ミ ド フ ェ ノ ー ル 、 ま た は
パ ル ミ ト イ ル 残 基 で 置 換 さ れ て い る ポ リ エ チ レ ン オ キ シ ド ポ リ リ シ ン が 挙 げ ら れ る 。 さ ら
に 、 化 合 物 は 、 薬 物 の 制 御 放 出 を 達 成 す る の に 有 用 な 生 分 解 性 ポ リ マ ー の 1つ の ク ラ ス と
結 合 さ せ る こ と が で き 、 例 え ば ポ リ 乳 酸 、 ポ レ プ シ ロ ン カ プ ロ ラ ク ト ン 、 ポ リ ヒ ド ロ キ シ
酪 酸 、 ポ リ オ ル ト エ ス テ ル 、 ポ リ ア セ タ ー ル 、 ポ リ ジ ヒ ド ロ ピ ラ ン 、 ポ リ シ ア ノ ア ク リ レ
ー ト 、 お よ び ヒ ド ロ ゲ ル の 架 橋 型 も し く は 両 親 媒 性 の ブ ロ ッ ク コ ポ リ マ ー が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ４ ３ 】
　 経 皮 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 は 、 長 時 間 に わ た っ て レ シ ピ エ ン ト の 表 皮 と ぴ っ た り 接
触 し た ま ま に す る よ う な 個 々 の パ ッ チ と し て 提 供 す る こ と が で き る 。 例 え ば 、 活 性 成 分 は
、 Pharmaceutical Research, 3(6), 318 (1986)に 概 説 的 に 記 載 さ れ て い る よ う な イ オ ン
導 入 に よ り パ ッ チ か ら 送 達 で き る 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 局 所 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 は 、 軟 膏 、 ク リ ー ム 、 懸 濁 液 、 ロ ー シ ョ ン 、 粉 末 、 溶 液
、 ペ ー ス ト 、 ゲ ル 、 ス プ レ ー 、 エ ア ロ ゾ ル ま た は 油 剤 と し て 製 剤 化 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ５ 】
　 眼 ま た は 他 の 外 部 組 織 （ 例 え ば 口 部 や 皮 膚 ） の 治 療 の た め に は 、 製 剤 は 、 好 ま し く は 、
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局 所 用 軟 膏 ま た は ク リ ー ム と し て 適 用 さ れ る 。 軟 膏 と し て 製 剤 化 す る 場 合 、 活 性 成 分 は 、
パ ラ フ ィ ン 系 ま た は 水 混 和 性 の 軟 膏 基 剤 と 共 に 使 用 で き る 。 あ る い は ま た 、 活 性 成 分 は 、
水 中 油 型 の ク リ ー ム 基 剤 ま た は 油 中 水 型 の 基 剤 を 用 い て ク リ ー ム と し て 製 剤 化 で き る 。
【 ０ １ ４ ６ 】
　 眼 へ の 局 所 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 と し て は 、 活 性 成 分 が 適 切 な 担 体 （ 特 に 水 性 溶 媒
） 中 に 溶 解 ま た は 懸 濁 さ れ て い る 点 眼 剤 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ４ ７ 】
　 口 部 に お け る 局 所 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 と し て は 、 ロ ゼ ン ジ 剤 、 香 剤 お よ び う が い
剤 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ４ ８ 】
　 直 腸 内 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 は 、 坐 剤 ま た は 浣 腸 と し て 提 供 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ９ 】
　 経 鼻 投 与 に 適 合 さ せ る 担 体 が 固 体 の 医 薬 製 剤 と し て は 、 鼻 呼 吸 を 行 う よ う に し て 、 す な
わ ち 鼻 の 近 く に 保 持 し た 粉 末 の 容 器 か ら 鼻 孔 を 通 し て 素 早 く 吸 入 す る こ と に よ り 投 与 さ れ
る 、 粒 径 が 例 え ば 20～ 500ミ ク ロ ン の 範 囲 の 粗 い 粉 剤 が 挙 げ ら れ る 。 鼻 ス プ レ ー ま た は 点
鼻 剤 と し て 投 与 す る た め の 、 担 体 が 液 体 で あ る 好 適 な 製 剤 と し て は 、 活 性 成 分 の 水 性 ま た
は 油 性 の 溶 液 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ５ ０ 】
　 吸 入 に よ る 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 と し て は 、 微 細 粒 子 の ダ ス ト ま た は ミ ス ト が 挙 げ
ら れ 、 こ れ ら は 種 々 の タ イ プ の 定 量 加 圧 式 エ ア ロ ゾ ル 、 ネ ブ ラ イ ザ ー ま た は 通 気 器 に よ っ
て 生 じ さ せ る こ と が で き る 。
【 ０ １ ５ １ 】
　 膣 内 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 は 、 ペ ッ サ リ ー 、 タ ン ポ ン 、 ク リ ー ム 、 ジ ェ ル 、 ペ ー ス
ト 、 フ ォ ー ム （ 泡 ） ま た は ス プ レ ー 製 剤 と し て 提 供 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ５ ２ 】
　 非 経 口 投 与 に 適 合 さ せ る 医 薬 製 剤 と し て は 、 抗 酸 化 剤 、 緩 衝 化 剤 、 静 菌 剤 、 お よ び 製 剤
を 目 的 の レ シ ピ エ ン ト の 血 液 と 等 張 に す る 溶 質 を 含 ん で い て も よ い 水 性 お よ び 非 水 性 の 無
菌 注 射 液 ； な ら び に 懸 濁 剤 お よ び 増 粘 剤 を 含 ん で い て も よ い 水 性 お よ び 非 水 性 の 無 菌 懸 濁
液 が 挙 げ ら れ る 。 こ の 製 剤 は 、 単 回 投 与 用 ま た は 多 回 投 与 用 の 容 器 、 例 え ば 密 封 し た ア ン
プ ル や バ イ ア ル 内 で 提 供 し て も よ い し 、 使 用 直 前 に 無 菌 の 液 状 担 体 （ 例 え ば 注 射 用 の 水 ）
を 添 加 す る だ け で す む フ リ ー ズ ド ラ イ （ 凍 結 乾 燥 ） 状 態 で 保 存 す る こ と も で き る 。 用 時 調
合 注 射 液 お よ び 懸 濁 液 は 、 無 菌 の 粉 剤 、 顆 粒 剤 お よ び 錠 剤 か ら 調 製 で き る 。
【 ０ １ ５ ３ 】
　 上 記 の 製 剤 は 、 上 記 で 特 に 述 べ た 成 分 に 加 え て 、 対 象 の 製 剤 の タ イ プ に 関 連 す る 当 業 界
で 一 般 的 な 他 の 薬 剤 を 含 む こ と が で き る と 理 解 す べ き で あ り 、 例 え ば 、 経 口 投 与 に 適 す る
も の と し て は 矯 味 矯 臭 剤 が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ５ ４ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 量 は 、 例 え ば 、 動 物 の 年 齢 や 体 重 、 治 療 を 必 要 と す る 症 状
そ の も の お よ び そ の 重 篤 度 、 製 剤 の 性 質 、 な ら び に 投 与 経 路 な ど の 多 く の 要 因 に よ っ て 決
ま っ て く る も の で あ り 、 最 終 的 に は 担 当 の 医 師 ま た は 獣 医 師 の 裁 量 に 委 ね ら れ る こ と が 理
解 さ れ よ う 。 し か し 、 腫 瘍 （ 例 え ば 結 腸 癌 ま た は 乳 癌 ） の 増 殖 を 治 療 す る た め の 式 (I)ま
た は (II)の 化 合 物 の 有 効 量 は 、 一 般 に 、 0.1～ 100mg/kg（ レ シ ピ エ ン ト （ 哺 乳 動 物 ） の 体
重 ） /日 の 範 囲 で あ り 、 さ ら に 一 般 に は 、 １ ～ 10mg/kg（ 体 重 ） /日 の 範 囲 で あ る 。 し た が
っ て 、 70kgの 哺 乳 動 物 成 体 の 場 合 、 １ 日 あ た り の 実 際 の 量 は 、 通 常 70～ 700mgで あ り 、 こ
の 量 は 、 １ 日 あ た り 単 回 用 量 で 投 与 し て も よ い し 、 さ ら に 一 般 に は 、 総 一 日 用 量 が 同 じ に
な る よ う に １ 日 当 た り 数 回 （ 例 え ば ２ 回 、 ３ 回 、 ４ 回 、 ５ 回 ま た は ６ 回 ） の 分 割 用 量 で 投
与 し て も よ い 。 そ れ ら の 塩 ま た は 溶 媒 和 物 ま た は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 有 効 量 は 、
式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 そ の も の の 有 効 量 の 一 部 と し て 決 定 す る こ と が で き る 。
上 記 で 述 べ た 他 の 症 状 の 治 療 に 、 他 の 同 様 の 投 薬 量 が 適 当 で あ る こ と が 想 定 さ れ る 。
【 ０ １ ５ ５ 】
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　 本 発 明 の 化 合 物 な ら び に そ れ ら の 塩 お よ び 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 は
、 単 独 で 、 ま た は 上 記 の 症 状 の 治 療 用 の 他 の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ て 用 い る こ と が で き る 。
特 に 、 抗 癌 治 療 で は 、 他 の 化 学 療 法 剤 、 ホ ル モ ン 剤 ま た は 抗 体 薬 剤 と の 組 合 せ 、 な ら び に
外 科 的 療 法 お よ び 放 射 線 療 法 と の 組 合 せ が 想 定 さ れ る 。 し た が っ て 、 本 発 明 に よ る 併 用 療
法 は 、 少 な く と も １ 種 の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ
る 塩 も し く は そ の 溶 媒 和 物 も し く は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 投 与 と 、 少 な く と も
１ 種 の 他 の 癌 治 療 方 法 の 使 用 を 含 む 。 好 ま し く は 、 本 発 明 に よ る 併 用 療 法 は 、 少 な く と も
１ 種 の 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 も し く は 溶 媒
和 物 も し く は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 、 少 な く と も １ 種 の 他 の 薬 学 的 に 活 性 な 薬
剤 （ 好 ま し く は 抗 癌 剤 ） と を 投 与 す る こ と を 含 む 。 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 お よ
び 他 の 薬 学 的 に 活 性 な 薬 剤 は 、 一 緒 に 投 与 し て も よ い し 、 別 々 に 投 与 し て も よ く 、 別 々 に
投 与 す る 場 合 は 、 こ れ は 、 同 時 に 、 ま た は い ず れ か の 順 序 で 逐 次 に 行 う こ と が で き る 。 式
(I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 お よ び 他 の 薬 学 的 に 活 性 な 薬 剤 の 量 、 な ら び に 相 対 的 な 投
与 タ イ ミ ン グ は 、 目 的 と す る 併 用 療 法 の 効 果 を 達 成 す る よ う に 選 択 さ れ る 。
【 ０ １ ５ ６ 】
　 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性
の 誘 導 体 、 な ら び に 少 な く と も １ 種 の 追 加 の 癌 治 療 療 法 は 、 組 み 合 わ せ て 同 時 に 、 あ る い
は 、 そ の よ う な 抗 癌 療 法 と 任 意 の 治 療 上 適 切 な 組 合 せ で 逐 次 に 用 い る こ と が で き る 。 １ つ
の 実 施 形 態 で は 、 そ の 他 の 抗 癌 療 法 は 、 少 な く と も １ 種 の 抗 癌 剤 の 投 与 を 含 む 少 な く と も
１ 種 の 追 加 の 化 学 療 法 で あ る 。 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和
物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と 他 の 抗 癌 剤 と の 併 用 投 与 は 、 本 発 明 に 従 っ て 、 (1
)両 者 の 化 合 物 を 含 む 単 一 の 医 薬 組 成 物 ま た は (2)そ れ ぞ れ が そ れ ら 化 合 物 の 一 方 を 含 む 別
々 の 医 薬 組 成 物 を 同 時 に 投 与 す る こ と に よ り 組 み 合 わ せ る こ と が で き る 。 あ る い は ま た 、
こ の 組 合 せ を 、 ま ず 最 初 に 一 方 の 抗 癌 剤 を 投 与 し 、 次 に 第 ２ の も の を 投 与 す る （ ま た は そ
の 逆 も 可 ） と い う 逐 次 的 な 様 式 で 、 別 々 に 投 与 す る こ と も で き る 。 そ の よ う な 逐 次 投 与 は
時 間 間 隔 を あ け ず に 行 っ て も よ い し 、 時 間 間 隔 を あ け て 行 っ て も よ い 。
【 ０ １ ５ ７ 】
　 抗 癌 剤 は 、 細 胞 周 期 特 異 的 な 様 式 で （ す な わ ち 、 細 胞 期 特 異 的 で あ り 、 細 胞 周 期 の 特 定
の 時 期 に 作 用 す る ） 、 あ る い は 、 DNAに 結 合 し て 非 細 胞 周 期 特 異 的 な 様 式 で （ す な わ ち 、
非 細 胞 周 期 特 異 的 で あ り 、 他 の 機 構 で 作 用 す る ） 、 抗 癌 作 用 を 誘 導 で き る も の で あ る 。
【 ０ １ ５ ８ 】
　 式 Iの 化 合 物 お よ び そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と の 組 合 せ に
有 用 な 抗 癌 剤 と し て は 、 次 の も の が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ １ ５ ９ 】
　 (1)限 定 す る も の で は な い が 、 パ ク リ タ キ セ ル お よ び そ の 類 似 で あ る ド デ タ キ セ ル を 含
む ジ テ ル ペ ノ イ ド ； ビ ン ブ ラ ス チ ン 、 ビ ン ク リ ス チ ン 、 ビ ン デ シ ン お よ び ビ ノ レ ル ビ ン な
ど の ビ ン カ ア ル カ ロ イ ド ； エ ト ポ シ ド お よ び テ ニ ポ シ ド な ど の エ ピ ポ ド フ ィ ロ ト キ シ ン ；
5-フ ル オ ロ ウ ラ シ ル お よ び フ ル オ ロ デ オ キ シ ウ リ ジ ン な ど の フ ル オ ロ ピ リ ミ ジ ン ； ア ロ プ
リ ノ ー ル 、 フ ル デ ュ ラ ビ ン 、 メ ト ト レ キ セ ー ト 、 ク ラ ド ラ ビ ン 、 シ タ ラ ビ ン 、 メ ル カ プ ト
プ リ ン お よ び チ オ グ ア ニ ン な ど の 抗 代 謝 剤 ； な ら び に 9-ア ミ ノ カ ン プ ト テ シ ン 、 イ リ ノ テ
カ ン 、 CPT-11お よ び 7-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン o-メ チ レ ン )-10,11-エ チ レ ン ジ オ キ シ -20-カ
ン プ ト テ シ ン の 各 種 の 光 学 形 態 な ど の カ ン プ ト テ シ ン を 含 む 細 胞 周 期 特 異 的 な 抗 癌 剤 ；
　 (2)限 定 す る も の で は な い が 、 メ ル フ ァ ラ ン 、 ク ロ ラ ム ブ シ ル 、 シ ク ロ ホ ス フ ァ ミ ド 、
メ ク ロ レ タ ミ ン 、 ヘ キ サ メ チ ル メ ラ ミ ン 、 ブ ス ル フ ァ ン 、 カ ル ム ス チ ン 、 ロ ム ス チ ン お よ
び デ カ ル バ ジ ン な ど の ア ル キ ル 化 剤 ； ド キ ソ ル ビ シ ン 、 ダ ウ ノ マ イ シ ン 、 エ ピ ル ビ シ ン 、
イ ダ ル ビ シ ン 、 マ イ ト マ イ シ ン -C、 デ カ チ ノ マ イ シ ン （ dacttinomycin） お よ び ミ タ マ イ
シ ン な ど の 抗 腫 瘍 性 抗 生 物 質 ； な ら び に 、 シ ス プ ラ チ ン 、 カ ル ボ プ ラ チ ン お よ び オ キ サ リ
プ ラ チ ン な ど の 白 金 配 位 錯 体 を 含 む 細 胞 障 害 性 化 学 療 法 剤 ；
　 (3)限 定 す る も の で は な い が 、 タ モ キ シ フ ェ ン 、 ト レ ミ フ ェ ン 、 ラ ロ キ シ フ ェ ン 、 ド ロ
ロ キ シ フ ェ ン お よ び イ ド キ シ フ ェ ン な ど の 抗 エ ス ト ロ ゲ ン 剤 ； 酢 酸 メ ゲ ス テ ロ ー ル な ど の
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プ ロ ゲ ス ト ロ ゲ ン ； ア ナ ス ト ロ ゾ ー ル 、 レ ト ラ ゾ ー ル 、 ボ ラ ゾ ー ル お よ び エ キ セ メ ス タ ン
な ど の ア ロ マ タ ー ゼ 阻 害 剤 ； フ ル タ ミ ド 、 ニ ル タ ミ ド 、 ビ カ ル タ ミ ド お よ び 酢 酸 シ プ ロ テ
ロ ン な ど の 抗 ア ン ド ロ ゲ ン 剤 ； 酢 酸 ゴ セ レ リ ン お よ び ル プ ロ リ ド （ luprolide） な ど の LHH
ア ゴ ニ ス ト お よ び ア ン タ ゴ ニ ス ト ； フ ィ ナ ス テ ロ イ ド な ど の テ ス ト ス テ ロ ン 5α -ジ ヒ ド ロ
レ ダ ク タ ー ゼ 阻 害 剤 ； マ リ マ ス タ ッ ト な ど の メ タ ロ プ テ ィ ナ ー ゼ 阻 害 剤 ； 抗 プ ロ ゲ ス ト ゲ
ン 剤 ； ウ ロ キ ナ ー ゼ プ ラ ス ミ ノ ー ゲ ン ア ク チ ベ ー タ ー 受 容 体 機 能 阻 害 剤 ； セ レ コ キ シ ブ な
ど の シ ク ロ オ キ シ ゲ ナ ー ゼ ２ 型 （ COX-2） 阻 害 剤 ； 本 明 細 書 に 記 載 さ れ て い る も の 以 外 の V
EGFR阻 害 剤 お よ び TIE-2阻 害 剤 な ど の 他 の 血 管 新 生 阻 害 剤 ； 肝 細 胞 増 殖 因 子 、 erb-B2、 erb
-B4、 表 皮 増 殖 因 子 受 容 体 （ EGFr） 、 血 小 板 由 来 の 増 殖 因 子 受 容 体 （ PDGFr） 、 本 発 明 で 記
載 さ れ て い る も の 以 外 の 血 管 内 皮 増 殖 因 子 受 容 体  (VEGFR)お よ び TIE-2の 機 能 の 阻 害 剤 な
ど の 増 殖 因 子 機 能 阻 害 剤 ； な ら び に CDK2お よ び CDK4阻 害 剤 な ど の サ イ ク リ ン 依 存 性 阻 害 剤
の よ う な 他 の チ ロ シ ン キ ナ ー ゼ 阻 害 剤 を 含 む 他 の 化 学 療 法 剤 。
【 ０ １ ６ ０ 】
　 本 発 明 の １ つ の 態 様 に お い て 、 細 胞 障 害 治 療 を 受 け て い る 患 者 に お け る 上 皮 細 胞 障 害 を
予 防 す る か 、 そ の 重 篤 度 を 軽 減 す る 方 法 で あ っ て 、 そ の 患 者 に 、 治 療 上 有 効 量 の 式 (I)、 (
II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を
投 与 す る こ と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ １ ６ １ 】
　 本 発 明 の １ つ の 態 様 に お い て 、 哺 乳 動 物 に お け る 癌 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 そ の 哺 乳 動 物
に 、 治 療 上 有 効 量 の (i)式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 塩 、 溶 媒 和 物 も し
く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 と (ii)少 な く と も １ 種 の 追 加 の 抗 癌 治 療 剤 と を 投 与 す る こ
と を 含 む 方 法 が 提 供 さ れ る 。 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 抗 癌 治 療 剤 は 細 胞 障 害 性 で あ る 。
【 ０ １ ６ ２ 】
　 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら び に そ の 塩 、 溶 媒 和 物 お よ び 生 理 学 的 に 機 能 性 の
誘 導 体 は 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ CDK2、 CDK4ま た は VEGFR2の 阻 害 と 、 そ の 増 殖 が CDK2、 CDK4
ま た は VEGFR2キ ナ ー ゼ 活 性 に 依 存 す る 選 択 さ れ た 細 胞 系 に 及 ぼ す 作 用 と に よ り 、 抗 癌 活 性
を 有 す る と 考 え ら れ る 。
【 ０ １ ６ ３ 】
　 し た が っ て 、 本 発 明 は ま た 、 医 療 目 的 の 治 療 、 特 に 不 適 切 な VEGFR2ま た は CDK活 性 に よ
り 媒 介 さ れ る 障 害 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 な ら
び に そ の 塩 ま た は 溶 媒 和 物 ま た は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を 提 供 す る 。
【 ０ １ ６ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 言 及 す る 不 適 切 な CDK活 性 と は 、 特 定 の 哺 乳 動 物 被 験 体 に お い て 予 期 さ れ
る 正 常 な CDK活 性 か ら 逸 脱 し て い る 任 意 の CDK活 性 で あ る 。 不 適 切 な CDK活 性 は 、 例 え ば 、
活 性 の 異 常 な 増 大 ま た は CDK活 性 の タ イ ミ ン グ も し く は 制 御 の 異 常 の 形 を と る こ と が あ る
。 そ の 場 合 、 そ う し た 不 適 切 な 活 性 は 、 例 え ば 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ ま た は リ ガ ン ド の 過
剰 発 現 ま た は 突 然 変 異 に よ り 起 こ る 可 能 性 が あ り 、 そ れ に よ り 、 受 容 体 の 不 適 切 ま た は 無
制 御 な 活 性 化 が 起 こ る 。 さ ら に 、 望 ま し く な い CDK活 性 は 、 悪 性 腫 瘍 な ど の 異 常 な 供 給 源
に 起 因 し 得 る こ と も 理 解 さ れ よ う 。 す な わ ち 、 CDK活 性 の レ ベ ル は 、 不 適 切 と 考 え ら れ る
た め に 異 常 で あ る 必 要 は な く 、 む し ろ 、 そ の 活 性 が 異 常 な 供 給 源 に 由 来 す る と き に 不 適 切
な の で あ る 。
【 ０ １ ６ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 言 及 す る 不 適 切 な VEGFR2活 性 と は 、 特 定 の 哺 乳 動 物 被 験 体 に お い て 予 期 さ
れ る 正 常 な VEGFR2活 性 か ら 逸 脱 し て い る 任 意 の VEGFR2活 性 で あ る 。 不 適 切 な VEGFR2活 性 は
、 例 え ば 、 活 性 の 異 常 な 増 大 ま た は VEGFR2活 性 の タ イ ミ ン グ も し く は 制 御 の 異 常 の 形 を と
る こ と が あ る 。 そ の 場 合 、 そ う し た 不 適 切 な 活 性 は 、 例 え ば 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ ま た は
リ ガ ン ド の 過 剰 発 現 ま た は 突 然 変 異 に よ り 起 こ る 可 能 性 が あ り 、 そ れ に よ り 、 受 容 体 の 不
適 切 ま た は 無 制 御 な 活 性 化 が 起 こ る 。 さ ら に 、 望 ま し く な い VEGFR2活 性 は 、 悪 性 腫 瘍 な ど
の 異 常 な 供 給 源 に 起 因 し 得 る こ と も 理 解 さ れ よ う 。 す な わ ち 、 VEGFR2活 性 の レ ベ ル は 、 不
適 切 と 考 え ら れ る た め に 異 常 で あ る 必 要 は な く 、 む し ろ 、 そ の 活 性 が 異 常 な 供 給 源 に 由 来
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す る と き に 不 適 切 な の で あ る 。 同 様 に 、 本 明 細 書 中 で 言 及 す る 不 適 切 な 血 管 新 生 と は 、 特
定 の 哺 乳 動 物 被 験 体 に お い て 予 期 さ れ る 正 常 な 血 管 新 生 活 性 か ら 逸 脱 し て い る 任 意 の 血 管
新 生 活 性 を い う 。 不 適 切 な 血 管 新 生 は 、 例 え ば 、 活 性 の 異 常 な 増 大 ま た は 血 管 新 生 活 性 の
タ イ ミ ン グ も し く は 制 御 の 異 常 の 形 を と る こ と が あ る 。 そ の 場 合 、 そ う し た 不 適 切 な 活 性
は 、 例 え ば 、 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ ま た は リ ガ ン ド の 過 剰 発 現 ま た は 突 然 変 異 に よ り 起 こ る
可 能 性 が あ り 、 そ れ に よ り 、 血 管 新 生 の 不 適 切 ま た は 無 制 御 な 活 性 化 が 引 き 起 こ さ れ る 。
さ ら に 、 望 ま し く な い 血 管 新 生 活 性 は 、 悪 性 腫 瘍 な ど の 異 常 な 供 給 源 に 起 因 し 得 る こ と も
理 解 さ れ よ う 。 す な わ ち 、 血 管 新 生 活 性 の レ ベ ル は 、 不 適 切 と 考 え ら れ る た め に 異 常 で あ
る 必 要 は な く 、 む し ろ 、 そ の 活 性 が 異 常 な 供 給 源 に 由 来 す る と き に 不 適 切 な の で あ る 。
【 ０ １ ６ ６ 】
　 本 発 明 は 、 無 制 御 な CDK活 性 に 関 連 す る 障 害 を 予 防 お よ び ／ も し く は 治 療 す る た め に CDK
2お よ び ／ も し く は CDK4を 調 節 、 モ ジ ュ レ ー シ ョ ン も し く は 阻 害 す る 方 法 、 な ら び に ／ ま
た は 無 制 御 な VEGFR2活 性 に 関 連 す る 障 害 を 予 防 お よ び ／ も し く は 治 療 す る た め に VEGFR2を
阻 害 す る 方 法 に 関 す る 。 特 に 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 特 定 の 形 態 の 癌 の 治 療 に も 使 用 で き る
。 さ ら に 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 特 定 の 既 存 の 癌 用 化 学 療 法 お よ び 放 射 線 照 射 に 対 す る 付 加
的 作 用 ま た は 相 乗 作 用 を 提 供 す る の に 使 用 で き 、 か つ ／ ま た は 、 特 定 の 既 存 の 癌 用 化 学 療
法 お よ び 放 射 線 照 射 の 上 皮 細 胞 障 害 作 用 の 防 護 を 提 供 す る の に 使 用 で き る 。
【 ０ １ ６ ７ 】
　 本 発 明 の さ ら な る 態 様 は 、 罹 患 し や す い 悪 性 腫 瘍 を 含 む 不 適 切 な CDK活 性 に よ り 媒 介 さ
れ る 障 害 に 罹 患 し て い る 哺 乳 動 物 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (II
I)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導
体 を そ の 被 験 体 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 を 提 供 す る 。 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 そ
の 障 害 は 癌 で あ る 。 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 そ の CDKは CDK2で あ る 。 別 の 実 施 形 態 で は 、 そ
の CDKは CDK4で あ る 。
【 ０ １ ６ ８ 】
　 本 発 明 の さ ら な る 態 様 は 、 罹 患 し や す い 悪 性 腫 瘍 を 含 む 不 適 切 な VEGFR2活 性 に よ り 媒 介
さ れ る 障 害 に 罹 患 し て い る 哺 乳 動 物 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 有 効 量 の 式 (I)、 (II)も し く は (
III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 溶 媒 和 物 も し く は 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘
導 体 を そ の 被 験 体 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 を 提 供 す る 。 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、
そ の 障 害 は 癌 で あ る 。
【 ０ １ ６ ９ 】
　 ま た 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 関 節 炎 お よ び 再 狭 窄 な ど の 血 管 増 殖 性 障 害 ； 肝 硬 変 お よ び 硬
化 症 な ど の 繊 維 性 障 害 ； な ら び に 糸 球 体 腎 炎 、 糖 尿 病 性 腎 症 、 悪 性 腎 硬 化 症 、 血 栓 性 微 小
血 管 障 害 症 候 群 、 増 殖 性 網 膜 症 、 臓 器 移 植 拒 絶 反 応 お よ び 糸 球 体 症 な ど の メ サ ン ギ ウ ム 細
胞 増 殖 性 障 害 ； な ら び に 乾 癬 、 糖 尿 病 、 慢 性 創 傷 治 癒 、 炎 症 お よ び 神 経 変 性 疾 患 な ど の 代
謝 性 障 害 を 含 む 、 新 生 血 管 形 成 お よ び ／ ま た は 血 管 透 過 に 関 連 す る 障 害 の 領 域 に お け る 細
胞 増 殖 を 特 徴 と す る １ 種 以 上 の 疾 患 に 罹 患 し て い る 哺 乳 動 物 の 治 療 に お い て も 有 用 で あ る
。
【 ０ １ ７ ０ 】
　 本 発 明 の さ ら な る 態 様 は 、 癌 に 罹 患 し て い る 哺 乳 動 物 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 有 効 量 の 式
(I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 も し く は そ の 溶 媒 和 物
も し く は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 を そ の 被 験 体 に 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 を 提 供 す
る 。
【 ０ １ ７ １ 】
　 本 発 明 の さ ら な る 態 様 は 、 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容
さ れ る 塩 も し く は そ の 溶 媒 和 物 も し く は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 不 適 切 な CDK
活 性 ま た は VEGFR2活 性 を 特 徴 と す る 障 害 を 治 療 す る た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 を 提 供
す る 。 １ つ の 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 そ の 障 害 は 癌 で あ る 。 １ つ の 実 施 形 態 で は 、 そ の CD
Kは CDK2で あ る 。 別 の 実 施 形 態 で は 、 そ の CDKは CDK4で あ る 。
【 ０ １ ７ ２ 】
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　 本 発 明 の さ ら な る 態 様 は 、 式 (I)、 (II)も し く は (III)の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容
さ れ る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 も し く は そ の 生 理 学 的 に 機 能 性 の 誘 導 体 の 、 癌 お よ び 悪 性 腫 瘍
を 治 療 す る た め の 医 薬 の 調 製 に お け る 使 用 を 提 供 す る 。
【 ０ １ ７ ３ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 に よ る 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 は 、 典 型 的 に は ヒ ト で あ る 。
【 ０ １ ７ ４ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 標 準 的 な 化 学 を 含 む 種 々 の 方 法 に よ り 製 造 で き る 。 先 に 定 義 し た 変
数 は い ず れ も 、 特 に 指 示 が な い 限 り 、 引 き 続 き 、 先 に 定 義 し た 意 味 を 持 つ も の と す る 。 例
示 的 な 一 般 的 合 成 方 法 を 下 記 で 述 べ る が 、 そ こ で は 、 本 発 明 の 特 定 の 化 合 物 を 実 施 例 と し
て 調 製 す る 。
【 ０ １ ７ ５ 】
　 一 般 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 は 、 以 下 の 合 成 ス キ ー ム に よ り あ る 程 度 述 べ る よ
う な 有 機 合 成 の 分 野 で 公 知 の 方 法 に よ り 調 製 で き る 。 下 記 で 記 載 す る ス キ ー ム 全 て に お い
て 、 化 学 の 一 般 原 理 に 従 っ て そ れ が 必 要 で あ る 場 合 に は 、 反 応 を 受 け 易 い 基 ま た は 反 応 性
の 基 に 対 し て 保 護 基 を 用 い る こ と は 十 分 に 理 解 さ れ よ う 。 保 護 基 は 、 有 機 合 成 の 標 準 的 方
法 に 従 っ て 操 作 さ れ る （ T. W. Greenお よ び P. G. M. Wuts (1991) 

, John Wiley & Sons)。 こ れ ら の 基 は 、 当 業 者 に 容 易 に 理 解 さ れ る 化
合 物 合 成 方 法 の 適 当 な 段 階 で 除 去 す る 。 プ ロ セ ス な ら び に 反 応 条 件 お よ び そ れ ら の 実 施 順
序 の 選 択 は 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 の 調 製 と 整 合 性 を と ら ね ば な ら な い 。 当 業
者 で あ れ ば 、 式 (I)、 (II)ま た は (III)の 化 合 物 中 に 立 体 中 心 が 存 在 す る か 否 か が 判 る で あ
ろ う 。 し た が っ て 、 本 発 明 は 、 可 能 性 の あ る 立 体 異 性 体 を 両 者 と も 含 み 、 ラ セ ミ 化 合 物 だ
け で な く 、 そ れ ぞ れ の エ ナ ン チ オ マ ー も 含 む 。 化 合 物 が 単 一 の エ ナ ン チ オ マ ー と し て 望 ま
れ る 場 合 、 そ れ は 、 立 体 特 異 的 な 合 成 ま た は 最 終 生 成 物 も し く は 任 意 の 慣 用 の 中 間 体 の 分
割 に よ り 得 る こ と が で き る 。 最 終 生 成 物 、 中 間 体 ま た は 出 発 物 質 の 分 割 は 、 当 業 界 で 公 知
の い ず れ の 適 切 な 方 法 に よ っ て も 実 施 可 能 で あ る 。 例 え ば 、 E. L. Eliel、 S. H. Wilenお
よ び L. N. Manderに よ る  (Wiley-Interscience, 
1994)を 参 照 さ れ た い 。
【 ０ １ ７ ６ 】
　 式 (II)［ 式 中 、 R ( m ) お よ び Q ( p ) は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ］ の 化 合 物 は 、 ス キ ー ム
１ に 示 し 、 後 記 の 実 施 例 の セ ク シ ョ ン で さ ら に 詳 細 に 説 明 す る 縮 合 に 従 っ て 調 製 で き る 。
典 型 的 に は 、 一 般 式 (II)の 化 合 物 の 一 般 的 な 調 製 方 法 は 、 ク ロ ロ -オ キ サ ゾ ー ル Aの 適 切 な
ア ニ リ ン Bに よ る 処 理 を 含 む 。 こ の 反 応 は 、 場 合 に よ り 、 塩 基 で 処 理 し 、 25℃ ～ 200℃ の 温
度 ま で 加 熱 し て も よ い 。 R、 Q、 mお よ び pは 、 式 (II)に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る
。
【 ０ １ ７ ７ 】
ス キ ー ム １
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ８ 】
　 一 般 式 Aの 化 合 物 は 、 文 献 で 知 ら れ て い る 種 々 の 手 順 を 用 い て 得 る こ と が で き る 。 例 え
ば 、 ス キ ー ム ２ で は 、 一 般 式 Aの 化 合 物 は 、 一 般 式 Cの オ キ サ ゾ リ ノ ン か ら 、 場 合 に よ り 塩
基 、 相 間 移 動 触 媒 お よ び 熱 の 存 在 下 で 、 典 型 的 に は 約 100℃ で 、 そ の オ キ サ ゾ リ ノ ン を 塩
素 化 剤 で 処 理 す る こ と に よ り 調 製 で き る 。 好 ま し く は 、 塩 素 化 剤 は 塩 化 チ オ ニ ル ま た は オ
キ シ 塩 化 リ ン な ど で あ る 。 塩 基 は 、 好 ま し く は ジ エ チ ル ア ニ リ ン な ど の ジ ア ル キ ル ア ニ リ
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ン で あ る 。 相 間 移 動 触 媒 は 、 好 ま し く は テ ト ラ -エ チ ル ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド な ど の テ ト
ラ -ア ル キ ル ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド で あ る 。 Rお よ び mは 、 式 (II)に つ い て 上 記 で 定 義 し た
と お り で あ る 。
【 ０ １ ７ ９ 】
ス キ ー ム ２
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ０ 】
　 一 般 式 Cの 化 合 物 は 、 文 献 で 知 ら れ て い る 種 々 の 手 順 を 用 い て 得 る こ と が で き る 。 ス キ
ー ム ３ に 示 す よ う に 、 一 般 式 Dの α -ブ ロ モ ア セ ト フ ェ ノ ン の シ ア ン 化 カ リ ウ ム に よ る 処 理
に よ り 、 一 般 式 Eの イ ソ シ ア ネ ー ト が 得 ら れ 、 こ れ が 環 化 し て 、 一 般 式 Cの オ キ サ ゾ ロ ン が
得 ら れ る 。 Rお よ び mは 、 式 (II)に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ８ １ 】
ス キ ー ム ３
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ２ 】
　 あ る い は ま た 、 ス キ ー ム ４ に 示 す よ う に 、 一 般 式 Dの α -ブ ロ モ ア セ ト フ ェ ノ ン を 、 ジ メ
チ ル ホ ル ム ア ミ ド 中 、 炭 酸 カ リ ウ ム な ど の 塩 基 の 存 在 下 で 、 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン で 処 理 し
て 、 一 般 式 Fの 置 換 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン を 得 る こ と が で き る 。 こ の 置 換 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ
ン Fは 、 水 酸 化 リ チ ウ ム で 処 理 す る と 、 再 構 成 を 受 け て 、 一 般 式 Cの オ キ サ ゾ ロ ン が 生 じ る
。 Rお よ び mは 、 式 (II)に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ８ ３ 】
ス キ ー ム ４
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ４ 】
　 あ る い は ま た 、 ス キ ー ム ５ に 示 す よ う に 、 一 般 式 Dの α -ブ ロ モ ア セ ト フ ェ ノ ン を 、 低 級
ア ル コ ー ル な ど の 適 当 な 溶 媒 中 で ア ジ 化 ナ ト リ ウ ム で 処 理 し て 、 一 般 式 Gの α -ア ジ ド ケ ト

10

20

30

40

50

(55) JP 2006-503081 A 2006.1.26



ン を 得 る こ と が で き る 。 こ の ア ジ ド ケ ト ン を 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン の 存 在 下 、 適 当 な
ア リ ー ル イ ソ チ オ シ ア ネ ー ト で 処 理 し て 、 一 般 式 （ II） の 化 合 物 を 直 接 得 て も よ い 。 R、 Q
、 mお よ び pは 、 式 (II)に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ８ ５ 】
ス キ ー ム ５
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ６ 】
　 式 (II)の ア ニ リ ン 部 分 ま た は 構 造 Bに 示 す ア ニ リ ン は 、 当 業 者 に 公 知 の 多 段 階 有 機 合 成
に よ り 得 る こ と が で き る 。 次 の ス キ ー ム に 、 構 造 Bの ア ニ リ ン （ 本 発 明 の 式 (II)の 化 合 物
に 包 含 さ れ る ） を 誘 導 す る の に 使 用 で き る 方 法 を 示 す 。
【 ０ １ ８ ７ 】
　 ス キ ー ム ６ に 示 す よ う に 、 適 切 に 置 換 し た メ タ -ま た は パ ラ -ニ ト ロ ベ ン ジ ル ア ミ ン を 、
適 切 な 条 件 下 （ 例 え ば ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン ） で 、 ア ル キ ル -ま た は ア リ ー
ル -ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド と 縮 合 し て 、 ス ル ホ ン ア ミ ド Iを 得 る こ と が で き る 。 Iの ニ ト ロ 部
分 を 、 SnCl 2 /濃 HClま た は H 2  10％  Pd/Cの い ず れ か を 用 い て 還 元 し て 、 目 的 の ア ニ リ ン Bを
得 る こ と が で き る 。 本 発 明 の 他 の 実 施 形 態 は 、 ス キ ー ム ６ に 示 す 方 法 に よ り ア ニ リ ン か ら
誘 導 で き る 。 Z 2 は 、 式 (I)お よ び (II)に つ い て 上 記 で 記 載 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ８ ８ 】
ス キ ー ム ６
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ９ 】
　 ス キ ー ム ７ に 示 す よ う に 、 ニ ト ロ 置 換 ベ ン ジ ル ク ロ リ ド Hは 、 高 温 で 、 H 2 O／ ジ オ キ サ ン
混 合 物 中 、 Na 2 SO 3 と の 反 応 に よ り 、 ベ ン ジ ル ス ル ホ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 塩 Iへ と 変 換 で き る 。 I
を SOCl 2 （ 触 媒 ： DMF／ CH 2 Cl 2 ） で 処 理 す る こ と に よ り 、 対 応 す る ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド Jが
得 ら れ 、 こ れ を ア ミ ン で 処 理 し て 、 ス ル ホ ン ア ミ ド Kを 得 る こ と が で き る 。 K中 の ニ ト ロ 基
の 還 元 は 、 ス キ ー ム ６ で 記 載 し た の と 同 様 に し て 行 う こ と が で き る 。 R 1 お よ び R 2 は 、 式 (I
)お よ び (II)に つ い て 上 記 で 記 載 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ９ ０ 】
ス キ ー ム ７
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【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ １ 】
　 ス キ ー ム ８ に 、 式 (II)の 化 合 物 の 調 製 に 有 用 な 他 の 構 造 Bの ア ニ リ ン の 合 成 を 示 す 。 適
切 な チ オ レ ー ト ア ニ オ ン は 、 Hに よ る 置 換 反 応 を 受 け て 、 硫 化 ベ ン ジ ル Lを 与 え る 。 こ の 硫
化 物 を 例 え ば mCPBAで 酸 化 す る こ と に よ り 、 対 応 す る ス ル ホ ン を 得 、 次 に こ れ を 還 元 し て
、 目 的 の ア ニ リ ン Bを 得 る こ と が で き る 。 あ る い は ま た 、 ア ル キ ル ハ ラ イ ド Hを 適 当 な ス ル
フ ィ ン 酸 で 処 理 し て 、 対 応 す る ス ル ホ ン を 得 、 次 に こ れ を 還 元 し て 、 目 的 の ア ニ リ ン Bを
得 る こ と が で き る 。 Z 2 は 、 式 (I)お よ び (II)に つ い て 上 記 で 記 載 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ９ ２ 】
ス キ ー ム ８
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ３ 】
　 ス キ ー ム ９ に 、 式 (I)お よ び (II)の 化 合 物 の 調 製 に 有 用 な 他 の 構 造 Bの ア ニ リ ン の 合 成 を
示 す 。 2-メ ト キ シ ア セ ト ア ニ リ ド は 、 標 準 的 な 条 件 下 で ク ロ ロ ス ル ホ ニ ル 化 を 受 け て 、 予
想 ど お り の ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド Mを 与 え る 。 Mを ア ミ ン で ア ミ ノ 化 し て ス ル ホ ン ア
ミ ド を 得 、 こ れ を 適 切 な 条 件 下 で 加 水 分 解 し て 、 目 的 の ア ニ リ ン Bを 得 る こ と が で き る 。
【 ０ １ ９ ４ 】
ス キ ー ム ９
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ５ 】
　 ス キ ー ム 10に 、 式 (I)お よ び (II)の 化 合 物 の 調 製 に 有 用 な 他 の 構 造 Bの ア ニ リ ン の 合 成 を
示 す 。 パ ラ -メ ト キ シ ス ル フ ェ ン イ ミ ド Nは 、 従 来 技 術 に 記 載 さ れ て い る よ う に し て 調 製 で
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き る 。 ア ル コ ー ル を 用 い た Mitsunobu型 置 換 に よ り 、 フ ェ ニ ル ス ル フ ィ ド Oを 得 る 。 （ 特 定
の 場 合 、 当 業 者 で あ れ ば 、 同 じ フ ェ ニ ル ス ル フ ィ ド Oが パ ラ -メ ト キ シ チ オ フ ェ ノ キ シ ド ア
ニ オ ン の ア ル キ ル ハ ラ イ ド に よ る ア ル キ ル 化 に よ り 誘 導 で き る こ と が 理 解 さ れ よ う 。 ） ス
ル フ ィ ド Oを 酸 化 し て 、 ス ル ホ ン Pを 得 、 こ れ は ニ ト ロ 化 す る こ と に よ り 、 メ ト キ シ ニ ト ロ
ス ル ホ ン Qが 得 ら れ る 。 上 記 で 記 載 し た よ う に 、 Qは ア ニ リ ン Bへ と 還 元 す る こ と が で き る
。 Z 2 は 、 式 (I)お よ び (II)に つ い て 上 記 で 記 載 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ９ ６ 】
ス キ ー ム 10
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ７ 】
　 ス キ ー ム 11に お い て 、 構 造 Sの 化 合 物 の R置 換 基 は 、 構 造 Rの 化 合 物 と の Suzukiま た は Sti
lleパ ラ ジ ウ ム カ ッ プ リ ン グ 反 応 に よ り 得 る こ と が で き る 。 構 造 Rの 化 合 物 は 、 ス キ ー ム １
～ ５ の 合 成 順 序 に 従 っ て 調 製 で き 、 後 記 の 実 施 例 の セ ク シ ョ ン で さ ら に 詳 細 に 説 明 さ れ て
い る 。 R、 Qお よ び pは 、 式 (III)に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る 。
【 ０ １ ９ ８ 】
ス キ ー ム 11
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ９ 】
　 ス キ ー ム 12に 、 構 造 Vの 置 換 ピ リ ミ ジ ン 誘 導 体 の 合 成 を 示 す 。 オ キ サ ゾ ー ル 誘 導 体 Tを 、
DMF中 で ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ジ -tert-ブ チ ル ア セ タ ー ル と 縮 合 さ せ て 、 β -ジ メ チ ル ア ミ
ノ エ ノ ン Uを 得 た 。 こ れ は 、 塩 基 性 条 件 下 で 適 切 な ア ル キ ル グ ア ニ ジ ン ス ル フ ェ ー ト で 処
理 し て 、 下 記 に 示 す 置 換 ピ リ ミ ジ ン 誘 導 体 Vを 得 る こ と が で き る 。
【 ０ ２ ０ ０ 】
ス キ ー ム 12
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【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ １ 】
　 こ こ で 、 本 発 明 の 特 定 の 実 施 形 態 を 、 単 な る 例 示 と し て 説 明 す る 。 例 示 の 化 合 物 に つ い
て 示 す 物 理 的 デ ー タ は 、 そ れ ら の 化 合 物 の 割 り 当 て ら れ た 構 造 と 合 致 す る も の で あ る 。
【 実 施 例 】
【 ０ ２ ０ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い ら れ る 、 こ れ ら の プ ロ セ ス 、 ス キ ー ム お よ び 実 施 例 で 用 い る 記 号 お よ
び 規 則 は 、 例 え ば Journal of Biological Chemistryま た は Journal of the American Che
mical Societyな ど の 現 代 の 科 学 文 献 で 用 い ら れ る も の と 一 致 す る も の と す る 。 ア ミ ノ 酸
残 基 を 示 す の に 、 標 準 的 な 一 文 字 ま た は 三 文 字 の 略 語 を 一 般 に 用 い る 。 こ れ ら は 、 特 に 指
示 が な い 限 り 、 L立 体 配 置 の も の で あ る と み な す 。 特 記 さ れ て い な い 限 り 、 全 て の 出 発 物
質 は 、 商 業 的 供 給 元 か ら 入 手 し 、 さ ら な る 精 製 を 行 わ ず に 用 い た 。 具 体 的 に は 、 実 施 例 お
よ び 明 細 書 全 体 を 通 し て 、 次 の 略 語 を 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ２ ０ ３ 】
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　 エ ー テ ル ま た は Et 2 Oに つ い て い う 場 合 は 全 て 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル の こ と で あ り ； ブ ラ イ
ン と は 、 NaClの 飽 和 水 溶 液 を い う 。 特 に 指 示 が な い 限 り 、 全 て の 温 度 は ℃ （ 摂 氏 ） で 表 わ
す 。 全 て の 反 応 は 、 特 に 明 記 さ れ て い な い 限 り 、 不 活 性 雰 囲 気 下 で RTに て 行 っ た 。
【 ０ ２ ０ ４ 】
　 1 H NMR（ 後 記 の H NMRま た は + 1 H NMR） ス ペ ク ト ル は 、 Varian VXR-300、 Varian Unity-3
00、 Varian Unity-400装 置 ま た は General Electric QE-300で 記 録 し た 。 化 学 シ フ ト は 百
万 分 の １ （ ppm、 δ 単 位 ） で 表 わ す 。 カ ッ プ リ ン グ 定 数 は ヘ ル ツ （ Hz） の 単 位 と す る 。 分
裂 パ タ ー ン は 見 か け の 倍 数 で 記 載 し 、 s（ 一 重 項 ） 、 d（ 二 重 項 ） 、 t（ 三 重 項 ） 、 q（ 四 重
項 ） 、 m（ 多 重 項 ） 、 br（ ブ ロ ー ド ） と し て 割 り 当 て る 。
【 ０ ２ ０ ５ 】
　 低 分 解 能 質 量 ス ペ ク ト ル （ MS） は 、 JOEL JMS-AX505HA、 JOEL SX-102ま た は SCIEX-APIii
i ス ペ ク ト ロ メ ー タ ー で 記 録 し た 。 高 分 解 能 MSは 、 JOEL SX-102Aス ペ ク ト ロ メ ー タ ー を 用
い て 得 た 。 全 て の 質 量 ス ペ ク ト ル は 、 エ レ ク ト ロ ス プ レ ー イ オ ン 化 （ ESI） 下 、 化 学 イ オ
ン 化 （ CI） 下 、 大 気 圧 化 学 イ オ ン 化 （ APCI） 下 、 電 子 衝 撃 （ EI） 下 で 、 ま た は 高 速 原 子 衝
撃 （ FAB） 法 に よ り 得 た 。 赤 外 （ IR） ス ペ ク ト ル は 、 １ mmの NaClセ ル を 用 い て Nicolet 510
 FT-IRス ペ ク ト ロ メ ー タ ー で 得 た 。 全 て の 反 応 は 、 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 0.25mm
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 E Merckシ リ カ ゲ ル プ レ ー ト （ 60F-254)で モ ニ タ ー し 、 UV光 、 リ ン モ リ ブ デ ン の ５ ％ エ タ
ノ ー ル 溶 液 ま た は p-ア ニ ス ア ル デ ヒ ド 溶 液 を 用 い て 視 覚 化 し た 。 フ ラ ッ シ ュ カ ラ ム ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー は 、 シ リ カ ゲ ル （ 230～ 400メ ッ シ ュ 、 Merck） で 行 っ た 。 旋 光 は 、 Perkin El
mer Model 241旋 光 計 を 用 い て 得 た 。 融 点 は 、 Mel-Temp II装 置 を 用 い て 測 定 し 、 補 正 は 行
わ な か っ た 。
【 ０ ２ ０ ６ 】
中 間 体 1a

【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ７ 】
　 2-ブ ロ モ -1-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ タ ノ ン （ ５ ｇ 、 0.022mol） お よ び ジ ホ ル ミ ル ア ミ
ド ナ ト リ ウ ム （ 2.5ｇ 、 0.026mol） の 懸 濁 液 を 、 ア セ ト ニ ト リ ル (12.5mL） 中 で RTに て 18時
間 撹 拌 し た 。 続 い て 、 反 応 物 を 70℃ ま で 温 め 、 濾 過 し 、 温 ア セ ト ニ ト リ ル で 濯 い だ 。 濾 液
を 減 圧 下 で 濃 縮 し て 、 5.28ｇ の コ ハ ク 色 の 油 状 物 を 得 、 こ れ を RTで 放 置 す る と 固 化 し た 。
得 ら れ た 固 体 を 1M HCl（ 50mL） に 懸 濁 し 、 RTで 18時 間 撹 拌 し た 。 混 合 物 を ジ エ チ ル エ ー テ
ル （ 50mL） で 希 釈 し 、 RTで １ 時 間 撹 拌 し た 。 減 圧 濾 過 に よ り 固 体 を 回 収 し 、 減 圧 オ ー ブ ン
内 で 70℃ に て 乾 燥 し て 、 標 題 化 合 物 （ 3.0ｇ 、 68％ ） を 白 色 粉 末 と し て 得 た 。 1 H NMR (400
 MHz, d 6 -DMSO):δ 3.84 (s, 3H), 4.59 (s, 2H), 7.30 (dd, J1 =8.15, J 2 =2.65, 1H), 7.
50 (m, 2H), 7.60 (d, J=8.06, 1H), 8.34 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 166 (m+H)+ 。
【 ０ ２ ０ ８ 】
中 間 体 1b

【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ９ 】
　 水 （ ５ mL） 中 の 炭 酸 ナ ト リ ウ ム （ 1.98g、 0.016mol） の 溶 液 を 、 エ タ ノ ー ル （ 20mL)中 の
中 間 体 1a（ 3.01ｇ 、 0.015mol） と 二 硫 化 炭 素 （ 2.3ｇ 、 0.030mol） の 混 合 物 に ゆ っ く り 添
加 し た 。 80℃ で 18時 間 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を 冷 却 し 、 氷 酢 酸 （ ５ mL)で 処 理 し 、 さ ら に 15
分 間 撹 拌 し た 。 固 体 を 減 圧 濾 過 に よ り 回 収 し 、 エ タ ノ ー ル で 濯 ぎ 、 風 乾 し て 、 標 題 化 合 物
（ 1.75ｇ 、 56％ )を 得 た 。 1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 3.79 (s, 3H), 6.92 (dd, J1 =7.
90, J 2 =2.13, 1H), 7.16 (m, 2H), 7.36 (t, J=7.97, 1H), 7.90 (s, 1H), 13.33 (s, 1H
)。 MS (ES-, m/z) = 206 (m-H)- 。
【 ０ ２ １ ０ 】
中 間 体 1c

【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ １ １ 】
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2-ア ミ ノ -1-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )エ タ ノ ン -HClの 調 製

5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-チ オ ー ル の 調 製

5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-(メ チ ル チ オ )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製



　 ヨ ウ 化 メ チ ル （ 0.82ｇ 、 5.8mmol） を 、 THF（ 5.0mL） お よ び DMF（ 2.5mL)中 の 中 間 体 1b（
1.01ｇ 、 4.8mmol） と K 2 CO 3 （ 0.66ｇ 、 4.8mmol） の 混 合 物 に ゆ っ く り 添 加 し た 。 RTで 1.5時
間 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を H 2 O（ 50mL） で 希 釈 し 、 EtOAc（ ３ 回 × 25mL)で 洗 浄 し た 。 合 わ せ
た 有 機 層 を H 2 O（ ２ 回 × 25mL） お よ び ブ ラ イ ン （ 25mL)で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で
乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し て 、 標 題 化 合 物 （ 0.97ｇ 、 91％ ） を 固 体 と し て 得 た 。 1 H
 NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.68 (s, 3H) 3.79 (s, 3H), 6.91 (dd, J1 =7.87, J 2 =2.93,
 1H), 7.19 (m, 1H), 7.22 (d, J=7.69, 1H), 7.35 (t, J=7.97, 1H), 7.72 (s, 1H)。 MS
 (ES+, m/z) = 222 (m+H)+ 。
【 ０ ２ １ ２ 】
中 間 体 1d

【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ３ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 15mL） 中 の 中 間 体 1c（ 1.40ｇ 、 6.3mmol） の 溶 液 を 、 固 体 mCPBA（ 75％
)（ 3.35ｇ 、 14.6mmol)で ゆ っ く り 処 理 し た 。 反 応 物 を RTで １ 時 間 撹 拌 し た 後 、 そ れ を 濾 過
し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン で 濯 い だ 。 濾 液 を EtOAc（ 100mL） で 希 釈 し 、 飽 和 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水
溶 液 お よ び ブ ラ イ ン で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧
下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を ヘ キ サ ン ／ EtOAc（ １ ： １ ） を 用 い た シ リ カ ゲ ル の ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー に か け て 、 標 題 化 合 物 （ 1.21ｇ 、 76％ ） を 白 色 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d

6 -DMSO):δ 3.58 (s, 3H), 3.83 (s, 3H), 7.06 (d, J=8.06, 1H), 7.41 (m, 3H), 8.09 (
s, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 254 (m+H)+ 。
【 ０ ２ １ ４ 】
実 施 例 １

【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ５ 】
　 中 間 体 1d（ 0.82ｇ 、 3.23mmol） と ア ニ リ ン （ 0.60ｇ 、 6.47mmol） の 混 合 物 を 、 100℃ ま
で 1.5時 間 加 熱 し た 。 冷 却 し た 後 、 混 合 物 を イ ソ プ ロ パ ノ ー ル で 希 釈 し た 。 標 題 化 合 物 を
減 圧 濾 過 に よ り 回 収 し て 、 白 色 固 体 （ 0.20ｇ 、 23％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO)
:δ 3.79 (s, 3H), 6.84 (dd, J1 =8.15, J 2 =1.74, 1H), 6.94 (t, J=7.32, 1H), 7.11 (m,
 1H), 7.16 (d, J=8.06, 1H), 7.32 (m, 3H), 7.48 (s, 1H), 7.63 (dd, J1 =8.61, J 2 =1.
10, 2H), 10.30 (s, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 267 (m+H)+ 。
【 ０ ２ １ ６ 】
実 施 例 ２
3-(2-ア ニ リ ノ -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ノ ー ル
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ７ 】
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5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-2-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製

5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン



　 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ ５ mL） 中 の 実 施 例 １ の 標 題 化 合 物 （ 0.110ｇ 、 0.41mmol） の 溶 液 を 、
三 臭 化 ホ ウ 素 （ 0.516ｇ 、 2.06mmol)で 慎 重 に 処 理 し た 。 １ 時 間 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を 氷 上
に 慎 重 に 注 い だ 。 氷 が 溶 け た 後 、 混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル （ ２ 回 × 250mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ
た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 標 題 化 合 物 を RT
に て 減 圧 下 で 乾 燥 し て 、 明 褐 色 固 体 （ 1.13ｇ 、 47％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO)
:δ 6.74 (dd, J 1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 6.99 (d, J=2, 1H), 7.05 (d, J=7.9, 1H), 7.21 (
t, J=7.9, 1H), 7.64 (s, 1H), 9.48 (bs, 1H)。
【 ０ ２ １ ８ 】
実 施 例 ３
N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ９ 】
　 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ 鉱 油 中 60％ 、 0.51ｇ 、 .013mol） を 、 無 水 THF（ ８ mL） 中 に 窒 素 雰 囲
気 下 で 懸 濁 し た 。 懸 濁 液 を 4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ア ニ リ ン （ 0.23ｇ 、 1.0mmol
） お よ び 2-ク ロ ロ -5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル （ 0.19ｇ 、 1.0mmol） で 処 理 し 、 60℃ ま
で 加 熱 し 、 18時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を RTま で 冷 却 し 、 メ タ ノ ー ル （ 10滴 )で 反 応 停 止 さ せ
た 。 シ リ カ ゲ ル を 添 加 し 、 溶 媒 を 減 圧 下 で 蒸 発 乾 固 し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 の 10％ メ タ ノ ー
ル を 用 い る シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 0.10ｇ 、 31％ )
を 溶 出 さ せ た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.21 (s, 3H), 2.45 (m, 4H), 3.04 (m, 4
H), 6.91 (d, J=8.97, 2H), 7.24 (t, J=7.32, 1H), 7.41 (m, 3H), 7.47 (d, J=8.97, 2
H), 7.55 (d, J=7.51, 2H), 9.99 (s, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 335 (m+H)+ 。
【 ０ ２ ２ ０ 】
中 間 体 4a
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル 2(3H)-オ ン の 調 製
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ １ 】
　 無 水 DMF（ 175mL） 中 の 2-ブ ロ モ -3’ -メ ト キ シ ア セ ト フ ェ ノ ン （ 40.0ｇ 、 0.18mol） お よ
び チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン （ 24.5ｇ 、 0.21mol） の 溶 液 を K 2 CO 3 （ 36.2ｇ 、 0.26mol） で 処 理 し
、 RTで 1.5時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 氷 水 （ 1.7L)に ゆ っ く り 注 い だ 。 得 ら れ た 桃 色 の 固
体 を 濾 過 に よ り 回 収 し 、 水 （ 200mL)で 洗 浄 し た 。 （ 過 剰 の 水 は 吸 引 に よ り 除 去 し た ） 。 濾
過 ケ ー キ を 、 水 酸 化 リ チ ウ ム 水 和 物 （ 29.3ｇ 、 0.7mol） の 水 溶 液 （ 350mL） お よ び THF（ 35
0mL)中 で 、 RTに て 30分 間 撹 拌 し た 。 氷 水 （ 700mL） を 添 加 し た 後 、 こ の 懸 濁 液 を 、 水 （ 1.7
L)中 の 酢 酸 （ 40mL、 0.70mol） の 撹 拌 溶 液 に ゆ っ く り 注 い だ 。 得 ら れ た 黄 褐 色 の 固 体 を 濾
過 に よ り 回 収 し 、 水 （ 500mL)で 洗 浄 し 、 減 圧 乾 燥 し て 、 標 題 化 合 物 （ 23.8ｇ 、 72％ )を 得
た 。 1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 3.80 (s, 3H), 6.86 (dd, 1H, J1 =8.1, J 2 =2.4 Hz), 
7.05 (bs, 1H), 7.09 (d, 1H, J=7.8), 7.33 (t, 1H, J=8.1), 7.54 (s, 1H)。
【 ０ ２ ２ ２ 】
中 間 体 4b
2-ク ロ ロ -5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
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【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ３ 】
　 中 間 体 4a（ 10.0ｇ 、 0.05mol） と 無 水 テ ト ラ エ チ ル ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド （ 20ｇ 、 .12mo
l） を 合 わ せ た も の を 、 無 水 ア セ ト ニ ト リ ル (100mL） に RTに て 窒 素 下 で 溶 解 さ せ た 。 こ の
溶 液 を ジ エ チ ル ア ニ リ ン （ 8.4mL、 7.8ｇ 、 0.05mol)で 処 理 し 、 続 い て オ キ シ 塩 化 リ ン （ 29
mL、 48.0ｇ 、 0.31mol)を 滴 下 し た 。 混 合 物 を ４ 日 間 に わ た り 還 流 加 熱 し た 。 反 応 混 合 物 を
RTま で 冷 却 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 残 渣 を CHCl 3 （ 200mL） に 溶 解 し 、 氷 （ 50ｇ ） と 共 に
15分 間 撹 拌 し た 。 有 機 層 を 分 離 し た 後 、 水 層 を 追 加 の CHCl 3 （ ３ 回 × 30mL)で 洗 浄 し た 。 合
わ せ た 有 機 層 を 水 （ ３ 回 × 50mL） 、 飽 和 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム お よ び ブ ラ イ ン で 逆 洗 浄 し た 。
有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 シ リ カ ゲ ル の パ ッ ド で 濾 過 し 、 蒸 発 さ せ た と こ
ろ 、 橙 色 の 油 状 物 が 残 っ た 。 こ の 油 状 物 を バ ル ブ 間 蒸 留 （ bulb-to-bulb distillation）
に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 9.77ｇ 、 90％ ） を 透 明 な 油 状 物 と し て 得 た 。 こ れ は RTで 固
化 し た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 3.76 (s, 3H), 6.92 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.5, 1H),
 7.17 (s, 1H), 7.19 (d, J=6.8, 1H), 7.34 (t, J=8.3), 7.76 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z
) = 209 (m+1)。
【 ０ ２ ２ ４ 】
実 施 例 ４
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ５ 】
　 水 素 化 ナ ト リ ウ ム （ 鉱 油 中 60％ 、 0.25ｇ 、 6.3mmol） を 無 水 THF（ 4mL） に 窒 素 下 で 懸 濁
し た 。 懸 濁 液 に 、 4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-ア ニ リ ン （ 0.096ｇ 、 0.5mmol） お よ び
中 間 体 4b（ 0.105ｇ 、 0.5mmol)を 添 加 し た 。 得 ら れ た 混 合 物 を 60℃ で 18時 間 撹 拌 し た 。 反
応 物 を RTま で 冷 却 し た 後 、 メ タ ノ ー ル （ 10滴 ） を 慎 重 に 添 加 し て 、 残 存 ず る 水 素 化 ナ ト リ
ウ ム を 破 壊 し た 。 シ リ カ ゲ ル を 添 加 し 、 溶 媒 を 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 残 渣 を ジ ク ロ ロ メ タ
ン 中 の 10％ メ タ ノ ー ル を 用 い る シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合
物 （ 0.06ｇ 、 31％ ） を 黄 褐 色 の 固 体 と し て 溶 出 さ せ た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.
96 (s, 1H), 7.42 (d, J=9.0, 2H), 7.38 (s, 1H), 7.27 (t, J=8.0, 1H), 7.09 (d, J=7
.9, 1H), 7.04 (s, 1H), 6.86 (d, J=8.9, 2H), 6.77 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.3Hz, 1H), 3.7
4 (s, 3H), 2.99 (m, 4H), 2.40 (m, 4H), 2.16 (s, 3H)。 MS (APCI, m/z) = 365 (m+1)
。
【 ０ ２ ２ ６ 】
中 間 体 5a
2-ブ ロ モ -5-(3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ７ 】
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　 三 臭 化 ボ ロ ン （ 5.0mL、 13.25ｇ 、 53mmol） を 無 水 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 50mL） 中 の 2-ブ ロ モ
-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル （ 2.1ｇ 、 10mmol） の 撹 拌 溶 液 に 、 RTに て 窒
素 下 で 滴 下 し た 。 反 応 混 合 物 を 約 １ 時 間 撹 拌 し 、 次 に 氷 上 に 慎 重 に 注 い だ 。 氷 が 溶 け た 後
、  混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル （ ２ 回 × 250mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 抽 出 物 を 無 水 硫 酸 マ グ
ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 得 ら れ た 固 体 を 濾 過 に よ り 回 収 し 、 減 圧
乾 燥 し て 、 明 褐 色 の 固 体 （ 1.13ｇ 、 47％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 6.74 (d
d, J 1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 6.99 (d, J=2, 1H), 7.05 (d, J=7.9, 1H), 7.21 (t, J=7.9, 
1H), 7.64 (s, 1H), 9.48 (bs, 1H)。
【 ０ ２ ２ ８ 】
中 間 体 5b
2-ブ ロ モ -5-(3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ９ 】
　 無 水 DMSO（ ２ mL） 中 の 中 間 体 5a（ 0.25ｇ 、 1.0mmol)、 ヨ ー ド エ タ ン （ 0.2mL、 0.39ｇ 、 2
.5mmol)お よ び K 2 CO 3 （ 0.37ｇ 、 2.7mmol） の 混 合 物 を 、 RTで 約 24時 間 撹 拌 し た 。 水 （ 25mL)
を 添 加 し た 後 、 得 ら れ た 混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム
で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た と こ ろ 、 油 状 物 が 残 っ た 。 ヘ キ サ ン 中 の ５ ％ 酢 酸
エ チ ル を 溶 離 液 と し て 用 い る シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題
化 合 物 （ 0.14ｇ 、 52％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.28 (t, J=7, 3H), 4.02
 (q, J=7, 2H), 6.90 (dd, J=8, 1H), 7.17 (m, 2H), 7.33 (t, J=8, 1H), 7.73 (s, 1H)
。  MS (APCI, m/z) = 267, 269。
【 ０ ２ ３ ０ 】
実 施 例 ５
5-(3-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.94 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.9, 2H), 7.37 (s, 1H), 7.2
5 (t, J=8.0, 1H), 7.06 (d, J=7.7, 1H), 7.03 (s, 1H), 6.86 (d, J=9.0, 2H), 6.75 (
dd, J 1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 4.00 (q, J=7.0, 2H), 2.99 (m, 4H), 2.40 (m, 4H), 2.16 (
s, 3H), 1.29 (t, J=7.0, 3H)。 MS (APCI, m/z) = 379 (m+1)。
【 ０ ２ ３ ２ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 ３ ～ ５ の 標 題 化 合 物 の 合 成 に つ い て 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ
て 、 実 施 例 ６ ～ 99の 化 合 物 を 調 製 し た 。 当 業 者 で あ れ ば 、 こ れ ら の 実 施 例 の 合 成 が 上 記 の
ス キ ー ム １ ～ ４ に 示 さ れ て い る こ と が 容 易 に 理 解 さ れ よ う 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る
NMRデ ー タ は 、 塩 の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ２ ３ ３ 】
実 施 例 ６
N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
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【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.02 (t, J=7.05, 2H), 2.36 (d, J=7.5, 1H), 2.99 (s, 
3H), 3.74 (s, 2H), 6.76 (s, 1H), 6.86 (d, J=8.97, 2H), 7.04 (s, 1H), 7.09 (m, 1H
), 7.27 (t, J=7.97, 1H), 7.38 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.97, 2H), 9.95 (s, 1H)。
【 ０ ２ ３ ５ 】
実 施 例 ７
N-[4-(4-エ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.03 (t, J=7.05, 1H), 3.00 (s, 2H), 6.86 (d, J=8.97,
 1H), 7.19 (t, J=7.14, 1H), 7.36 (m, 1H), 7.43 (d, J=8.97, 1H), 7.50 (d, J=7.51,
 1H), 9.95 (s, 1H)。
【 ０ ２ ３ ７ 】
実 施 例 ８
N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.32 (s, 2H), 3.38 (s, 1H), 3.55 (s, 3H), 7.25 (m, 2
H), 7.42 (t, J=7.78, 1H), 7.45 (s, 1H), 7.57 (d, J=8.24, 3H), 10.28 (s, 1H)。
【 ０ ２ ３ ９ 】
実 施 例 ９
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.97 (m, 2H), 3.68 (m, 2H), 3.74 (s, 1H), 6.77 (d, J
=10.62, 1H), 6.87 (d, J=8.97, 1H), 7.04 (s, 1H), 7.09 (d, J=7.51, 1H), 7.27 (t, 
J=7.97, 1H), 7.38 (s, 1H), 7.44 (d, J=8.97, 1H), 9.98 (s, 1H)。
【 ０ ２ ４ １ 】
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実 施 例 10
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-(4-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.44 (s, 1H), 1.56 (s, 2H), 2.97 (d, J=5.31, 2H), 3.
74 (s, 1H), 6.76 (dd, J1 =8.06, J 2 =2.20, 1H), 6.85 (d, J=8.42, 1H), 7.03 (s, 1H),
 7.08 (d, J=7.51, 1H), 7.27 (t, J=8.15, 1H), 7.38 (s, 1H), 7.41 (d, J=8.79, 1H),
 9.93 (s, 1H)。
【 ０ ２ ４ ３ 】
実 施 例 11
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-ア ミ ン
【 化 ５ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.27 (s, 3H), 3.33 (s, 2H), 3.50 (s, 3H), 3.74 (s, 2
H), 6.79 (d, J=8.79, 1H), 7.06 (s, 1H), 7.11 (d, J=7.87, 1H), 7.18 (d, J=7.87, 2
H), 7.28 (t, J=7.87, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.52 (d, J=7.87, 2H), 10.24 (s, 1H)。
【 ０ ２ ４ ５ 】
中 間 体 12a
2-ブ ロ モ -5-(3-イ ソ プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ６ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 5a（ 0.25ｇ 、 1mmol） お よ び 2-ヨ ー
ド プ ロ パ ン （ 0.25ｇ 、 1.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 を 油 状 物 と し て 得 た （ 0.16ｇ 、 56％ )。
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.22 (d, J=5.8, 6H), 4.64 (hept, J=5.8, 1H), 6.90 (d
d, J 1 =9.5, J 2 =2.3, 1H), 7.16 (m, 2H), 7.32 (t, J=7.9, 1H), 7.74 (s, 1H)。  MS (AP
CI, m/z) = 281, 283 (m+1)。
【 ０ ２ ４ ７ 】
実 施 例 12
5-(3-イ ソ プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ５ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.93 (s, 1H), 7.42 (d, J=9.2, 2H), 7.37 (s, 1H), 7.2
5 (t, J=7.9, 1H), 7.04 (d, J=7.9, 1H), 7.02 (s, 1H), 6.86 (d, J=9.2, 2H), 6.74 (
dd, J 1 =8.2, J 2 =2.2, 1H), 4.60 (m, 1H), 2,99 (m, 4H), 2.40 (m, 4H), 2.17 (s, 3H),
 1.22 (d, J=6.0, 6H).MS (APCI, m/z) = 393 (m+1)。
【 ０ ２ ４ ９ 】
中 間 体 13a
2-ブ ロ モ -5-(3-シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ０ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 5a（ 0.25ｇ 、 1mmol） お よ び ヨ ー ド
シ ク ロ ペ ン タ ン （ 0.29ｇ 、 1.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 を 油 状 物 と し て 得 た （ 0.17ｇ 、 54
％ )。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.5-2.0 (m, 8H), 4.84 (m, 1H), 6.88 (dd, J1 =8.2
, J 2 =2.3, 1H), 7.13 (d, J=2, 1H), 7.16 (d, J=7.9, 1H), 7.32 (t, J=7.8, 1H), 7.74
 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 307, 309 (m+1)。 　
実 施 例 13
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ６ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.92 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.9, 2H), 7.37 (s, 1H), 7.2
4 (t, J=7.9, 1H), 7.04 (d, J=7.7, 1H), 7.00 (t, J=2.0, 1H), 6.86 (d, J=9.0, 2H),
 6.73 (dd, J 1 =8.3, J 2 =2.4, 1H), 4.80 (m, 1H), 2.99 (m, 4H), 2.40 (m, 4H), 2.16 (
s, 3H), 1.82-1.95 (m, 2H), 1.48-1.74 (m, 6H).MS (APCI, m/z) = 419 (m+1)。
【 ０ ２ ５ ２ 】
中 間 体 14a
2-ブ ロ モ -5-(3-イ ソ ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ６ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ３ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 5a（ 0.25ｇ 、 1mmol） お よ び ヨ ー ド
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イ ソ ブ タ ン （ 0.29ｇ 、 1.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 を 固 体 と し て 得 た （ 65.0mg、 19％ )。 1 H
 NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.94 (d, J=7.8, 6H), 1.97 (m, 1H), 3.75 (d, J=6.6, 1H)
, 6.92 (dd, J 1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 7.18 (m, 2H), 7.33 (t, J=7.9, 1H), 7.75 (s, 1H)
。  MS (APCI, m/z) = 296, 298 (m+1)。
【 ０ ２ ５ ４ 】
実 施 例 14
5-(3-イ ソ ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.94 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.9, 2H), 7.38 (s, 1H), 7.2
5 (t, J=8.0, 1H), 7.07 (d, J=8.0, 1H), 7.03 (t, J=2.0, 1H), 6.86 (d, J=9.0, 2H),
 6.76 (dd, J 1 =8.1, J 2 =2.0, 1H), 3.72 (d, J=6.6, 2H), 2.99 (m, 4H), 2.41 (m, 4H),
 2.17 (s, 3H), 1.97 (m, 1H), 0.94 (d, J=6.6, 6H). MS (APCI, m/z) = 407 (m+1)。
【 ０ ２ ５ ６ 】
中 間 体 15a
2-ブ ロ モ -5-(3-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ６ ４ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ７ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 5a（ 0.25ｇ 、 1mmol） お よ び ベ ン ジ
ル ブ ロ ミ ド （ 0.25ｇ 、 1.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 90.0mg、 27％ ） を 固 体 と し て 得 た 。 1

H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 5.11, (s, 2H), 7.0 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.4, 1H), 7.22 (d,
 J=7.8, 1H), 7.3-7.5 (m, 7H), 7.77 (s, 1H)。  MS (APCI, m/z) = 330, 332 (m+1)。
【 ０ ２ ５ ８ 】
実 施 例 15
5-[3-(ベ ン ジ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ６ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.95 (s, 1H), 7.26-7.45 (m, 9H), 7.15 (s, 1H), 7.09 
(d, J=7.9, 1H), 6.82-6.88 (m, 3H), 5.09 (s, 2H), 3.00 (m, 4H), 2.42 (m 4H), 2.18
 (s, 3H)。 MS (APCI, m/z) = 441 (m+1)。
【 ０ ２ ６ ０ 】
中 間 体 16a
2-ブ ロ モ -5-(3-(2-メ チ ル プ ロ パ -2-エ ニ ル )オ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
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【 化 ６ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ １ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 5a（ 0.2ｇ 、 1mmol） お よ び 3-ブ ロ モ
-2-メ チ ル プ ロ ペ ン （ 0.2mL、 2mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 0.24ｇ 、 95％ ） を 油 状 物 と し て
得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.73 (s, 3H), 4.48 (s, 2H), 4.92 (s, 1H), 5.03
 (s, 1H), 6.94 (dd, J1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 7.2 (m, 2H), 7.34 (t, J=8.2, 1H), 7.76 
(s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 250, 252 (m+1)。
【 ０ ２ ６ ２ 】
実 施 例 16
N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-{3-[(2-メ チ ル プ ロ パ -2-エ ニ ル )オ キ シ ]
フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.94 (s, 1H), 7.42 (d, J=9.1, 2H), 7.38 (s, 1H), 7.2
6 (t, J=7.9, 1H), 7.08 (m, 2H), 6.86 (d, J=9.1, 2H), 6.79 (d, J=7.6, 1H), 5.03 (
s, 1H), 4.92 (s, 1H), 4.45 (s, 2H), 2.99 (m, 4H), 2.40 (m, 4H), 2.16 (s, 3H), 1.
73 (s, 3H)。 MS (APCI, m/z) = 405 (m+1)。
【 ０ ２ ６ ４ 】
中 間 体 17a
2-ク ロ ロ -5-(3-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ６ ８ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ５ 】
　 窒 素 雰 囲 気 下 で 、 無 水 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 180mL） 中 の 中 間 体 4b（ 7.7ｇ 、 37mmol） の 溶 液
を 、 三 臭 化 ホ ウ 素 （ 18mL、 47.7ｇ 、 0.19mol） で シ リ ン ジ に よ り ０ ℃ に て ５ 分 間 か け て 処
理 し 、 添 加 の 間 、 そ の 三 臭 化 ホ ウ 素 を ピ ペ ッ テ ィ ン グ に よ り フ ラ ス コ の 内 側 に 接 触 さ せ た
。 30分 間 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を RTま で 温 め 、 さ ら に ２ 時 間 撹 拌 し た 。 混 合 物 を 氷 水 （ 約 70
0mL） に 注 ぎ 、 撹 拌 し た 。 氷 が 溶 け た 後 、 K 2 CO 3 （ 56ｇ 、 0.400mol） を ゆ っ く り 添 加 し 、 続
い て 酢 酸 エ チ ル （ 300mL)を 添 加 し た 。 RTで 30分 間 撹 拌 し た 後 、 有 機 層 を 分 離 し 、 水 層 を 追
加 の 酢 酸 エ チ ル （ ３ 回 × 50mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾
燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 ヘ キ サ ン 中 の 30％ 酢 酸 エ チ ル を 用 い た シ リ カ ゲ ル ク ロ
マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 5.45ｇ 、 75％ ） を 淡 黄 色 の 固 体 と し て 得 た
。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 6.75 (dd, J 1 =8.1, J 2 =2.2, 1H), 6.99 (d, J=2.1, 1H)
, 7.06 (d, J=7.7, 1H), 7.22 (t, J=8.1, 1H), 7.67 (s, 1H), 9.7 (s, 1H)。 MS (APCI,
 m/z) = 196 (m+1)。
【 ０ ２ ６ ６ 】
中 間 体 17b
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2-ク ロ ロ -5-(3-プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ６ ９ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ７ 】
　 中 間 体 5bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 17b（ 0.2ｇ 、 1mmol） お よ び 1-ヨ ー
ド プ ロ パ ン （ 0.2mL、 2mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 0.2ｇ 、 86％ ） を 油 状 物 と し て 得 た 。 1 H 
NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.94 (t, J=7.4, 3H), 1.7 (hex, J=7.2, 2H), 3.93 t, J=6.
5, 2H), 6.93 (dd, J1 =9.9, J 2 =2.4, 1H), 7.2 (m, 2H), 7.33 (t, J=7.9, 1H), 7.77 (s
, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 238 (m+1)。
【 ０ ２ ６ ８ 】
実 施 例 17
N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-プ ロ ポ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.94 (t, J=7.32, 2H) 1.69 (m, 1H), 2.17 (s, 2H), 2.9
9 (s, 2H), 3.91 (t, J=6.41, 1H), 6.76 (d, J=8.42, 1H), 6.86 (d, J=8.97, 1H), 7.0
5 (m, 1H), 7.25 (t, J=7.96, 1H), 7.38 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.97, 1H), 9.94 (s, 1H
)。
【 ０ ２ ７ ０ 】
中 間 体 18a
2-ク ロ ロ -5-(3-シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル の 調 製
【 化 ７ １ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ １ 】
　 窒 素 下 に あ る 無 水 THF（ ２ mL） 中 の 中 間 体 17a（ 0.2ｇ 、 １ mmol） の 撹 拌 溶 液 を 、 シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ー ル （ 0.15ｇ 、 1.5mmol)、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン （ 0.39ｇ 、 1.5mmol)お よ び ジ
エ チ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト （ 0.24mL、 0.26ｇ 、 1.5mmol)で 処 理 し た 。 混 合 物 を RTで 30
分 間 撹 拌 し た 後 、 追 加 量 の シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル （ 0.15ｇ 、 1.5mmol)、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ
ィ ン （ 0.39ｇ 、 1.5mmol)お よ び ジ エ チ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト （ 0.24mL、 0.26ｇ 、 1.5m
mol） を 添 加 し 、 １ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 に シ リ カ ゲ ル を 添 加 し 、 溶 媒 を 減 圧 下 で 蒸 発 さ
せ た 。 ヘ キ サ ン 中 の ５ ％ 酢 酸 エ チ ル に よ る シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て
、 標 題 化 合 物 （ 0.249ｇ 、 90％ ） を 無 色 の 油 状 物 と し て 得 た 。
【 ０ ２ ７ ２ 】
実 施 例 18
5-[3-(シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ７ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.19 (m, 6H), 1.71 (m, 2H), 1.92 (m, 2H), 2.20 (s, 3
H), 2.44 (m, J 1 =4.85, J 2 =4.85, 4H), 3.03 (m, 4H), 4.37 (m, 1H), 6.82 (dd, J1 =8.3
3, J 2 =2.65, 1H), 6.90 (d, J=9.16, 2H), 7.09 (m, 2H), 7.29 (t, J=7.97, 1H), 7.41 
(s, 1H), 7.46 (d, J=8.97, 2H), 9.96 (s, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 433 (m+H)+ 。
【 ０ ２ ７ ４ 】
中 間 体 19a
1-(2-ク ロ ロ -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ７ ３ 】
　
　
　
【 ０ ２ ７ ５ 】
　 3-ク ロ ロ -4-フ ル オ ロ ニ ト ロ ベ ン ゼ ン （ 2.0ｇ 、 11.4mmol） を 、 無 水 DMSO（ ８ mL） 中 の K 2
CO 3 （ 1.6ｇ 、 11.4mmol） お よ び N-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 1.3mL、 1.17ｇ 、 11.4mmol） の 撹 拌
懸 濁 液 に 添 加 し 、 100℃ で １ 時 間 加 熱 し た 。 反 応 物 を 約 50℃ ま で 冷 却 し 、 氷 水 （ 300mL)に
注 い だ 。 固 体 を 濾 過 に よ り 回 収 し 、 水 で 洗 浄 し 、 減 圧 乾 燥 し て 、 標 題 化 合 物 （ 2.43ｇ 、 84
％ )を 得 た 。
【 ０ ２ ７ ６ 】
中 間 体 19b
3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ア ニ リ ン の 調 製
【 化 ７ ４ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ７ 】
　 RTに あ る 2N HCl（ 35mL） 中 の 1-(2-ク ロ ロ -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 2.
43ｇ 、 9.5mmol） の 撹 拌 溶 液 に 、 塩 化 ス ズ (II)（ 7.2ｇ 、 38mmol)を 添 加 し た 。 １ 時 間 後 、
固 体 を 濾 過 に よ り 回 収 し 、 1N NaOH水 溶 液 （ 300mL)に 溶 解 し た 。 水 性 溶 液 を 酢 酸 エ チ ル で
抽 出 し た （ ３ 回 × 50mL)。 合 わ せ た 有 機 層 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で
乾 燥 し 、 濾 過 し 、 蒸 発 さ せ て 、 標 題 化 合 物 （ 2.02ｇ 、 95％ )を 得 た 。
【 ０ ２ ７ ８ 】
実 施 例 19
N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ７ ５ 】
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【 ０ ２ ７ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.23 (s, 2H), 2.90 (s, 2H), 3.79 (s, 2H), 6.84 (dd, 
J 1 =8.51, J 2 =2.29, 1H), 7.10 (d, J=2.20, 1H), 7.14 (m, 1H), 7.33 (t, J=7.97, 1H),
 7.45 (dd, J 1 =8.79, J 2 =2.56, 1H), 7.48 (s, 1H), 7.81 (d, J=2.56, 1H), 10.37 (s, 
1H)。
【 ０ ２ ８ ０ 】
中 間 体 20a
1-(2-フ ル オ ロ -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ７ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ １ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 3,4-ジ フ ル オ ロ ニ ト ロ ベ ン ゼ ン （ 1.4mL
、 2.01ｇ 、 12.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 2.0ｇ 、 67％ )を 得 た 。
【 ０ ２ ８ ２ 】
中 間 体 20b
3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ア ニ リ ン の 調 製
【 化 ７ ７ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ３ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 20a（ ２ ｇ 、 8.4mmol） か ら 、 標 題
化 合 物 （ 1.48ｇ 、 84％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.14 (s, 3H), 2.40 (bs,
 4H), 2.70 (bs, 4H), 4.90 (bs, 2H), 6.24 (m, 2H), 6.69 (t, J=8.6, 1H)。
【 ０ ２ ８ ４ 】
実 施 例 20
N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ７ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.23 (s, 1H), 2.93 (s, 2H), 3.79 (s, 2H), 6.84 (d, J
=8.06, 1H), 7.01 (m, 1H), 7.10 (d, J=2.56, 1H), 7.15 (d, J=8.06, 1H), 7.25 (dd, 
J 1 =8.51, J 2 =1.74, 1H), 7.33 (t, J=7.97, 1H), 7.47 (s, 1H), 7.55 (dd, J1 =15.01, J

2 =2.56, 1H), 10.34 (s, 1H)。
【 ０ ２ ８ ６ 】
中 間 体 21a
1-メ チ ル -4-[4-ニ ト ロ -2-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
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【 化 ７ ９ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ７ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 4-フ ル オ ロ -3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ニ ト
ロ ベ ン ゼ ン （ 1.3mL、 1.98ｇ 、 9.6mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 2.2ｇ 、 90％ )を 得 た 。
【 ０ ２ ８ ８ 】
中 間 体 21b
4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ア ミ ン の 調 製
【 化 ８ ０ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ９ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 21a（ 2.22ｇ 、 8.6mmol） か ら 、 標
題 化 合 物 （ 1.82ｇ 、 82％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.13 (s, 3H), 2.4 (bs
, 4H), 2.6 (bs, 4H), 5.27 (bs, 2H), 6.70 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.7, 1H), 6.74 (d, J=2.
7, 1H), 7.16 (d, J=8.6, 1H)。
【 ０ ２ ９ ０ 】
実 施 例 21
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ８ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.22 (s, 2H), 2.80 (t, J=4.58, 3H), 3.79 (s, 2H), 6.
85 (m, 1H), 7.11 (dd, J1 =2.29, J 2 =1.56, 1H), 7.16 (dd, J1 =7.78, J 2 =1.19, 1H), 7.
34 (t, J=8.06, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.55 (d, J=8.79, 1H), 7.79 (m, 1H), 8.06 (d, J
=2.56, 1H), 10.59 (s, 1H)。
【 ０ ２ ９ ２ 】
中 間 体 22a
1-メ チ ル -4-[4-ニ ト ロ -2-メ チ ル フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ８ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ３ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 2-フ ル オ ロ -5-ニ ト ロ ト ル エ ン （ 2.0ｇ 、
12.9mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 1.44ｇ （ 47％ )を 得 た 。
【 ０ ２ ９ ４ 】
中 間 体 22b
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4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-メ チ ル フ ェ ニ ル ア ミ ン の 調 製
【 化 ８ ３ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ５ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 1-メ チ ル -4-[4-ニ ト ロ -2-メ チ ル フ ェ ニ ル
]ピ ペ ラ ジ ン （ 1.44ｇ 、 6.1mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 1.19ｇ （ 95％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 M
Hz, d 6 -DMSO):δ 2.19 (s, 3H), 2.27 (s, 3H), 2.4 (bs, 4H), 2.9 (bs, 4H), 7.06 (d, 
J=8.4, 1H), 7.95 (m, 2H)。
【 ０ ２ ９ ６ 】
実 施 例 22
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ８ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.22 (d, J=1.65, 4H), 2.78 (t, J=4.49, 3H), 3.79 (s,
 2H), 6.82 (dd, J 1 =7.87, J 2 =2.38, 1H), 6.99 (d, J=8.42, 1H), 7.09 (d, J=3.85, 1H
), 7.14 (d, J=7.87, 1H), 7.32 (t, J=7.96, 1H), 7.40 (m, 2H), 7.44 (s, 1H), 10.07
 (s, 1H)。
【 ０ ２ ９ ８ 】
中 間 体 23a
3,5-ジ メ チ ル -1-(4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ８ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ９ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 4-フ ル オ ロ ニ ト ロ ベ ン ゼ ン （ 1.9mL、 2.5
3ｇ 、 18mmol） お よ び 2,6-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 2.0ｇ 、 17.5mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 3.4
ｇ （ 83％ )を 得 た 。
【 ０ ３ ０ ０ 】
中 間 体 23b
4-(3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ア ニ リ ン の 調 製
【 化 ８ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ １ 】
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　 MeOH（ 20mL） お よ び THF（ 20mL） 中 の 中 間 体 23a（ 3.4ｇ 、 14mmol） の 溶 液 を 、 炭 素 担 持
パ ラ ジ ウ ム （ 10％ 、 0.34g） で 処 理 し 、 45psiで １ 時 間 に わ た り 水 素 化 し た 。 触 媒 を セ ラ イ
ト の パ ッ ド に よ る 濾 過 に よ り 除 去 し た 。 濾 液 を 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ て 、 標 題 化 合 物 （ 2.9ｇ
、 99％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.92 (d, J=6.4, 6H), 1.91 (t, J=10.6,
 2H), 2.78 (bs, 2H), 3.14 (d, J=10.2, 2H), 4.4 (bs, 2H), 6.42 (d, J=8.6, 2H), 6.
60 (d, J=8.7, 2H)。
【 ０ ３ ０ ２ 】
実 施 例 23
N-[4-(3,5-ジ メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ８ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.01 (d, J=6.23, 3H), 2.05 (m, 1H), 2.85 (s, 1H), 3.
16 (d, J=5.13, 1H), 3.40 (d, J=12.82, 1H), 3.79 (s, 2H), 6.81 (dd, J1 =8.24, J 2 =2
.38, 1H), 6.89 (d, J=8.97, 1H), 7.08 (s, 1H), 7.13 (d, J=7.51, 1H), 7.32 (t, J=7
.87, 1H), 7.42 (s, 1H), 7.45 (d, J=8.97, 1H), 9.98 (s, 1H)
中 間 体 24a
1-メ チ ル -4-(3-メ チ ル -4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ８ ８ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ ４ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 3-フ ル オ ロ -5-ニ ト ロ ト ル エ ン （ 2.0ｇ 、
13mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 2.44ｇ 、 80％ )を 得 た 。
【 ０ ３ ０ ５ 】
中 間 体 24b
2-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ア ニ リ ン の 調 製
【 化 ８ ９ 】
　
　
　
【 ０ ３ ０ ６ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 24a（ 2.44ｇ 、 10.4mmol） か ら 、 標
題 化 合 物 （ 0.667ｇ 、 31％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.00 (s, 3H), 2.18 (
s, 3H), 2.40 (m, 4H), 2.86 (m, 4H), 4.30 (bs, 2H), 6.40-6.70 (m, 3H)。
【 ０ ３ ０ ７ 】
実 施 例 24
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ９ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ０ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.21 (s, 3H), 2.43 (m, 2H), 3.07 (m, 2H), 3.29 (s, 1
H), 3.77 (s, 2H), 6.77 (m, 1H), 7.05 (s, 1H), 7.09 (d, J=7.51, 1H), 7.29 (t, J=7
.97, 1H), 7.33 (s, 1H), 7.45 (d, J=8.79, 1H), 9.03 (s, 1H)。
【 ０ ３ ０ ９ 】
実 施 例 25
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )-3-(ト リ フ
ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (s, 1H), 1.72 (m, 3H), 1.92 (s, 1H), 2.21 (s, 2
H), 2.42 (s, 2H), 2.80 (s, 3H), 3.29 (s, 1H), 6.81 (d, J=10.07, 1H), 7.10 (m, 1H
), 7.31 (t, J=8.06, 1H), 7.51 (s, 1H), 7.54 (d, J=8.42, 1H), 7.78 (d, J=7.32, 1H
), 8.05 (s, 1H), 10.55 (s, 1H)。
【 ０ ３ １ １ 】
実 施 例 26
N-[3-ク ロ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ９ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (m, 2H), 1.71 (m, J=3.11, 4H), 1.92 (m, 2H), 2.
22 (s, 3H), 2.46 (s, 4H), 2.90 (m, 4H), 4.85 (m, 1H), 6.80 (dd, J1 =8.33, J 2 =2.11
, 1H), 7.07 (m, 1H), 7.10 (d, J=7.69, 1H), 7.14 (d, J=8.79, 1H), 7.30 (t, J=7.97
, 1H), 7.45 (dd, J1 =8.61, J 2 =2.56, 1H), 7.47 (s, 1H), 7.81 (d, J=2.56, 1H), 10.3
3 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 453 (m+1)。
【 ０ ３ １ ３ 】
実 施 例 27
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-メ チ ル -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (m, 2H), 1.71 (m, 4H), 1.91 (m, 2H), 2.22 (s, 6
H), 2.45 (m, 4H), 2.77 (m, J1 =4.49, J 2 =4.49, 4H), 4.85 (m, 1H), 6.78 (dd, J1 =8.4
2, J 2 =2.38, 1H), 6.98 (d, J=8.61, 1H), 7.05 (s, 1H), 7.09 (d, J=7.69, 1H), 7.30 
(t, J=8.06, 1H), 7.39 (m, 2H), 7.43 (s, 1H), 10.03 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 433
 (m+1)。
【 ０ ３ １ ５ 】
実 施 例 28
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[3-フ ル オ ロ -4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ９ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (s, 1H), 1.71 (m, 2H), 1.93 (d, J=4.21, 1H), 2.
22 (s, 2H), 2.93 (s, 2H), 3.28 (d, J=10.25, 2H), 4.85 (s, 1H), 6.80 (dd, J1 =8.42
, J 2 =2.20, 1H), 7.00 (m, 1H), 7.06 (d, J=2.01, 1H), 7.10 (d, J=8.24, 1H), 7.24 (
dd, J 1 =9.06, J 2 =1.74, 1H), 7.30 (t, J=8.06, 1H), 7.46 (s, 1H), 7.55 (dd, J1 =14.8
3, J 2 =2.56, 1H), 10.31 (s, 1H)。
【 ０ ３ １ ７ 】
実 施 例 29
3-(2-{[4-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ
ェ ノ ー ル
【 化 ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ １ ８ 】
　 メ タ ノ ー ル （ 50mL） 中 の 実 施 例 ４ の 標 題 化 合 物 （ 0.20ｇ 、 0.45mmol） の 撹 拌 溶 液 に 炭 素
担 持 パ ラ ジ ウ ム （ 10％ w/w、 0.1ｇ ） を 添 加 し 、 50psiで 12時 間 に わ た り 水 素 化 し た 。 触 媒
を 濾 過 に よ り 除 去 し 、 濾 液 か ら 溶 媒 を 蒸 発 さ せ た と こ ろ 、 黄 褐 色 の 固 体 が 残 っ た 。 ジ エ チ
ル エ ー テ ル で 粉 砕 し て 固 体 を 得 、 こ れ を 濾 過 に よ り 回 収 し 、 減 圧 乾 燥 し た と こ ろ 、 標 題 化
合 物 （ 0.16ｇ 、 96％ )が 残 っ た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.20 (s, 3H), 2.43 (m, 
4H), 3.03 (m, 4H), 6.62 (d, J=9.16, 1H), 6.90 (m, 3H), 6.95 (d, J=7.69, 1H), 7.1
7 (t, J=7.87, 1H), 7.29 (s, 1H), 7.46 (d, J=8.61, 2H), 9.95 (s, 1H)。 MS (APCI, m
/z) = 336 (m+1)。
【 ０ ３ １ ９ 】
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実 施 例 30
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-(4-チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ９ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ２ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (m, 2H), 1.71 (m, 4H), 1.92 (m, 2H), 2.68 (m, 4
H), 3.37 (m, 4H), 4.85 (m, 1H), 6.78 (dd, J1 =8.15, J 2 =2.47, 1H), 6.91 (d, J=9.16
, 2H), 7.05 (s, 1H), 7.09 (d, J=7.87, 1H), 7.29 (t, J=7.97, 1H), 7.42 (s, 1H), 7
.48 (d, J=8.97, 2H), 10.00 (s, 1H)。  MS (APCI, m/z) = 422 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ２ １ 】
中 間 体 31a
1-メ チ ル -4-(5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン -2-イ ル )ピ ペ ラ ジ ン の 調 製
【 化 ９ ７ 】
　
　
　
【 ０ ３ ２ ２ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 2-ク ロ ロ -5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン （ 2.0ｇ 、 12
.6mmol） お よ び N-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン （ 1.4mL、 1.26ｇ 、 12.6mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 1.6
6ｇ 、 60％ )を 得 た 。
【 ０ ３ ２ ３ 】
中 間 体 31b
6-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン の 調 製
【 化 ９ ８ 】
　
　
　
【 ０ ３ ２ ４ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 31a（ 1.66ｇ 、 7.5mmol） か ら 、 標
題 化 合 物 を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.14 (s, 3H), 2.32 (m, 4H), 3.16 (m,
 4H), 4.5 (bs, 2H), 6.55 (d, J= 8.8, 1H), 6.84 (dd, J1 = 8.8, J 2 =2.9, 1H), 8.90 (
d, J= 2.9, 1H)。
【 ０ ３ ２ ５ 】
実 施 例 31
N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )
ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン
【 化 ９ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ２ ６ 】
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1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.21 (s, 2H), 2.39 (s, 2H), 3.38 (s, 2H), 3.78 (s, 2
H), 6.84 (m, 1H), 7.08 (s, 1H), 7.13 (d, J=8.24, 1H), 7.32 (t, J=7.97, 1H), 7.43
 (s, 1H), 7.86 (dd, J1 =9.80, J 2 =2.84, 1H), 8.35 (s, 1H), 10.04 (s, 1H)。
【 ０ ３ ２ ７ 】
中 間 体 32a
2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )-5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン の 調 製
【 化 １ ０ ０ 】
　
　
　
【 ０ ３ ２ ８ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 2-ク ロ ロ -5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン （ 2.0ｇ 、 12
.6mmol） お よ び イ ミ ダ ゾ ー ル （ 0.86ｇ 、 12.6mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 1.42ｇ 、 59％ )を
得 た 。
【 ０ ３ ２ ９ 】
中 間 体 32b
6-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン の 調 製
【 化 １ ０ １ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ３ ０ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 32a（ 1.42ｇ 、 7.5mmol） か ら 、 標
題 化 合 物 （ 0.359ｇ 、 30％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 5.45 (bs, 2H), 7.02 
(s, 1H), 7.10 (dd, J1 =8.8, J 2 =2.9, 1H), 7.42 (d, J=8.6, 1H), 7.71 (s, 1H), 7.80 
(d, J=2.8, 1H), 8.25 (s, 1H)。
【 ０ ３ ３ １ 】
実 施 例 32
6-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )-N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ピ
リ ジ ン -3-ア ミ ン
【 化 １ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ３ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 3.80 (s, 2H), 6.86 (d, J=10.25, 1H), 7.10 (s, 1H), 7
.13 (s, 1H), 7.18 (d, J=8.06, 1H), 7.35 (t, J=7.87, 1H), 7.55 (s, 1H), 7.79 (d, 
J=8.97, 1H), 7.87 (s, 1H), 8.29 (dd, J1 =8.97, J 2 =2.56, 1H), 8.43 (s, 1H), 8.69 (
d, J=2.56, 1H), 10.76 (s, 1H)。
【 ０ ３ ３ ３ 】
中 間 体 33a
5-ニ ト ロ -2-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ピ リ ジ ン の 調 製
【 化 １ ０ ３ 】
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【 ０ ３ ３ ４ 】
　 実 施 例 19に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 2-ク ロ ロ -5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン （ 2.0ｇ 、 12.6
mmol） お よ び ピ ペ リ ジ ン （ 1.2mL、 1.03ｇ 、 12.6mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 1.42ｇ 、 62％ )
を 得 た 。
【 ０ ３ ３ ５ 】
中 間 体 33b
6-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン の 調 製
【 化 １ ０ ４ 】
　
　
　
【 ０ ３ ３ ６ 】
　 実 施 例 19に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 33a（ 1.63ｇ 、 7.9mmol） か ら 、 標 題
化 合 物 を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.51 (bs, 6H), 3.21 (bs, 4H), 4.49 (bs
, 2H), 6.58 (d, J=8.7, 1H), 6.87 (dd, J1 = 8.7, J 2 =2.9, 1H), 7.57 (d, J=2.7, 1H)
。
【 ０ ３ ３ ７ 】
実 施 例 33
N-[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]-6-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ピ リ ジ ン -3
-ア ミ ン
【 化 １ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ３ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.55 (s, 5H), 3.40 (s, 3H), 3.78 (s, 2H), 6.82 (d, J
=8.79, 2H), 7.08 (s, 1H), 7.12 (d, J=7.69, 1H), 7.32 (t, J=7.97, 1H), 7.42 (s, 1
H), 7.82 (dd, J 1 =9.16, J 2 =2.75, 1H), 8.32 (d, J=2.75, 1H), 9.99 (s, 1H)。
【 ０ ３ ３ ９ 】
実 施 例 34
N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-6-(4-メ チ ル ピ ペ
ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン
【 化 １ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ４ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.58 (m, 2H), 1.70 (m, 4H), 1.92 (m, 2H), 2.20 (s, 3
H), 2.39 (m, 4H), 3.37 (m, 4H), 4.84 (m, 1H), 6.78 (dd, J1 =8.06, J 2 =1.83, 1H) 6.
84 (d, J=9.15, 1H), 7.04 (s, 1H), 7.08 (d, J=7.69, 1H), 7.29 (t, J=7.97, 1H), 7.
42 (s, 1H), 7.85 (dd, J1 =9.16, J 2 =2.75, 1H), 8.35 (d, J=2.75, 1H), 10.00 (s, 1H)
。 MS (APCI, m/z) = 420 (m+1)。
【 ０ ３ ４ １ 】
中 間 体 35a
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N,N-ジ エ チ ル -5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン -2-ア ミ ン の 調 製
【 化 １ ０ ７ 】
　
　
　
【 ０ ３ ４ ２ 】
　 実 施 例 19ａ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 2-ク ロ ロ -5-ニ ト ロ ピ リ ジ ン （ 2.0ｇ 、 12
.6mmol） お よ び ジ エ チ ル ア ミ ン （ 1.3mL、 0.92ｇ 、 12.6mmol） か ら 、 標 題 化 合 物 （ 1.86ｇ
、 77％ )を 得 た 。
【 ０ ３ ４ ３ 】
中 間 体 35b
N 2 ,N 2 -ジ エ チ ル ピ リ ジ ン -2,5-ジ ア ミ ン の 調 製
【 化 １ ０ ８ 】
　
　
　
【 ０ ３ ４ ４ 】
　 実 施 例 19bに 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 35a（ 1.86ｇ 、 9.5mmol） か ら 、 標
題 化 合 物 を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.95 (t, J=7.0, 6H), 3.29 (q, J=7.0,
 4H), 4.25 (bs, 2H), 6.33 (d, J=8.8, 1H), 6.82 (dd, J1 =8.8, J 2 =2.9, 1H), 7.49 (d
, J=2.9, 1H)。
【 ０ ３ ４ ５ 】
実 施 例 35
N 2 ,N 2 -ジ エ チ ル -N 5 -[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ピ リ ジ ン -2,5-
ジ ア ミ ン
【 化 １ ０ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ４ ６ 】
1 HNMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.08 (t, J=6.87, 5H), 3.44 (q, J=7.08, 3H), 3.78 (s, 
2H), 6.58 (d, J=9.15, 1H), 6.81 (dd, J1 =8.15, J 2 =2.29, 1H), 7.07 (s, 1H), 7.11 (
d, J=7.51, 1H), 7.31 (t, J=8.06, 1H), 7.40 (s, 1H), 7.75 (dd, J1 =9.06, J 2 =2.65, 
1H), 8.26 (d, J=2.75, 1H), 9.84 (s, 1H)。
【 ０ ３ ４ ７ 】
実 施 例 36
N 5 -{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-N 2 ,N 2 -ジ エ チ ル
ピ リ ジ ン -2,5-ジ ア ミ ン
【 化 １ １ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ４ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.08 (t, J=6.87, 6 H), 1.58 (m, 2H), 1.70 (m, 4H), 1
.91 (m, 2H), 3.44 (q, J=6.59, 4H), 4.84 (m, 1H), 6.58 (d, J=9.52, 1H), 6.77 (d, 
J=9.52, 1H), 7.03 (s, 1H), 7.07 (d, J=7.87, 1H), 7.28 (t, J=7.69, 1H), 7.39 (s, 
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1H), 7.74 (d, J=11.90, 1H), 8.25 (s, 1H), 9.80 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 393 (m+
1)。
【 ０ ３ ４ ９ 】
実 施 例 37
N-{5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }-5-メ チ ル -6-(4-
メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ピ リ ジ ン -3-ア ミ ン
【 化 １ １ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.59 (m, 2H), 1.71 (m, 4H), 1.92 (m, 2H), 2.22 (s, 3
H), 2.23 (s, 3H), 2.45 (m, 4H), 2.96 (m, 4H), 4.85 (m, 1H), 6.80 (dd, J1 =7.87, J

2 =2.38, 1H), 7.06 (s, 1H), 7.10 (d, J=7.51, 1H), 7.30 (t, J=7.87, 1H), 7.45 (s, 
1H), 7.83 (d, J=2.20, 1H), 8.31 (d, J=2.56, 1H), 10.20 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) =
 434 (m+1)。
【 ０ ３ ５ １ 】
実 施 例 38
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ １ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.18 (s, 1H), 2.12 (s, 2H), 2.30 (s, 3H), 3.33 (s, 1
H), 3.74 (s, 2H), 6.79 (d, J=10.80, 1H), 7.06 (s, 1H), 7.11 (d, J=7.51, 1H), 7.1
6 (d, J=8.24, 1H), 7.28 (t, J=7.96, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.52 (d, J=8.42, 1H), 10.
23 (s, 1H)。
【 ０ ３ ５ ３ 】
実 施 例 39
N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
ア ミ ン
【 化 １ １ ３ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.12 (s, 2H), 2.30 (s, 4H), 3.33 (s, 1H), 7.19 (m, 2
H), 7.36 (d, J=7.69, 1H), 7.40 (d, J=2.38, 1H), 7.52 (dd, J1 =7.96, J 2 =3.57, 3H),
 10.23 (s, 1H)。
【 ０ ３ ５ ５ 】
実 施 例 40
N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
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-ア ミ ン
【 化 １ １ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.16 (s, 4H), 3.38 (s, 1H), 3.79 (s, 2H), 6.84 (d, J
=7.69, 1H), 7.11 (s, 1H), 7.16 (d, J=7.87, 1H), 7.22 (d, J=8.61, 1H), 7.33 (t, J
=7.87, 1H), 7.48 (s, 1H), 7.58 (d, J=8.42, 1H), 10.30 (s, 1H)。
【 ０ ３ ５ ７ 】
実 施 例 41
5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-{4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.20 (s, 1H), 7.52 (d, J=8.6, 2H), 7.42 (s, 1H), 7.
26 (t, J=8.0, 1H), 7.16 (d, J=8.6, 2H), 7.06 (d, J=7.9, 1H), 7.02 (t, J=2.0, 1H)
, 6.75 (dd, J 1 =8.2, J 2 =2.4, 1H), 4.81 (m, 1H), 3.28 (s, 2H), 2.08 (s, 6H), 1.82-
1.95 (m, 2H), 1.48-1.72 (m, 6H). MS (APCI, m/z) = 333 (M-44).
実 施 例 42
N-{4-[2-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル
-2-ア ミ ン
【 化 １ １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ５ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.16 (s, 3H), 2.60 (m, 1H), 3.74 (s, 1H), 6.78 (d, J
=9.34, 1H), 7.05 (s, 1H), 7.10 (d, J=7.69, 1H), 7.28 (t, J=8.33, 1H), 7.41 (s, 1
H), 7.47 (d, J=8.06, 1H), 10.16 (s, 1H)。
【 ０ ３ ６ ０ 】
実 施 例 43
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-ア ミ ン
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【 化 １ １ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.36 (s, 1H), 1.47 (s, 3H), 2.28 (s, 2H), 3.22 (s, 1
H), 3.75 (s, 2H), 6.78 (d, J=8.24, 1H), 7.06 (s, 1H), 7.13 (m, 2H), 7.28 (t, J=8
.15, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.51 (d, J=8.24, 1H), 10.22 (s, 1H)。
【 ０ ３ ６ ２ 】
実 施 例 44
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(ピ ロ リ ジ ン -1-イ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-ア ミ ン
【 化 １ １ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.36 (s, 2H), 3.46 (s, 1H), 3.75 (s, 2H), 6.79 (dd, 
J 1 =8.51, J 2 =3.02, 1H), 7.06 (m, 1H), 7.11 (d, J=7.87, 1H), 7.18 (d, J=8.61, 1H),
 7.28 (t, J=7.97, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.51 (d, J=8.42, 1H), 10.22 (s, 1H)。
【 ０ ３ ６ ４ 】
実 施 例 45
N-{4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-ア ミ ン
【 化 １ １ ９ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.96 (t, J=6.87, 4 H), 3.40 (s, 1H), 3.75 (s, 2H), 6
.79 (d, J=8.06, 1H), 7.06 (m, 1H), 7.11 (d, J=8.24, 1H), 7.18 (d, J=8.61, 1H), 7
.29 (t, J=7.87, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.51 (d, J=8.24, 1H), 10.21 (s, 1H)。
【 ０ ３ ６ ６ 】
実 施 例 46
N-[2-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]-4-{[5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]
ア ミ ノ }ベ ン ズ ア ミ ド
【 化 １ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.96 (t, J=7.14, 6H), 2.50 (m, 4H), 3.32 (m, 4H), 3.
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80 (s, 3H), 6.85 (d, J=7.87, 1H), 7.13 (s, 1H), 7.18 (d, J=8.42, 1H), 7.35 (t, J
=7.97, 1H), 7.53 (s, 1H), 7.67 (d, J=8.42, 2H), 7.80 (d, J=8.24, 2H), 8.21 (s, 1
H), 10.63 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 409 (m+1)。
【 ０ ３ ６ ８ 】
実 施 例 47
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-{4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )カ ル ボ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3
-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ６ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 2.18 (s, 3H), 2.30 (m, 4H), 3.50 (m, 4H), 3.80 (s, 3
H), 6.85 (dd, J 1 =8.61, J 2 =2.38, 1H), 7.13 (s, 1H), 7.18 (d, J=7.32, 1H), 7.33 (d
, J=8.06, 1H), 7.37 (d, J=8.61, 2H), 7.52 (s, 1H), 7.68 (d, J=8.61, 2H), 10.58 (
s, 1H)。 MS (APCI, m/z) = 393 (m+1)。
【 ０ ３ ７ ０ 】
実 施 例 48
4-({5-[3-(シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル }ア ミ ノ )-N-[2-(
ジ エ チ ル ア ミ ノ )エ チ ル ]ベ ン ズ ア ミ ド
【 化 １ ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 1.00 (m, 6H), 1.59 (m, 2H), 1.71 (m, 4H), 1.92 (m, 2
H), 2.58 (m, 4H), 3.32 (s, 4H), 4.86 (m, 1H), 6.82 (dd, J1 =8.33, J 2 =2.29, 1H), 7
.09 (s, 1H), 7.13 (d, J=8.06, 1H), 7.32 (t, J=8.06, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.67 (d, 
J=8.61, 2H), 7.81 (d, J=8.61, 2H), 8.28 (s, 1H), 10.62 (s, 1H)。 MS (APCI, m/z) =
 463 (m+H) + 。
【 ０ ３ ７ ２ 】
実 施 例 49
5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[4-(1-プ ロ ピ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ２ ３ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ３ 】
　 実 施 例 ４ に 記 載 さ れ て い る の と 同 様 に し て 、 中 間 体 4b（ 0.19ｇ 、 0.9mmol)お よ び 4-(1-
プ ロ ピ ル ピ ペ リ ジ ン -4-イ ル )-1,3-チ ア ゾ ー ル -2-ア ミ ン （ 0.20ｇ 、 0.9mmol)か ら 、 標 題 化
合 物 （ 0.11ｇ 、 31％ )を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 0.84 (t, J=7.42, 2H), 1.4
5 (m, 1H), 1.58 (m, J=10.99, 1H), 1.91 (m, J=14.28, 2H), 3.78 (s, 2H), 6.43 (s, 
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1H), 6.81 (dd, J 1 =7.87, J 2 =2.20, 1H), 7.10 (m, 1H), 7.14 (d, J=7.87, 1H), 7.31 (
t, J=7.97, 1H), 7.55 (s, 1H)。
【 ０ ３ ７ ４ 】
実 施 例 50
N, 5-ジ フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ２ ４ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.28 (s, 1H), 7.61 (d, J=7.9, 2H), 7.55 (d, J=7.5, 
2H), 7.45-7.37 (m, 3H), 7.31-7.21 (m, 3H), 6.92 (t, J=7.3, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 
237 (m+H) + 。
【 ０ ３ ７ ６ 】
実 施 例 51
N-メ チ ル -1-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ン ス ル ホ
ン ア ミ ド
【 化 １ ２ ５ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.39 (s, 1H), 7.59 (d, J=8.6, 2H), 7.56 (d, J=7.5, 
2H), 7.45 (s, 1H), 7.40 (t, J=7.8, 2H), 7.30-7.21 (m, 3H), 6.83 (d, J=4.9, 1H), 
4.22 (s, 2H), 2.52 (d, J=4.4, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 344 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ７ ８ 】
実 施 例 52
N-{4-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ２ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ３ ７ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.46 (s, 1H), 7.62 (d, J=8.6, 2H), 7.56 (d, J=7.5, 
2H), 7.46 (s, 1H), 7.41 (t, J=7.8, 2H), 7.32 (d, J=8.6, 2H), 7.25 (t, J=7.4, 1H)
, 4.37 (s, 2H), 2.84 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 329 (m+H)+ 。  
実 施 例 53
N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ０ 】
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1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.46 (s, 1H), 8.69 (d, J=2.2, 1H), 7.58 (d, J=7.3, 2
H), 7.50 (s, 1H), 7.44-7.35 (m, 3H), 7.25 (t, J=7.4, 1H), 7.16 (d, J=8.6, 1H), 3
.92 (s, 3H), 3.12 (q, J=7.1, 4H), 1.02 (t, J=7.1, 6H).MS (ES+, m/z) = 402 (m+H)+

。  
実 施 例 54
N-ブ チ ル -4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ
ン ア ミ ド
【 化 １ ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.67 (bs, 1H), 8.65 (d, J=2.2, 1H), 7.59 (d, J=7.5, 
2H), 7.51 (s, 1H), 7.44-7.37 (m, 4H), 7.26 (t, J=7.4, 1H), 7.17 (d, J=8.6, 1H), 
3.91 (s, 3H), 2.73-2.66 (m, 2H), 1.35-1.26 (m, 2H), 1.24-1.14 (m, 2H), 0.75 (t, 
J=7.2, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 402 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ８ ２ 】
実 施 例 55
N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.55 (s, 1H), 7.57-7.53 (m, 3H), 7.41 (t, J=7.8, 2H
), 7.31-7.23 (m, 2H), 7.07 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.4, 1H), 6.91 (d, J=8.8, 1H), 3.73 (
s, 3H), 3.69 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 297 (m+H)+ 。  
実 施 例 56
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.75 (d, J=2.2, 1H), 7.59 (d, J=7.5, 2
H), 7.51 (s, 1H), 7.46 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.2, 1H), 7.41 (t, J=7.8, 2H), 7.29-7.22 
(m, 2H), 3.94 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.4, 2H), 1.08 (t, J=7.4, 3H)。 MS (ES+, m/z) =
 359 (m+H) + 。  
実 施 例 57
5-フ ェ ニ ル -N-[3-(フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.81 (s, 1H), 8.36 (s, 1H), 7.90 (d, J=8.6, 2H), 7.
77 (d, J=8.4, 1H), 7.70-7.46 (m, 8H), 7.42 (t, J=7.8, 2H), 7.26 (t, J=7.4, 1H)。
MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)+ 。  
実 施 例 58
N,N-ジ エ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ズ ア ミ ド
【 化 １ ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.52 (s, 1H), 7.67 (s, 1H), 7.61-7.54 (m, 2H), 7.47
 (s, 1H), 7.40 (t, J=7.8, 2H), 7.34 (t, J=7.8, 1H), 7.42 (t, J=7.5, 1H), 6.88 (d
, J=7.5, 1H), 3.39 (bs, 2H), 3.17 (bs, 2H), 1.11 (bs, 3H), 1.05 (bs, 3H)。 MS (ES
+, m/z) = 336 (m+H)+ 。  
実 施 例 59
4-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ノ ー ル
【 化 １ ３ ３ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 11.29 (bs, 1H), 9.84 (bs, 1H), 8.56 (d, J=2.2, 1H), 
7.60-7.56 (m, 3H), 7.44-7.35 (m, 3H), 7.27 (t, J=7.3, 1H), 7.08 (d, J=8.4, 1H), 
3.14 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 345 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ８ ８ 】
実 施 例 60
N-(2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ３ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ８ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.94 (bs, 1H), 7.92 (bs, 1H), 7.60-7.55 (m, 3H), 7.4
2 (t, J=7.7, 2H), 7.27 (t, J=7.4, 1H), 7.06 (s, 2H), 6.99-6.92 (m, 1H), 3.82 (s,
 3H)。 MS (ES+, m/z) = 267 (m+H)+ 。
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【 ０ ３ ９ ０ 】
実 施 例 61
N-ブ チ ル -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ９ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.71 (s, 1H), 8.19 (t, J=1.8, 1H), 7.75 (dd, J1 =8.2
, J 2 =1.8, 1H), 7.60-7.47 (m, 4H), 7.41 (t, J=7.7, 2H), 7.32 (d, J=7.9, 1H), 7.26
 (t, J=7.4, 2H), 2.73 (q, J=6.5, 2H), 1.36-1.27 (m, 2H), 1.25-1.15 (m, 2H), 0.76
 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 372 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ９ ２ 】
実 施 例 62
N,N-ジ メ チ ル -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ
ド
【 化 １ ３ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ９ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.91 (s, 1H), 7.83 (d, J=8.8, 2H), 7.67 (d, J=8.8, 
2H), 7.67 (d, J=8.8, 2H), 7.59 (d, J=7.3, 2H), 7.52 (s, 1H), 7.42 (t, J=7.7, 2H)
, 7.27 (t, J=7.3, 1H), 2.54 (s, 6H).MS (ES+, m/z) = 344 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ９ ４ 】
実 施 例 63
2,5-ジ メ ト キ シ -4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア
ミ ド
【 化 １ ３ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ９ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.22 (s, 1H), 7.60 (d, J=7.7, 2H), 7.5
2 (s, 1H), 7.42 (t, J=7.6, 2H), 7.27 (s, 2H), 6.94 (s, 2H), 3.84 (s, 3H), 3.82 (
s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 376 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ９ ６ 】
実 施 例 64
N-(2-メ ト キ シ -5-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ９ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.95 (bs, 1H), 9.21 (d, J=2.9, 1H), 7.92 (dd, J1 =9.0
, J 2 =2.9, 1H), 7.60 (d, J=7.5, 2H), 7.56 (s, 1H), 7.42 (t, J=7.8, 2H), 7.27 (t, 
J=7.4, 1H), 7.22 (d, J=9.0, 1H), 3.99 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 312 (m+H)+ 。
【 ０ ３ ９ ８ 】
実 施 例 65
2-{4-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ー ル
【 化 １ ３ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ３ ９ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.35 (s, 1H), 7.55 (d, J=7.5, 2H), 7.49 (d, J=8.4, 
2H), 7.46 (s, 1H), 7.40 (t, J=7.8, 2H), 7.24 (t, J=7.3, 1H), 7.13 (d, J=8.4, 2H)
, 3.53 (t, J=7.1, 2H), 2.64 (t, J=7.1, 2H)。  MS (ES+, m/z) = 281 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ０ ０ 】
実 施 例 66
1-{4-メ ト キ シ -3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }エ タ ノ ン
【 化 １ ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ０ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.74 (s, 1H), 8.70 (d, J=2.0, 1H), 7.69 (dd, J1 =8.4,
 J 2 =2.0, 1H), 7.58 (d, J=7.5, 2H), 7.55 (s, 1H), 7.41 (t, J=7.7, 2H), 7.26 (t, J
=7.5, 1H), 7.13 (d, J=8.4, 1H), 3.92 (s, 3H), 2.51 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 309 
(m+H) + 。
【 ０ ４ ０ ２ 】
実 施 例 67
{3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル }メ タ ノ ー ル
【 化 １ ４ １ 】
　
　
　
　
【 ０ ４ ０ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.44 (s, 1H), 7.58 (d, J=6.6, 2H), 7.55 (s, 1H), 7.
49-7.44 (m, 2H), 7.40 (t, J=7.8, 2H), 7.28-7.20 (m, 2H), 6.89 (d, J=7.5, 1H), 4.
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45 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 267 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ０ ４ 】
実 施 例 68
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ０ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.53 (s, 1H), 7.4
6 (dd, J 1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.32 (t, J=8.0, 1H), 7.24 (d, J=8.6, 1H), 7.17 (d, J
=7.7, 1H), 7.13 (s, 1H), 6.83 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.4, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.78 (s, 3
H), 3.17 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 389 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ０ ６ 】
実 施 例 69
4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ノ ー ル
【 化 １ ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ０ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.73 (s, 1H), 8.69 (d, J=1.8, 1H), 7.47 (dd, J1 =8.4,
 J 2 =2.2, 1H), 7.40 (d, J=8.6, 2H), 7.28 (s, 1H), 7.23 (d, J=8.4, 1H), 6.80 (d, J
=8.6, 2H), 3.94 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z)
 = 375 (m+H) + 。
【 ０ ４ ０ ８ 】
実 施 例 70
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-ジ メ チ
ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ０ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.70 (dd, J1 =8.8,
 J 2 =5.3, 2H), 7.56 (s, 1H), 7.43 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.2, 1H), 7.37 (t, J=8.8, 2H), 
7.31 (d, J=8.5, 2H), 4.03 (s, 3H), 2.66 (s, 6H).MS (ES+, m/z) = 392 (m+H)+ 。
【 ０ ４ １ ０ 】
実 施 例 71
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N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-5-(4-フ
ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ １ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.35 (s, 1H), 8.48 (t, J=1.8, 1H), 8.21 (s, 1H), 7.
90 (s, 1H), 7.86 (dd, J1 =8.8, J 2 =5.3, 2H), 7.39 (t, J=8.8, 2H), 7.02 (s, 1H), 6.
94 (s, 2H), 5.43 (s, 2H), 4.73 (t, J=4.5, 2H), 4.44 (t, J=4.5, 2H), 3.04 (q, J=7
.3, 2H), 0.99 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 457 (m+H)+ 。
【 ０ ４ １ ２ 】
実 施 例 72
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ １ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.66 (s, 1H), 8.70 (d, J=2.2, 1H), 8.53 (d, J=4.4, 1
H), 7.75-7.67 (m, 1H), 7.59 (d, J=7.5, 2H), 7.50 (s, 1H), 7.43-7.38 (m, 4H), 7.3
1-7.20 (m, 3H), 4.49 (t, J=6.6, 2H), 3.35-3.20 (m, 2H), 3.15 (q, J=7.4, 2H), 1.0
6 (t, J=7.4, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 450 (m+H)+ 。
【 ０ ４ １ ４ 】
実 施 例 73
N-{5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-[2-(1H-1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]フ ェ ニ ル }-5-
フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ １ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.59 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 8.30 (s, 1H), 7.6
9 (s, 1H), 7.61 (d, J=7.3, 2H), 7.52 (s, 1H), 7.43-7.37 (m, 3H), 7.28-7.20 (m, 2
H), 4.91 (t, J=4.9, 2H), 4.52 (t, J=4.9, 2H), 3.14 (q, J=7.8, 2H), 1.05 (t, J=7.
3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 440 (m+H)+ 。
【 ０ ４ １ ６ 】
実 施 例 74
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5-フ ェ ニ ル -N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ １ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.23 (s, 1H), 7.52 (d, J=7.5, 2H), 7.43 (s, 1H), 7.
38 (t, J=7.8, 2H), 7.22 (t, J=7.4, 1H), 6.96 (s, 2H), 3.71 (s, 6H), 3.56 (s, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 327 (m+H)+ 。
【 ０ ４ １ ８ 】
実 施 例 75
N-(2,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ４ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ １ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.46 (bs, 1H), 7.75 (d, J=3.0, 1H), 7.55 (d, J=7.5, 
2H), 7.48 (s, 1H), 7.38 (t, J=7.8, 2H), 7.23 (t, J=7.4, 1H), 6.91 (d, J=8.9, 1H)
, 6.51 (dd, J 1 =8.9, J 2 =3.0, 1H), 3.75 (s, 3H), 3.66 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 297
 (m+H) + 。
【 ０ ４ ２ ０ 】
実 施 例 76
3-メ チ ル -5-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン -1,2-ジ オ ー ル
【 化 １ ５ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ２ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.23 (s, 1H), 8.70 (bs, 1H), 7.55 (d, J=2.5, 2H), 7
.51 (d, J=7.5, 2H), 7.42 (s, 1H), 7.38 (t, J=7.7, 2H), 7.22 (t, J=7.3, 1H), 7.18
 (d, J=2.5, 1H), 2.15 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 301 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ２ ２ 】
実 施 例 77
N-(3,5-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ２ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.27 (s, 1H), 7.52 (d, J=7.5, 2H), 7.42 (s, 1H), 7.
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38 (t, J=7.7, 2H), 7.22 (t, J=7.4, 1H), 6.83 (d, J=2.0, 2H), 6.08 (t, J=2.0, 1H)
, 3.68 (s, 6H).MS (ES+, m/z) = 297 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ２ ４ 】
実 施 例 78
N-(3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ ４ ２ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.18 (s, 1H), 7.53 (d, J=7.5, 2H), 7.43-7.34 (m, 4H
), 7.21 (t, J=7.4, 1H), 7.13 (t, J=7.8, 1H), 6.92 (d, J=7.5, 1H), 2.24 (s, 3H)。
MS (ES+, m/z) = 251 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ２ ６ 】
実 施 例 79
N-{3-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ２ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.20 (s, 1H), 9.13 (s, 1H), 7.78 (s, 1H), 7.66 (s, 
1H), 7.51 (d, J=7.5, 2H), 7.42-7.35 (m, 4H), 7.22 (t, J=7.4, 1H), 7.06 (dd, J1 =8
.8, J 2 =2.4, 1H), 6.90 (d, J=8.8, 1H), 4.58 (t, J=4.7, 2H), 4.30 (t, J=4.7, 2H), 
3.63 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ２ ８ 】
実 施 例 80
N-{4-[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ ト キ シ ]-3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ２ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.33 (s, 1H), 9.21 (s, 1H), 7.85 (s, 1H), 7.24 (s, 
1H), 7.59 (d, J=7.5, 2H), 7.51-7.41 (m, 4H), 7.30 (t, J=7.4, 1H), 7.12 (dd, J1 =8
.7, J 2 =2.3, 1H), 6.96 (d, J=8.7, 1H), 4.59 (t, J=4.8, 2H), 4.33 (t, J=4.8, 2H), 
3.76 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ３ ０ 】
実 施 例 81
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
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ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ３ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.63 (s, 1H), 9.00 (d, J=1.8, 1H), 7.70-7.63 (m, 3H
), 7.50 (d, J=2.2, 1H), 7.55 (s, 1H), 7.30 (t, J=8.8, 2H), 3.30 (m, 2H), 1.13 (t
, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 431 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ３ ２ 】
実 施 例 82
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )メ チ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-
オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ５ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ３ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.22 (s, 1H), 8.10 (d, J=1.6, 1H), 7.58 (dd, J1 =8.8,
 J 2 =5.4, 2H), 7.38 (s, 1H), 7.23 (t, J=8.8, 2H), 7.03-6.95 (m, 2H), 4.36 (s, 2H)
, 3.82 (s, 3H), 2.86 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ３ ４ 】
実 施 例 83
N-(5-{[5-(3-ヨ ー ド フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-2-メ チ ル フ ェ ニ ル )メ
タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ５ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ３ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.23 (s, 1H), 9.01 (s, 1H), 7.90 (s, 2H), 7.56 (d, 
J=8.8, 2H), 7.51 (s, 1H), 7.35 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.2, 1H), 7.40-7.20 (m, 2H), 2.95
 (s, 3H), 2.18 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 470 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ３ ６ 】
実 施 例 84
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ ル ベ ン ゼ ン
ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 １ ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ３ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.74 (s, 1H), 8.12 (s, 1H), 7.81 (dd, J1 =8.1, J 2 =2.
0, 1H), 7.61-7.50 (m, 3H), 7.46 (s, 1H), 7.28-7.22 (m, 3H), 2.58 (s, 6H).MS (ES+
, m/z) = 362 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ３ ８ 】
実 施 例 85
N-[3-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン
【 化 １ ５ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ３ ９ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.84 (s, 1H), 8.32 (s, 1H), 7.91 (d, J=8.1, 1H), 7.
71-7.60 (m, 3H), 7.54 (s, 1H), 7.48 (d, J=7.8, 1H), 7.33 (t, J=8.8, 2H), 3.29 (q
, J=7.3, 2H), 1.15 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 347 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ４ ０ 】
実 施 例 86
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ ジ
ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ４ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.55 (s, 1H), 8.67 (d, J=2.0, 1H), 8.36 (d, J=4.4, 1
H), 7.68-7.58 (m, 4H), 7.45 (s, 1H), 7.39-7.11 (m, 6H), 4.01 (s, 3H), 3.89 (s, 2
H)。 MS (ES+, m/z) = 455 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ４ ２ 】
実 施 例 87
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ６ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ４ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.84 (d, J=2.1, 1H), 7.63 (dd, J1 =8.6,
 J 2 =5.4, 2H), 7.59-7.54 (m, 2H), 7.32 (q, J=8.6, 3H), 4.00 (s, 3H), 3.17 (s, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 363 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ４ ４ 】
実 施 例 88
N-{2-メ ト キ シ -5-[(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-フ ェ ニ ル -1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ４ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.3, 1H), 8.36-8.34 (m, 1H)
, 7.62-7.56 (m, 3H), 7.50 (s, 1H), 7.47 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.3, 1H), 7.39 (t, J=7.8
, 2H), 7.25 -7.11 (m, 4H), 3.92 (s, 3H), 3.62 -3.58 (m, 2H), 3.02-2.98 (m, 2H)。
MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ４ ６ 】
実 施 例 89
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス
ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ４ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.51 (s, 1H), 8.67 (s, 1H), 7.62-7.58 (m, 2H), 7.44-
7.40 (m, 2H), 7.27-7.23 (m, 2H), 7.17-7.12 (m, 3H), 3.88 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) 
= 354 (m+H) + 。
【 ０ ４ ４ ８ 】
実 施 例 90
N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ６ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ４ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.78 (d, J=2.2, 1H), 7.70-7.65 (m, 2H)
, 7.54 (s, 1H), 7.50 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.2, 1H), 7.36-7.27 (m, 3H), 4.00 (s, 3H) 2
.98 (m, 1H), 1.84-1.70 (m, 2H), 1.68-1.53 (m, 2H), 0.95 (t, J=7.4, 6H).MS (ES+, 
m/z) = 419 (m+H) + 。
【 ０ ４ ５ ０ 】
実 施 例 91
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[(5-メ チ ル イ ソ キ サ ゾ ー ル -3-イ ル )メ チ ル ]
ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ５ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.66 (s, 1H), 8.62 (s, 1H), 7.62-7.58 (m, 2H), 7.45 
(s, 1H), 7.37 (d, J=8.4, 1H), 7.27-7.23 (m, 2H), 7.18 (d, J=8.4, 1H), 6.16 (s, 1
H) 4.65 (s, 2H), 3.92 (s, 3H), 2.31 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 444 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ５ ２ 】
実 施 例 92
3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル
ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ６ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ５ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.3, 1H), 7.85 (t, J=1.8, 1
H), 7.70 (s, 1H), 7.63 (d, J=7.6, 1H), 7.53-7.40 (m, 4H), 7.22 (d, J=8.5, 2H), 3
.96 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 426 (m+H)+ ,  424 (m+H) + 。
【 ０ ４ ５ ４ 】
実 施 例 93
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ５ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 8.81 (d, J=2.2, 1H), 7.70-7.65 (m, 2H), 7.56-7.52 (m
, 2H), 7.32 (q, J=8.6, 3H), 4.00 (s, 3H), 3.13 (d, J=6.3, 2H), 2.08-2.00 (m, 1H)
, 0.99 (d, J=6.7, 6H).MS (ES+, m/z) = 405 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ５ ６ 】
実 施 例 94
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル ホ
ニ ル ]フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ５ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.66 (s, 1H), 8.72 (dd, J1 =8.6, J 2 =5.3, 2H), 7.48-7.
46 (m, 2H), 7.27-7.19 (m, 3H), 4.05-3.99 (m, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.61-3.55 (m, 1H
), 3.38 (d, J=6.0, 2H), 1.95-1.87 (m, 1H), 1.78-1.65 (m, 2H), 1.56-1.47 (m, 1H)
。 MS (ES+, m/z) = 433 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ５ ８ 】
実 施 例 95
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ６ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ５ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.75 (d, J=2.2, 1H), 7.62-7.58 (m, 2H)
, 7.49-7.46 (m, 2H), 7.26-7.21 (m, 3H), 4.06-3.95 (m, 1H), 3.94-3.91 (m, 4H), 3.
80-3.76 (m, 1H), 3.71-3.65 (m, 1H), 3.60-3.55 (m, 1H), 2.10-2.08 (m, 2H)。 MS (ES
+, m/z) = 419 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ６ ０ 】
実 施 例 96
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ
ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ６ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.83-8.80 (m, 2H), 7.70-7.66 (m, 2H), 
7.58-7.54 (m, 2H), 7.36-7.27 (m, 3H), 4.00 (s, 3H), 3.57-3.52 (m, 2H), 3.14-3.09
 (m, 2H), 2.25 (m, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 474 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ６ ２ 】
実 施 例 97
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ７ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ６ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.77 (d, J=2.3, 1H), 7.70-7.65 (m, 2H)
, 7.54 (s, 1H), 7.49 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.3, 1H), 7.36-7.28 (m, 3H), 4.01 (s, 3H), 
3.44-3.27 (m, 1H), 1.19 (d, J=6.9, 6H).MS (ES+, m/z) = 391 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ６ ４ 】
実 施 例 98
5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ７ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ６ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.84 (s, 1H), 8.76 (d, J=2.3, 1H), 7.84 (t, J=1.7, 1
H), 7.69 (s, 1H), 7.65-7.62 (m, 1H), 7.52-7.40 (m, 3H), 7.30 (d, J=8.5, 1H),　 4.
01 (s, 3H), 3.36-3.28 (m, 1H), 1.19 (d, J=6.7, 6H).MS (ES+, m/z) = 453 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ６ ６ 】
実 施 例 99
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(5-{[2-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -1-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ６ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (s, 1H), 8.73 (s, 1H), 7.62-7.56 (m, 3H), 7.47-
7.42 (m, 2H), 7.27-7.12 (m, 4H), 6.75 (s, 1H), 4.23 (t, J=7.0, 2H), 3.92 (s, 3H)
, 3.75 (t, J=7.0, 2H)。 MS (ES+, m/z) = 443 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ６ ８ 】
中 間 体 100a
3-ブ ロ モ フ ェ ナ シ ル ア ジ ド の 調 製
【 化 １ ７ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ６ ９ 】
　 20.2ｇ （ 73mmol） の 3-ブ ロ モ フ ェ ナ シ ル ブ ロ ミ ド お よ び 5.42ｇ （ 83mmol） ア ジ 化 ナ ト リ
ウ ム の 溶 液 を 、 メ タ ノ ー ル 中 で RTに て 90分 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 減 圧 下 で 除 去 し 、 粗 生 成 物
を 酢 酸 エ チ ル （ 200mL） と 水 （ 100mL)と で 分 配 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ
ウ ム で 乾 燥 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し て 、 標 題 化 合 物 （ 17.4ｇ 、 99％ ） を 明 黄 色 の 固 体 と し て 得
た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 8.10 (d, J=1.0, 1H), 7.90-7.97 (m, 2H), 7.22 (t,
 J=7.9, 1H), 4.93 (s, 2H)。
【 ０ ４ ７ ０ 】
中 間 体 100b
4-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-イ ソ チ オ シ ア ネ ー ト -1-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン の 調 製
【 化 １ ７ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ７ １ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 100mL） 中 の 5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ ア ニ リ ン （ 15.6ｇ 、 72
.5mmol） の 溶 液 を 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 300mL） 中 の チ オ ホ ス ゲ ン （ ９ ｇ 、 78.0mmol） の 撹
拌 溶 液 に RTで １ 時 間 か け て 滴 下 し た 。 添 加 が 完 了 し た 後 、 反 応 物 を ２ 時 間 撹 拌 し た 。 続 い
て 、 飽 和 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 （ 200mL） を 添 加 し 、 反 応 物 を さ ら に １ 時 間 撹 拌 し た 。
有 機 層 を 分 離 し 、 水 層 を ジ ク ロ ロ メ タ ン （ ２ 回 × 100mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無
水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し て 、 標 題 化 合 物 （ 18.6ｇ 、 72.4mm
ol） を 黄 褐 色 の 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 7.78 (dd, J 1 =2.2, J 2 =8
.8, 1H), 7.71 (d, J=2.2, 1H), 7.35 (d, J=8.8, 1H), 3.95 (s, 3H), 3.22 (q, J=7.4,
 2H), 1.02 (t, J=7.3, 3H)。
【 ０ ４ ７ ２ 】
実 施 例 100
5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ７ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ７ ３ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 50mL） 中 の 中 間 体 100a（ 17.4ｇ 、 72.5mmol） の 溶 液 を 、 ジ ク ロ ロ メ タ
ン （ 100mL)中 の 中 間 体 100b（ 18.6ｇ 、 72.4mmol） お よ び ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン （ 18.8ｇ
、 73mmol） の 撹 拌 溶 液 に ２ 時 間 か け て 滴 下 し た 。 添 加 の 間 、 フ ラ ス コ を 時 々 氷 水 浴 に 入 れ
る こ と に よ り 、 反 応 物 を 低 温 （ 約 RT） に 保 っ た 。 添 加 が 完 了 し た 後 、 反 応 物 を RTで さ ら に
２ 時 間 撹 拌 し た 。 続 い て 、 シ ュ ウ 酸 （ 6.5ｇ 、 72.0mmol） を 添 加 し 、 析 出 物 の 出 現 が 形 成
さ れ る ま で 、 反 応 物 を ヒ ー ト ガ ン で 少 し 温 め た 。 フ ラ ス コ を 氷 水 中 で 少 し 冷 却 し た 後 、 析
出 物 を 濾 過 し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン お よ び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 200m
L） と 1M水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 （ 100mL)と で 分 配 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 水 層 を 追 加 の
ジ ク ロ ロ メ タ ン （ ２ 回 × 100mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾
燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し て 、 標 題 化 合 物 （ 13.8ｇ 、 31.6mmol） を 黄 色 の 固 体 と し て
得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.77 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 7.77 (s, 1
H), 7.62 (s, 1H), 7.56 (d, J=7.9, 1H), 7.47-7.33 (m, 3H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3
.93 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 439 (m+H)
+ 。
【 ０ ４ ７ ４ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 100の 標 題 化 合 物 の 合 成 で 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て 、 実 施
例 101～ 157の 化 合 物 を 調 製 し た 。 当 業 者 で あ れ ば 、 こ れ ら の 実 施 例 の 合 成 が 上 記 の ス キ ー
ム ５ に 示 さ れ て い る こ と が 容 易 に 理 解 さ れ よ う 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NMRの デ ー
タ は 、 塩 の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ４ ７ ５ 】
実 施 例 101
5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ ル ]
ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ７ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ７ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.78 (s, 1H), 8.74-8.72 (m, 2H), 7.77 (s, 1H), 7.62 
(s, 1H), 7.56 (d, J=7.7, 1H), 7.49 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.42-7.40 (m, 1H), 
7.36-7.32 (m, 1H), 7.21 (d, J=8.6, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.49-3.45 (m, 2H), 3.06-3.
02 (m, 2H), 2.17 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 534 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ７ ７ 】
実 施 例 102
N-(2-エ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ７ ８ 】
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【 ０ ４ ７ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.02 (s, 1H), 8.08 (dd, J1 =7.4, J 2 =2.0, 1H), 7.44 (s
, 1H), 7.30 (t, J=8.9, 1H), 7.15 (d, J=7.8, 1H), 7.15 (d, J=2.0, 1H), 7.00-6.83 
(m, 3H), 6.80 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.4, 1H), 4.08 (q, J=7.0, 2H), 3.77 (s, 1H), 1.36 
(t, J=7.0, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 311 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ７ ９ 】
実 施 例 103
N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(3-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ７ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ８ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.07 (s, 1H), 7.43 (s, 1H), 7.34-7.27 (m, 2H), 7.14
-7.05 (m, 3H), 6.88 (d, J=8.8, 1H), 6.80 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.4, 1H), 3.76 (s, 3H),
 3.72 (s, 3H), 3.68 (s, 3H)。  MS (ES+, m/z) = 327 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ８ １ 】
実 施 例 104
N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ８ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ８ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.39 (s, 1H), 7.58 (dd, J1 =8.7, J 2 =5.4, 2H), 7.47 (
s, 1H), 7.30-7.23 (m, 4H), 7.07 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.5, 1H), 6.90 (d, J=8.8, 1H), 3
.72 (s, 3H), 3.69 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 315 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ８ ３ 】
実 施 例 105
N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-5-(4-メ チ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ８ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ８ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.01 (s, 1H), 7.42 (d, J=8.2, 2H), 7.32 (s, 2H), 7.
20 (d, J=8.0, 2H), 7.07 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.5, 1H), 6.89 (d, J=8.8, 1H), 3.72 (s, 
3H), 3.68 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 311 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ８ ５ 】
実 施 例 106
5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ８ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ８ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.25 (s, 1H), 7.77 (d, J=2.0, 1H), 7.66 (d, J=8.6, 
1H), 7.61 (s, 1H), 7.48 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.0, 1H), 6.89 (d, J=8.8, 1H), 3.72 (s, 
3H), 3.68 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 365 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ８ ７ 】
実 施 例 107
5-[4-(ジ エ チ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル ]-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン
【 化 １ ８ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ８ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 12.82 (bs, 1H), 10.37 (bs, 1H), 7.90-7.40 (m, 4H), 7
.30 (s, 1H), 7.09 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.1, 1H), 6.90 (d, J=8.8, 1H), 3.73 (s, 3H), 3
.69 (s, 3H), 1.03 (t, J=7.0, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 368 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ８ ９ 】
実 施 例 108
5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン
【 化 １ ８ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ９ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.15 (s, 1H), 7.57 (s, 1H), 7.51-7.46 (m, 2H), 7.44
-7.35 (m, 2H), 7.13 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.3, 1H), 6.93 (d, J=8.8, 1H), 3.78 (s, 3H),
 3.74 (s, 3H), 2.38 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 345 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ９ １ 】
実 施 例 109
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 １ ８ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ９ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.81 (bs, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.62 (dd, J1 =8.7
, J 2 =5.4, 2H), 7.51 (s, 1H), 7.48 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.3, 1H), 7.30-7.23 (m, 3H), 3
.94 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.4, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)
+ 。
【 ０ ４ ９ ３ 】
実 施 例 110
5-(3,4-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ８ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ９ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.84 (bs, 1H), 8.77 (d, J=2.2, 1H), 7.75-7.40 (m, 5H
), 7.30 (d, J=8.7, 1H), 4.00 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。
MS (ES+, m/z) = 394 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ９ ５ 】
実 施 例 111
4-ク ロ ロ -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ メ チ ル
ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ８ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ９ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.98 (s, 1H), 8.67 (s, 1H), 7.70 (d, J=8.2, 1H), 7.6
1 (dd, J 1 =8.7, J 2 =5.4, 2H), 7.48 (s, 1H), 7.32 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.2, 1H), 7.29-7.
23 (m, 2H), 2.60 (s, 6H).MS (ES+, m/z) = 396 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ９ ７ 】
実 施 例 112
4-ク ロ ロ -N,N-ジ エ チ ル -3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }
ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 １ ８ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ４ ９ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.02 (bs, 1H), 8.79 (d, J=2.0, 1H), 7.75-7.66 (m, 3
H), 7.56 (s, 1H), 7.44 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.2, 1H), 7.38-7.30 (m, 2H), 3.22 (q, J=7
.1, 4H), 1.09 (t, J=7.1, 6H).MS (ES+, m/z) = 424 (m+H)+ 。
【 ０ ４ ９ ９ 】
実 施 例 113
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[3-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ
ン
【 化 １ ８ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ０ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.75 (s, 1H), 8.27 (t, J=1.9, 1H), 7.81 (dd, J1 =8.0
, J 2 =1.7, 1H), 7.59 (dd, J1 =8.8, J 2 =5.3, 2H), 7.55 (t, J=8.0, 1H), 7.47-7.43 (m,
 2H), 7.25 (t, J=8.8, 2H), 3.15 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 333 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ０ １ 】
実 施 例 114
N-[2-ク ロ ロ -5-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ９ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ０ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.00 (s, 1H), 8.82 (s, 1H), 7.72 (d, J=8.4, 1H), 7.
62 (dd, J 1 =8.6, J 2 =5.5, 2H), 7.52 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.0, 1H), 7.49 (s, 1H), 7.26 (
t, J=8.9, 2H), 3.18 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 367 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ０ ３ 】
実 施 例 115
N-[2-ク ロ ロ -5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ９ １ 】
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【 ０ ５ ０ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.00 (s, 1H), 8.77 (s, 1H), 7.73 (d, J=8.2, 1H), 7.
62 (dd, J 1 =8.7, J 2 =5.4, 2H), 7.49 (s, 1H), 7.46 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.1, 1H), 7.26 (
t, J=8.9, 2H),　 3.25 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 381 (m
+H) + 。
【 ０ ５ ０ ５ 】
実 施 例 116
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ０ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.19 (s, 1H), 7.59 (dd, J1 =8.8, J 2 =5.3, 2H), 7.42 (
s, 1H), 7.27 (t, J=8.9, 2H), 7.00 (s, 2H), 3.75 (s, 6H), 3.60 (s, 3H)。 MS (ES+, 
m/z) = 345 (m+H) + 。
【 ０ ５ ０ ７ 】
実 施 例 117
5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 １ ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ０ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.14 (s, 1H), 7.72 (s, 1H), 7.55 (s, 1H), 7.50 (d, 
J=7.5, 1H), 7.39 (d, J=8.2, 1H), 7.34 (t, J=7.8, 1H), 6.95 (s, 2H), 3.72 (s, 6H)
, 3.56 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 407 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ０ ９ 】
実 施 例 118
4-メ ト キ シ -N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-3-[(5-フ ェ ニ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル )
ア ミ ノ ]ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ １ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.61 (d, J=7.4, 2
H), 7.51 (s, 1H), 7.45-7.41 (m, 3H), 7.35 (t, J=5.8, 1H), 7.28 (t, J=7.4, 1H), 7
.19 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.49-3.45 (m, 4H), 2.85 (q, J=6.5, 2H), 2.31-2
.23 (m, 6H).MS (ES+, m/z) = 459 (m+H)+ 。
【 ０ ５ １ １ 】
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実 施 例 119
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-ピ ロ
リ ジ ン -1-イ ル プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ １ ２ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.64 (s, 1H), 8.73 (s, 1H), 7.68 (dd, J1 =8.7, J 2 =5.4
, 2H), 7.52 (s, 2H), 7.43 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.2, 1H), 7.32 (t, J=8.7, 2H), 7.23 (d
, J=8.7, 2H), 7.23 (d, J=8.7, 1H), 3.97 (s, 3H), 2.84-2.76 (m, 2H), 2.36-2.29 (m
, 6H), 1.62-1.48 (m, 6H).MS (ES+, m/z) = 475 (m+H)+ 。
【 ０ ５ １ ３ 】
実 施 例 120
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-[3-(1H-イ ミ ダ ゾ ー ル
-1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ １ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.59 (s, 1H), 8.66 (d, J=2.0, 1H), 7.61-7.52 (m, 4H)
, 7.44 (s, 1H), 7.34 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.1, 1H), 7.25 (t, J=8.7, 2H), 7.14 (d, J=8
.6, 1H), 7.03 (s, 1H), 6.80 (s, 1H), 3.92-3.89 (m, 5H), 2.64 (q, J=6.3, 2H), 1.7
4 (m, 2H)。 MS (ES+, m/z) = 472 (m+H)+ 。
【 ０ ５ １ ５ 】
実 施 例 121
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ ジ
ン -3-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ １ ６ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.65 (s, 1H), 8.76 (d, J=2.0, 1H), 8.44 (s, 2H), 8.1
4 (t, J=5.9, 1H), 7.70-7.65 (m, 3H), 7.53 (s, 1H), 7.45 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.0, 1H)
, 7.35-7.29 (m, 3H), 7.20 (d, J=8.5, 1H), 4.04 (d, J=5.5, 2H), 3.97 (s, 3H)。 MS 
(ES+, m/z) = 455 (m+H)+ 。
【 ０ ５ １ ７ 】
実 施 例 122
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3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(ピ リ ジ
ン -4-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ １ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.57 (s, 1H), 8.68 (d, J=2.2, 1H), 8.38-8.35 (m, 2H)
, 8.06 (t, J=6.1, 1H), 7.62-7.58 (m, 3H), 7.45 (s, 1H), 7.37 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2
, 1H), 7.27-7.22 (m, 3H), 7.12 (d, J=8.6, 1H), 3.96 (d, J=6.1, 2H), 3.89 (s, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 455 (m+H)+ 。
【 ０ ５ １ ９ 】
実 施 例 123
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト
キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 １ ９ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ０ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.70-7.65 (m, 2H)
, 7.52 (s, 1H), 7.48-7.44 (m, 2H), 7.32 (t, J=8.9, 2H), 7.22 (d, J=8.7, 1H), 3.9
7 (s, 3H), 3.31-3.18 (m, 1H), 0.98 (d, J=6.5, 6H).MS (ES+, m/z) = 406 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ２ １ 】
実 施 例 124
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(テ ト ラ
ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ０ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ２ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.64 (s, 1H), 8.72 (s, 1H), 7.70-7.59 (m, 3H), 7.52 
(s, 1H), 7.45 (d, J=8.4, 1H), 7.32 (t, J=8.8, 2H), 7.22 (d, J=8.4, 1H), 3.97 (s,
 3H), 3.85-3.79 (m, 1H), 3.73-3.66 (m, 1H), 3.62-3.54 (m, 1H), 2.82-2.73 (m, 2H)
, 1.90-1.75 (m, 3H), 1.60-1.52 (m, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 448 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ２ ３ 】
実 施 例 125
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.62 (s, 1H), 7.69-7.57 (m, 2H), 7.45 
(s, 1H), 7.32-7.20 (m, 4H), 3.92 (s, 3H), 3.57 (bs, 4H), 2.81 (bs, 4H).MS (ES+, 
m/z) = 434 (m+H) + 。
【 ０ ５ ２ ５ 】
実 施 例 126
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ
ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.67 (s, 1H), 8.61 (d, J=2.0, 1H), 7.61-7.57 (m, 2H)
, 7.45 (s, 1H), 7.31-7.18 (m, 4H), 3.92 (s, 3H), 2.83 (bs, 4H), 2.31 (bs, 4H), 2
.07 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 447 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ２ ７ 】
実 施 例 127
5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[2-メ ト キ シ -5-(チ オ モ ル ホ リ ン -4-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル
]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.62 (d, J=2.2, 1H), 7.61-7.57 (m, 2H)
, 7.45 (s, 1H), 7.31 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.25 (t, J=8.9, 2H), 7.19 (d, J=8
.6, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.16-3.13 (m, 4H), 3.96-2.60 (m, 4H).MS (ES+, m/z) = 450 
(m+H) + 。
【 ０ ５ ２ ９ 】
実 施 例 128
N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ
ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 ２ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.54 (s, 1H), 8.64 (s, 1H), 7.61-7.58 (m, 2H), 7.53 
(t, J=5.7, 1H), 7.44 (s, 1H), 7.36 (d, J=7.1, 1H), 7.24 (t, J=8.7, 2H), 7.13 (d,
 J=8.7, 1H), 3.89 (s, 3H), 2.59 (t, J=7.0, 2H), 0.77-0.72 (m, 1H), 0.31-0.26 (m,
 2H), 0.04-0.01 (m, 2H)。 MS (ES+, m/z) = 418 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ３ １ 】
実 施 例 129
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(3-メ ト
キ シ プ ロ ピ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ２ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.56 (s, 1H), 8.65 (d, J=2.2, 1H), 7.62-7.58 (m, 2H)
, 7.44 (s, 1H), 7.40-7.34 (m, 2H), 7.25 (t, J=9.0, 2H), 7.15 (d, J=8.6, 1H), 3.8
9 (s, 3H), 3.21(t J=6.1, 2H), 3.09 (s, 3H), 2.75-2.70 (m, 2H), 1.56-1.50 (m, 2H)
。 MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ３ ３ 】
実 施 例 130
3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-メ チ ル ベ
ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ４ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.63 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 7.68-7.64 (m, 2H)
, 7.51 (s, 1H), 7.42 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.2, 1H), 7.34-7.29 (m, 3H), 7.23 (d, J=8.5
, 1H), 3.97 (s, 3H), 2.43-2.41 (m, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 378 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ３ ５ 】
実 施 例 131
N-(2-エ ト キ シ エ チ ル )-3-{[5-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-
4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 ２ ０ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ６ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.69 (d, J=2.3, 1H), 7.70-7.65 (m, 3H)
, 7.55 (s, 1H), 7.47 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.33 (t, J=8.9, 2H), 7.23 (d, J=8
.6, 1H), 3.97 (s, 3H), 3.40-3.33 (m, 4H), 2.94-2.88 (m, 2H), 1.06 (t, J=7.0, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ３ ７ 】
実 施 例 132
5-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ０ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.91 (bs, 1H), 8.69 (d, J=2.2, 1H), 7.85 (d, J = 8.
3 Hz, 2H), 7.77 (s, 1H), 7.70 (d, J=8.3, 2H), 7.47 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.2, 1H), 7.2
3 (d, J=8.7, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES
+, m/z) = 393 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ３ ９ 】
実 施 例 133
4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
ベ ン ゾ ニ ト リ ル
【 化 ２ ０ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.91 (bs, 1H), 8.69 (d, J=2.2, 1H), 7.85 (d, J=8.3,
 2H), 7.77 (s, 1H), 7.70 (d, J=8.3, 2H), 7.47 (dd, J1 =8.7, J 2 =2.2, 1H), 7.23 (d,
 J=8.7, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/
z) = 384 (m+H) + 。
【 ０ ５ ４ １ 】
実 施 例 134
4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
ベ ン ズ ア ミ ド
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【 化 ２ １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ２ 】
　 実 施 例 133か ら の 標 題 化 合 物 （ 84mg、 0.22mmol） を 濃 HCl（ ４ mL） で 処 理 し 、 RTで 一 夜 撹
拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル で 希 釈 し 、 5N NaOHで 塩 基 性 に し た 。 水 層 を 酢 酸 エ チ ル
（ ３ 回 × 10mL) で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、
減 圧 下 で 蒸 発 さ せ て 、 標 題 化 合 物 （ 85mg、 97％ の 収 率 ） を 黄 色 の 固 体 と し て 得 た 。  

1 H NM
R (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.78 (bs, 1H), 8.72 (d, J=2.1, 1H), 7.94 (s, 1H), 7.89 (
d, J=8.2, 2H), 7.63-7.61 (m, 3H), 7.46 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.1, 1H), 7.32 (s, 1H), 7
.22 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (
ES+, m/z) = 402 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ４ ３ 】
実 施 例 135
5-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ １ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.76 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 7.61 (d, J=8.5, 
2H), 7.57 (s, 1H), 7.52 (d, J=8.5, 2H), 7.47 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.0, 1H), 7.23 (d, 
J=8.5, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z
) = 437 (m+H) + 。
【 ０ ５ ４ ５ 】
実 施 例 136
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-メ チ ル -1-ベ ン ゾ チ エ ン -2-イ ル )-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ  9.90 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 7.91 (d, J=7.8, 
1H), 7.77 (d, J=7.8, 1H), 7.47 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.0, 1H), 7.40-7.31 (m, 3H), 7.23
 (d, J=8.5, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 2.49 (s, 3H), 1.07 (t, J=7.3
, 3H)。 MS (ES+) m/z 429 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ４ ７ 】
実 施 例 137
5-(3-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
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ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.1, 1H), 7.63 (m, 2H), 7.5
1 (d, J=7.9, 1H), 7.45 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.41 (d, J=7.9, 1H), 7.28 (d, J
=8.2, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.
3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 393 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ４ ９ 】
実 施 例 138
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-ピ リ ジ ン -3-イ ル -1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2
-ア ミ ン
【 化 ２ １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.88 (s, 1H), 8.89 (s, 1H), 8.80 (d, J=2.2, 1H), 8.5
0 (m, 1H), 7.99 (d, J=7.9, 1H), 7.72 (s, 1H), 7.55-7.48 (m, 2H), 7.30 (d, J=8.6,
 1H), 4.01 (s, 3H), 3.22 (q, J=7.4, 2H), 1.14 (t, J=7.4, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 36
0 (m+H) + 。  
実 施 例 139
3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
ベ ン ゾ ニ ト リ ル
【 化 ２ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 8.01 (s, 1H), 7.8
4 (d, J=7.9, 1H), 7.69-7.63 (m, 2H), 7.61 (t, J=7.9, 1H), 7.46 (dd, J1 =8.5, J 2 =2
.2, 1H), 7.23 (d, J=8.5, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3,
 3H)。 MS (ES+, m/z) = 384 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ５ ２ 】
実 施 例 140
3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
ベ ン ズ ア ミ ド
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【 化 ２ １ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ ３ 】
　 実 施 例 139の 標 題 化 合 物 （ 20mg、 0.05μ mol） を 濃 HCl（ ４ mL)で 処 理 し 、 得 ら れ た 混 合 物
を RTで 一 夜 撹 拌 し た 。 混 合 物 を 酢 酸 エ チ ル で 希 釈 し 、 5N NaOHを 慎 重 に 添 加 し て 中 性 に し
た 。 水 層 を 酢 酸 エ チ ル （ ３ 回 × 10mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ
ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ て 、 標 題 化 合 物 （ 19mg、 91％ の 収 率 ） を 黄 色 の 固
体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.84 (s, 1H), 8.82 (d, J=2.1, 1H), 8.1
6 (s, 1H), 8.07 (s, 1H), 7.80-7.76 (m, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.57-7.49 (m, 3H), 7.3
0 (d, J=8.5, 1H), 4.0 (s, 3H), 3.24 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+
, m/z) = 402 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ５ ４ 】
実 施 例 141
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (bs, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.59 (s, 1H), 7.
47-7.36 (m, 4H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 7.08-7.04 (m, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.15 (q, 
J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 377 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ５ ６ 】
実 施 例 142
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.88 (s, 1H), 8.73 (s, 1H), 7.77 (s, 4H), 7.73 (s, 1
H), 7.48 (d, J=8.5, 1H), 7.25 (d, J=8.5, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.3, 2H),
 1.08 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 427 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ５ ８ 】
実 施 例 143
5-(3,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン

10

20

30

40

(116) JP 2006-503081 A 2006.1.26



【 化 ２ １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ５ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.81 (s, 1H), 8.72 (d, J= 2.1, 1H), 7.82 (d, J=1.8, 
1H), 7.69-7.67 (m, 2H), 7.54 (dd, J1 =8.4, J 2 =1.8, 1H), 7.47 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.1,
 1H), 7.24 (d, J=8.4, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H
)。 MS (ES+, m/z) = 429 (m+H)+ , 427 (m+H) + 。
【 ０ ５ ６ ０ 】
実 施 例 144
5-(4-ク ロ ロ -3-メ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ６ １ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 8.79 (d, J=1.8, 1H), 7.69-7.44 (m, 5H)
, 7.30 (d, J=8.6, 1H), 4.00 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 2.40 (s, 3H), 1.14 (t,
 J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 407, 409 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ６ ２ 】
実 施 例 145
5-[5-(2,4-ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-2-フ リ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル
]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ６ ３ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.96 (s, 1H), 8.77 (d, J=1.9, 1H), 7.97 (d, J=8.5, 1
H), 7.78 (d, J=1.9, 1H), 7.59-7.52 (m, 3H), 7.35 (d, J=3.7, 1H), 7.30 (d, J=8.5,
 1H), 6.82 (d, J=3.7, 1H), 3.99 (s, 3H), 3.24 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H
)。 MS (ES+, m/z) = 493, 495 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ６ ４ 】
実 施 例 146
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2-ナ フ チ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン
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【 化 ２ ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ６ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.76 (d, J=2.0, 1H), 8.01 (s, 1H), 7.9
3 (d, J=8.8, 1H), 7.86 (m, 2H), 7.75 (d, J=8.6, 1H), 7.62 (s, 1H), 7.52-43 (m, 3
H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.3, 2H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 409 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ６ ６ 】
実 施 例 147
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(5,5,8,8-テ ト ラ メ チ ル -5,6,7,8-テ ト
ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン -2-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ６ ７ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (bs, 1H), 8.81 (d, J=2.0, 1H), 7.57 (s, 1H), 7.
53-7.49 (m, 2H), 7.40 (bs, 2H), 7.28 (d, J=8.7, 1H), 4.00 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.
3, 2H), 1.68 (bs, 4H), 1.32 (s, 6H), 1.27 (s, 6H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+,
 m/z) = 469 (m+H) + 。
【 ０ ５ ６ ８ 】
実 施 例 148
5-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1,4-ベ ン ゾ ジ オ キ シ ン -6-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ
フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ６ ９ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.68 (bs, 1H), 8.80 (d, J=2.2, 1H), 7.50 (dd, J1 =8.5
, J 2 =2.2, 1H), 7.41 (s, 1H), 7.29 (d, J=8.7, 1H), 7.13-7.10 (m, 2H), 6.95 (d, J=
8.5, 1H), 4.30 (s, 4H), 4.00 (s, 3H), 3.22 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。
MS (ES+, m/z) = 417 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ７ ０ 】
実 施 例 149
5-(3,5-ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ７ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.81 (s, 1H), 8.69 (d, J=2.2, 1H), 7.69 (s, 1H), 7.4
6 (dd, J 1 =8.5, J 2 =2.2, 1H), 7.27-7.22 (m, 3H), 7.13-7.08 (m, 1H), 3.93 (s, 3H), 
3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 395 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ７ ２ 】
実 施 例 150
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-1,3
-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ７ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.83 (bs, 1H), 8.73 (s, 1H), 7.87-7.85 (m, 2H), 7.71
 (s, 1H), 7.65-7.57 (m, 2H), 7.45 (d, J=8.6, 1H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 
3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 427 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ７ ４ 】
実 施 例 151
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[4-(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3
-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ７ ５ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.01 (s, 1H), 8.79 (d, J=2.1, 1H), 8.02 (d, J=8.4, 
2H), 7.87 (d, J=8.4, 2H), 7.85 (s, 1H), 7.56 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.1, 1H), 7.32 (d, 
J=8.5, 1H), 4.01 (s, 3H), 3.27 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.15 (t, J=7.3, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 437 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ７ ６ 】
実 施 例 152
5-(3,4-ジ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ７ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.58 (bs, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 7.43 (dd, J1 =8.5
, J 2 =2.2, 1H), 7.35 (s, 1H), 7.20 (d, J=8.7, 1H), 7.14-7.10 (m, 2H), 6.98 (d, J=
8.5, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.77 (s, 3H), 3.73 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t
, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 419 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ７ ８ 】
実 施 例 153
5-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2H-1,5-ベ ン ゾ ジ オ キ セ ピ ン -7-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ７ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.0, 1H), 7.43 (dd, J1 =8.4,
 J 2 =2.0, 1H), 7.38 (s, 1H), 7.21-7.18 (m, 2H), 7.13 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.0, 1H), 6.
98 (d, J=8.3, 1H), 4.12-4.08 (m, 4H), 3.92 (s, 3H), 3.14 (q, J=7.3, 2H), 2.06 (m
, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 431 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ８ ０ 】
実 施 例 154
5-(5-ク ロ ロ チ エ ン -2-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ８ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.81 (bs, 1H), 8.66 (s, 1H), 7.45 (d, J=8.4, 1H), 7.
34 (s, 1H), 7.21 (d, J=8.4, 1H), 7.11 (m, 2H), 3.90 (s, 3H), 3.14 (q, J=7.3, 2H)
, 1.05 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 399, 401 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ８ ２ 】
実 施 例 155
メ チ ル 3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゾ
エ ー ト
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【 化 ２ ３ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ８ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.55 (s, 1H), 8.83 (d, J=2.0, 1H), 7.79 (s, 1H), 7.6
6-7.57 (m, 3H), 7.45-7.35 (m, 2H), 7.14 (d, J=8.6, 1H), 3.93(s, 3H), 3.82 (s, 3H
)。 MS (ES+, m/z) = 403, 405 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ８ ４ 】
実 施 例 156
3-{[5-(3-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル
ホ ニ ル フ ル オ リ ド
【 化 ２ ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ８ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.07 (bs, 1H), 9.00 (d, J=2.1, 1H), 7.78 (s, 1H), 7
.72 (dd, J 1 =8.7, J 2 =2.1, 1H), 7.65 (s, 1H), 7.56 (d, J=7.7, 1H), 7.43-7.32 (m, 3
H), 3.98 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 427, 429 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ８ ６ 】
実 施 例 157
3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
フ ェ ニ ル ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ２ ３ ３ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ８ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.73 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.2, 1H), 8.11 (d, J=7.5, 2
H), 7.72 (t, J=7.5, 1H), 7.60-7.56 (m, 3H), 7.51-7.50 (m, 3H), 7.45 (dd, J1 =8.4,
 J 2 =2.2, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 7.19-7.16 (m, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.14 (q, J=7
.3, 2H), 1.05 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 479 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ８ ８ 】
実 施 例 158
3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ チ ル フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ
ェ ノ ー ル

10

20

30

40

(121) JP 2006-503081 A 2006.1.26



【 化 ２ ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ８ ９ 】
　 実 施 例 157の 標 題 化 合 物 （ 1.9ｇ 、 3.30mmol） を MeOH（ 20mL） お よ び 5N NaOH（ 20mL)で 処
理 し 、 得 ら れ た 混 合 物 を ３ 時 間 に わ た り 還 流 下 （ 85℃ ） で 撹 拌 し た 。 RTま で 冷 却 し た 後 、
反 応 物 に 6N HCl（ 20mL） を 、 続 い て NaHCO 3 の 飽 和 水 溶 液 を ゆ っ く り 添 加 し た 。 得 ら れ た 析
出 物 を 濾 過 に よ り 回 収 し た 。 単 離 し た 固 体 を 水 、 MeOHお よ び ジ エ チ ル エ ー テ ル で 順 次 洗 浄
し て 、 標 題 化 合 物 （ 1.2ｇ 、 97％ ） を 黄 色 の 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO)
:δ 9.67 (s, 1H), 9.55 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.2, 1H), 7.44 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H
), 7.41 (s, 1H), 7.22-7.15 (m, 2H), 7.00 (d, J=7.8, 1H), 6.94 (s, 1H), 6.64 (d, 
J=7.8, 1H), 3.92 (s, 3H), 3.14 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z
) = 375 (m+H) + 。
【 ０ ５ ９ ０ 】
実 施 例 159
5-[3-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ９ １ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン （ ５ mL） 中 の 実 施 例 158の 標 題 化 合 物 （ 100mg、 0.27μ mol、 １ 当 量 )、 シ
ク ロ プ ロ ピ ル メ タ ノ ー ル （ ２ 当 量 ） お よ び ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン （ ２ 当 量 ） の 溶 液 に 、
ジ エ チ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト （ ２ 当 量 ） を 窒 素 下 で 滴 下 し た 。 混 合 物 を RTで 一 夜 撹 拌
し 、 続 い て 少 量 （ 約 １ mL)に な る ま で 蒸 発 さ せ た 。 生 成 物 を 分 取 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー
に よ り 精 製 し た 。 1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.79 (s, 1H), 7.58 (s,
 1H), 7.52 (d, J=8.6, 1H), 7.38-7.28 (m, 2H), 7.22-7.19 (m, 2H), 6.67 (d, J=7.2,
 1H), 4.00 (s, 3H), 3.90 (d, J=6.8, 2H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.27 (m, 1H), 1.14
 (t, J=7.3, 3H), 0.61 (d, J=7.8, 2H), 0.37 (d, J=4.7, 2H)。  MS (ES+, m/z) = 429 
(m+H) + 。
【 ０ ５ ９ ２ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 159の 標 題 化 合 物 の 合 成 で 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て 、 実 施
例 160～ 167の 化 合 物 を 調 製 し た 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NMRの デ ー タ は 、 塩 の 形 態
ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ５ ９ ３ 】
実 施 例 160
5-(3-ブ ト キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ
ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ９ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.67 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.2, 1H), 7.51 (s, 1H), 7.4
4 (d, J=8.4, 1H), 7.30-7.26 (m, 1H), 7.22 (d, J=8.4, 1H), 7.14-7.12 (m, 2H), 6.8
0 (m, 1H), 3.97 (t, J=6.4, 2H), 3.93 (s, 3H), 3.14 (q, J=7.3, 2H), 1.69-1.65 (m,
 2H), 1.44-1.38 (m, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H), 0.90 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z)
 = 431 (m+H) + 。
【 ０ ５ ９ ５ 】
実 施 例 161
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(ピ リ ジ ン -2-イ ル メ ト キ シ )フ ェ ニ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ９ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.0, 1H), 8.54 (d, J=4.6, 1
H), 7.82-7.78 (m, 1H), 7.52-7.49 (m, 2H), 7.45 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.2, 1H), 7.33-7.
16 (m, 5H), 6.91 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.2, 1H), 5.18 (s, 2H), 3.92 (s, 3H), 3.15 (q, 
J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 466 (m+H)+ 。
【 ０ ５ ９ ７ 】
実 施 例 162
5-(3-ベ ン ジ ル オ キ シ フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ９ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.80 (d, J=1.9, 1H), 7.59 (s, 1H), 7.5
2-7.50 (m, 3H), 7.46-7.36 (m, 4H), 7.31-7.22 (m, 3H), 6.97 (d, J=6.8, 1H), 5.18 
(s, 2H), 4.00 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) =
 465 (m+H) + 。
【 ０ ５ ９ ９ 】
実 施 例 163
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ -2H-ピ ラ ン -4-イ ル
オ キ シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ０ ０ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.81 (d, J=2.1, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.5
4-7.52 (m, 1H), 7.41-7.29 (m, 2H), 7.24-7.21 (m, 2H), 6.96 (d, J=7.1, 1H), 4.67 
(m, 1H), 4.02 (s, 3H), 3.92-3.88 (m, 2H), 3.57-3.51 (m, 2H), 3.24 (q, J=7.3, 2H)
, 2.04-2.01 (m, 2H), 1.65-1.62 (m, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 459
 (m+H) + 。
【 ０ ６ ０ １ 】
実 施 例 164
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-ピ リ ジ ン -2-イ ル エ ト キ シ )フ ェ
ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ０ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.68 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 8.47 (d, J=4.5, 1
H), 7.71-7.67 (m, 1H), 7.50 (s, 1H), 7.44 (dd, J1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.34 (d, J=7
.7, 1H), 7.30-7.26 (m, 1H), 7.22-7.10 (m, 4H), 6.80 (dd, J1 =8.3, J 2 =2.2, 1H), 4.
35 (t, J=6.5, 2H), 3.72 (s, 3H), 3.18-3.13 (m, 4H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+
, m/z) = 480 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ０ ３ 】
実 施 例 165
5-{3-[(2,3-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ
シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ０ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (bs, 1H), 8.69 (s, 1H), 7.53 (s, 1H), 7.45 (dd 
J 1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.33-7.29 (m, 1H), 7.27-7.21 (m, 2H), 7.16 (d, J=7.7, 1H), 
7.02-6.99 (m, 3H), 6.89-6.86 (m, 1H), 5.05 (s, 2H), 3.92 (s, 3H), 3.77 (s, 3H), 
3.72 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 525 (m+H
) + 。
【 ０ ６ ０ ５ 】
実 施 例 166
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ ト キ シ )フ ェ
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ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ０ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.65 (s, 1H), 8.70 (s, 1H), 8.50 (d, J=5.2, 2H), 7.4
7 (s, 1H), 7.45 (d, J=8.4, 1H), 7.38 (d, J=5.2, 2H), 7.25-7.21 (m, 2H), 7.16 (s,
 1H), 7.09 (d, J=7.5, 1H), 6.75(d, J=8.2, 1H), 5.56 (q, J=6.3, 1H), 3.92 (s, 3H)
, 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.52 (d, J=6.3, 3H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) =
 480 (m+H) + 。
【 ０ ６ ０ ７ 】
実 施 例 167
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル オ キ
シ )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ０ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.66 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.4
5 (dd, J 1 =8.4, J 2 =2.2, 1H), 7.32-7.28 (m, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 7.15 (d, J=7
.6, 1H), 7.10 (s, 1H), 6.80 (dd, J1 =8.2, J 2 =2.2, 1H), 5.02 (m, 1H), 3.93 (s, 3H)
, 3.89-3.70 (m, 4H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 2.22-2.17 (m, 1H), 1.95-1.91 (m, 1H), 
1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 445 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ０ ９ 】
実 施 例 168
5-{3-[(2-ク ロ ロ ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト
キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ １ ０ 】
　 THF（ ３ mL） 中 の 実 施 例 158の 標 題 化 合 物 （ 100mg、 0.27μ mol） の 混 合 物 に 、 THF中 の 1M 
カ リ ウ ム t-ブ ト キ シ ド の 溶 液 （ 320mL、 0.32μ mol 1.2当 量 )を 、 続 い て DMF（ １ mL)中 の 2,4
-ジ ク ロ ロ ピ リ ミ ジ ン （ 40mg、 0.27μ mol） の 溶 液 を 添 加 し た 。 混 合 物 を 50℃ で 30分 間 撹 拌
し た 。 RTま で 冷 却 し た 後 、 混 合 物 を ジ エ チ ル エ ー テ ル で 希 釈 し 、 6N HClで 洗 浄 し た 。 水 層
を 5N NaOHで 塩 基 性 に し 、 酢 酸 エ チ ル （ ３ 回 × 10mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫
酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー
に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 55mg、 42％ ） を オ フ ホ ワ イ ト 色 の 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR
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 (300 MHz, d 6 -DMSO): 9.81 (s, 1H), 8.79 (d, J=2.2, 1H), 7.69 (d, J=5.7, 1H), 7.6
6 (s, 1H), 7.60 (d, J=4.9, 2H), 7.54-7.51 (m, 2H), 7.28-7.22 (m, 3H), 4.00 (s, 3
H), 3.22 (q, J=7.3, 2H), 1.13 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 487, 489 (m+H) + 。
【 ０ ６ １ １ 】
実 施 例 169
4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )フ ェ ノ キ シ ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ １ ２ 】
　 実 施 例 168の 標 題 化 合 物 （ 40mg） を イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ン （ ２ mL） で 処 理 し 、 密 封 チ ュ ー
ブ 内 で 100℃ で 一 夜 撹 拌 し た 。 混 合 物 を 蒸 発 乾 固 し 、 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製
し て 、 標 題 化 合 物 （ 28mg、 67％ の 収 率 ） を 黄 色 の 固 体 と し て 得 た 。 こ れ を 、 HCl塩 と し て
単 離 し た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (bs, 1H), 8.68 (s, 1H), 8.26 (d, J=6.
4, 1H), 7.58 7.45 (m, 5H), 7.23 (d, J=8.4, 1H), 7.14 (m, 1H), 6.61-6.64 (m, 2H),
 3.92 (s, 3H), 3.32 (m, 1H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.05 (m, 9H).MS (ES+, m/z) = 5
10 (m+H) + 。
【 ０ ６ １ ３ 】
実 施 例 170
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-フ ェ ノ キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ １ ４ 】
　 ピ リ ジ ン （ ５ 当 量 ） を 、 実 施 例 158の 標 題 化 合 物 （ 100mg、 0.27mmol、 １ 当 量 )、 Cu(OAc)

2 （ １ 当 量 )、 フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 （ ２ 当 量 )、 粉 末 化 4Aモ レ キ ュ ラ ー シ ー ブ お よ び ジ ク ロ ロ
メ タ ン （ ５ mL)の 混 合 物 に 添 加 し た 。 RTで 一 夜 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を ジ エ チ ル エ ー テ ル で
希 釈 し 、 6N HCl溶 液 で 洗 浄 し た 。 水 層 を 分 離 し 、 5N NaOH溶 液 で 塩 基 性 に し 、 酢 酸 エ チ ル
（ ３ 回 × 20mL)で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、
減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 22mg、 18％
） を オ フ ホ ワ イ ト 色 の 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.82 (s, 1H), 8.
80 (d, J=2.1, 1H), 7.62 (s, 1H), 7.53-7.42 (m, 5H), 7.30-7.27 (m, 2H), 7.22-7.17
 (m, 1H), 7.09 (d, J=8.0, 2H), 6.95 (d, J=7.6, 1H), 3.98 (s, 3H), 3.22 (q, J=7.3
, 2H), 1.13 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 451 (m+H)+ 。
【 ０ ６ １ ５ 】
実 施 例 171
5-(3',5'-ジ フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ １ ６ 】
　 パ イ レ ッ ク ス 密 封 チ ュ ー ブ 内 で 、 実 施 例 100の 標 題 化 合 物 （ 123mg、 0.28mmol)、 3,5-ジ
フ ル オ ロ (ト リ ブ チ ル ス タ ニ ル )ベ ン ゼ ン （ 400mg、 1mmol)、 テ ト ラ ブ チ ル ア ン モ ニ ウ ム ク
ロ リ ド （ 170mg、 0.61mmol)お よ び テ ト ラ キ ス ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン パ ラ ジ ウ ム (0)（ 20m
g、 0.017mmol） の 混 合 物 を 無 水 ア セ ト ニ ト リ ル (10mL） に 懸 濁 し 、 100℃ で 撹 拌 し た 。 TLC
分 析 に よ り 反 応 が 完 了 し た こ と を 判 定 し た 後 、 反 応 物 を 冷 却 し 、 酢 酸 エ チ ル （ 50mL)で 希
釈 し 、 1Mフ ッ 化 カ リ ウ ム 水 溶 液 （ 20mL)で 反 応 停 止 さ せ 、 ３ 時 間 撹 拌 し た 。 有 機 層 を 分 離
し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 粗 生 成 物 を 、 ヘ キ サ ン
： 酢 酸 エ チ ル （ １ ： １ ） で 溶 出 さ せ る シ リ カ ゲ ル で の カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精
製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 83mg、 63％ ） を 固 形 白 色 粉 末 と し て 得 た 。  1 H NMR (400 MHz, d 6 -D
MSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.91 (s, 1H), 7.60-7.64 (m, 3H), 7.42-
7.53 (m, 4H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.07 (t, J
=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 471 (m+H)+ 。
【 ０ ６ １ ７ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 171の 標 題 化 合 物 の 合 成 で 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て 、 実 施
例 172～ 203の 化 合 物 を 調 製 し た 。 当 業 者 で あ れ ば 、 こ れ ら の 実 施 例 の 合 成 が ス キ ー ム 11に
示 さ れ て い る こ と が 容 易 に 理 解 さ れ よ う 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NMRの デ ー タ は 、
塩 の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ６ １ ８ 】
実 施 例 172
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ １ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.82 (s, 1H), 7.6
0 (s, 1H), 7.50-7.56 (m, 4H), 7.41-7.46 (m, 2H), 7.22 (d, J=8.5, 1H), 7.13 (t, J
=3.8, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.4, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z)
 = 441 (m+H) + 。
【 ０ ６ ２ ０ 】
実 施 例 173
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-チ エ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ２ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (bs, 1H), 8.81 (s, 1H), 7.98 (s, 2H), 7.60-7.75
 (m, 4H), 7.46-7.60 (m, 3H), 7.31 (d, J= 8.6, 1H), 4.01 (s, 3H), 3.24 (q, J=7.4,
 2H), 1.15 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 441 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ２ ２ 】
実 施 例 174
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ２ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.74 (s, 1H), 9.08 (s, 1H), 8.72 (s, 2H), 8.44-8.52 
(m, 1H), 7.98 (s, 1H), 7.70-7.84 (m, 1H), 7.64-7.68 (m, 3H), 7.58 (d, J=7.5, 1H)
, 7.46 (d, J=8.2, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1
.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ２ ４ 】
実 施 例 175
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ビ ニ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ２ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1H), 7.66 (s, 1H), 7.3
6-7.55 (m, 5H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 6.72 (dd, J1 =11.2, J 2 =17.5, 1H), 5.86 (d, J
=17.6, 1H), 5.29 (d, J=11.2, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=
7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 385 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ２ ６ 】
実 施 例 176
5-(3-エ チ ル フ ェ ニ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー
ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ２ ７ 】
　 実 施 例 175の 標 題 化 合 物 の 還 元 に よ り 、 標 題 化 合 物 を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO)
:δ 9.68 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 7.44-7.48 (m, 3H), 7.40 (d, J=7.7, 1H), 7.
32 (t, J= 7.5, 1H), 7.23 (d, J=7.6, 1H), 7.10 (d, J=7.5, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.18
 (q, J=7.3, 2H), 2.60 (q, J=7.6, 2H), 1.18 (t, J=7.6, 3H), 1.08 (t, J=7.3, 3H)。
MS (ES+, m/z) = 387 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ２ ８ 】
実 施 例 177
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -4-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ２ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.73 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 8.63 (d, J=6.1, 2
H) 7.97 (s, 1H), 7.71 (d, J=6.1, 2H), 7.64-7.68 (m, 3H), 7.55 (t, J=7.7, 1H), 7.
44 (dd, J 1 =2.2, J 2 =8.5, 1H), 7.23 (d, J= 8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.3,
 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ３ ０ 】
実 施 例 178
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ３ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.79 (s, 1H), 8.76 (d, J=2.2, 1H), 8.65 (d, J=4., 1H
) 8.32 (s, 1H), 7.98 (d, J=7.9, 1H), 7.94 (d, J=7.9, 1H), 7.88 (dt, J=1.6, 7.5, 
1H), 7.65 (d, J=7.9, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.51 (t, J=7.9, 1H), 7.45 (dd, J=2.2, 8.
6, 1H), 7.36 (dd, J=2.0, 7.1, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J
=7.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 436 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ３ ２ 】
実 施 例 179
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ
ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ３ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 7.68 (d, J=9.7, 2
H), 7.59 (s, 1H), 7.55 (d, J=7.5, 1H), 7.45 (m, 2H), 7.35 (d, J=7.7, 1H), 7.22 (
d, J=7.4, 1H), 7.07 (s, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.67 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.
06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 439 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ３ ４ 】
実 施 例 180
5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ
サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ３ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.4, 1H), 7.85 (s, 1H), 7.6
7 (d, J=7.3, 2H), 7.61 (s, 1H), 7.44-7.58 (m, 6H), 7.37 (t, J=6.2, 1H), 7.22 (d,
 J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/
z) = 435 (m+H) + 。
【 ０ ６ ３ ６ 】
実 施 例 181
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ リ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ３ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.85 (s, 1H), 8.83 (d, J=2.2, 1H), 7.97 (s, 1H), 7.8
3 (s, 1H), 7.62-7.68 (m, 2H), 7.50-7.60 (m, 3H), 7.30 (d, J=8.7, 1H), 7.05 (d, J
=3.3, 1H), 6.67 (s, 1H), 4.02 (s, 3H), 3.25 (q, J=7.3, 2H), 1.15 (t, J=7.3, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 425 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ３ ８ 】
実 施 例 182
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ ラ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ３ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 9.28 (s, 1H), 8.76 (s, 1H), 8.71 (s, 1
H), 8.62 (d, J=2.2, 1H), 8.36 (s, 1H), 8.01 (d, J=7.7, 1H), 7.71 (d, J=7.7, 1H),
 7.64 (s, 1H), 7.57 (t, J=7.8, 1H), 7.45 (d, J=8.4, 1H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.
94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 437 (m+H)+

。
【 ０ ６ ４ ０ 】
実 施 例 183
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ
ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ５ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ４ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.73 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.83 (s, 1H), 7.6
7 (dd, J 1 =5.5, J 2 =8.8, 2H), 7.60 (s, 1H), 7.44-7.57 (m, 4H), 7.28 (t, J=8.8, 2H)
, 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 M
S (ES+, m/z) = 453 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ４ ２ 】
実 施 例 184
5-[3-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1-ベ ン ゾ フ ラ ン -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ
ト キ シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ４ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.1, 1H), 7.78 (s, 1H), 7.3
5-7.62 (m, 7H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 6.82 (d, J=8.3, 1H), 4.53 (t, J= 8.8, 2H), 
3.93 (s, 3H), 3.14-3.22 (m, 4H), 1.04 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 477 (m+H)+

。
【 ０ ６ ４ ４ 】
実 施 例 185
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1,3-チ ア ゾ ー ル -2-イ ル )フ ェ ニ ル
]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ６ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ４ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 9.09 (s, 1H), 8.73 (s, 1H), 8.34 (s, 1
H), 7.83 (s, 1H), 7.41-7.65 (m, 5H), 7.23 (d, J=8.2, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (水
の ピ ー ク と 重 複 , 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 442 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ４ ６ 】
実 施 例 186
4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ４ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 8.66 (d, J=4.1, 1
H), 8.32 (s, 1H), 7.99 (d, J=8.0, 1H), 7.93 (d, J=8.0, 1 H), 7.90-7.86 (m, 1H), 
7.65 (d, J=8.0, 1H), 7.58 (s, 1H), 7.53-7.49 (m, 1H), 7.41(d, J=8.6, 1H), 7.37-7
.34 (m, 1H), 7.18 (s, 2H), 7.14 (d, J=8.6, 1H), 3.90 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 42
3 (m+H) + 。
【 ０ ６ ４ ８ 】
実 施 例 187
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ４ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.56 (bs, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.86 (s, 1H), 7.
67 (d, J=7.5, 2H), 7.60-7.34 (m, 9H), 7.19-7.13 (m, 2H), 3.89 (s, 3H)。 MS (ES+, 
m/z) = 422 (m+H) + 。
【 ０ ６ ５ ０ 】
実 施 例 188
4-メ ト キ シ -3-({5-[3-(1-メ チ ル -1H-イ ミ ダ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -
2-イ ル }ア ミ ノ )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 ２ ６ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ５ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.35 (bs, 1H), 8.68 (s, 1H), 7.98 (s, 1H), 7.86 (s, 
1H), 7.77 (s, 1H), 7.73-7.51 (m, 6H), 7.24 (m, 2H), 3.96 (s, 3H), 3.92 (s, 3H)。
MS (ES+, m/z) = 427 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ５ ２ 】
実 施 例 189
3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ
ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ６ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ５ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.61 (bs, 1H), 8.67 (d, J=2.2, 1H), 7.83 (s, 1H), 7.
73-7.70 (m, 2H), 7.59 (s, 1H), 7.56 (d, J=7.0, 1H), 7.52-7.45 (m, 2H), 7.35 (dd,
 J 1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.30-7.25 (m, 3H), 7.17 (d, J=8.6, 1H), 3.91 (s, 3H), 2.36
 (d, J=4.5, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 454 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ５ ４ 】
実 施 例 190
メ チ ル 4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ
ノ }ベ ン ゾ エ ー ト
【 化 ２ ６ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ５ ５ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.83 (s, 1H), 8.74 (d, J=4.6, 1H), 8.4
0 (s, 1H), 8.08-7.94 (m, 3H), 7.74-7.57 (m, 4H), 7.46-7.42 (m, 1H), 7.19 (d, J=8
.5, 1H), 3.99(s, 3H), 3.87 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 402, 403 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ５ ６ 】
実 施 例 191
3-{[5-(4'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ
ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ６ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ５ ７ 】
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1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.64 (bs, 1H), 8.79 (s, 1H), 7.92 (s`, 1H), 7.82-7.7
8 (m, 2H), 7.67-7.63 (m, 2H), 7.58-7.55 (m, 2H), 7.50 (d, J=8.8, 1H), 7.39-7.33 
(m, 2H), 7.26-7.20 (m, 3H), 3.97 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 440 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ５ ８ 】
実 施 例 192
N-{5-[(1-エ チ ル プ ロ ピ ル )ス ル ホ ニ ル ]-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ
ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ５ ９ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.87 (s, 1H), 8.82 (d, J=2.2, 1H), 8.73 (d, J=4.5, 1
H), 8.40 (s, 1H), 8.08-7.93 (m, 3H), 7.74-7.68 (m, 2H), 7.62-7.41 (m, 3H), 7.30 
(d, J=8.6, 1H), 4.02 (s, 3H), 2.99 (m, 1H), 1.80-1.73 (m, 2H), 1.66-1.56 (m, 2H)
, 0.75 (t, J=7.4, 6H).MS (ES+, m/z) = 478 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ６ ０ 】
実 施 例 193
N-[5-(イ ソ プ ロ ピ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-
1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ６ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ６ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.91 (s, 1H), 8.76-8.73 (m, 2H), 8.32 (s, 1H), 8.16 
(s, 2H), 7.93 (d, J=7.7, 1H), 7.72-7.42 (m, 5H), 7.24 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3
H), 3.29-3.22 (m, 1H), 1.20 (d, J=6.7, 6H).MS (ES+, m/z) = 450 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ６ ２ 】
実 施 例 194
N-[2-メ ト キ シ -5-(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3-イ ル ス ル ホ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-
イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ６ ３ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.92 (s, 1H), 8.88 (d, J=2.3, 1H), 8.73 (d, J=3.9, 1
H), 8.41 (s, 1H), 8.08-7.93 (m, 3H), 7.75-7.69 (m, 2H), 7.62-7.54 (m, 2H), 7.46-
7.41 (m, 1H), 7.31 (d, J=8.7, 1H), 4.12-3.42 (m, 2H), 2.20-2.12 (m, 2H)。 MS (ES+
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, m/z) = 478 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ６ ４ 】
実 施 例 195
N-[5-(イ ソ ブ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,
3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ７ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ６ ５ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.79 (s, 1H), 8.77 (d, J=2.2, 1H), 8.65 (d, J=4.4, 1
H), 8.32 (s, 1H), 7.99-7.85 (m, 3H), 7.65 (d, J=7.7, 1H), 7.61 (s, 1H), 7.53-7.4
6 (m, 2H), 7.37-7.33 (m, 1H), 7.21 (d, J=8.6, 1H), 3.27 (s, 3H), 3.07 (d, J=6.4,
 2H), 2.01-1.93 (m, 1H), 0.92 (d, J=6.7, 6H).MS (ES+, m/z) = 464 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ６ ６ 】
実 施 例 196
5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-{2-メ ト キ シ -5-[(1-ピ リ ジ ン -4-イ ル エ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]
フ ェ ニ ル }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ７ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ６ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.68 (s, 1H), 8.56 (d, J=2.2, 1H), 8.43 (d, J=6.0, 2
H), 7.85 (s, 1H), 7.69-7.67 (m, 2H), 7.59-7.43 (m, 6H), 7.36 (t, J=7.3, 1H), 7.2
0-7.12 (m, 4H), 4.62 (q, J=7.1, 1H), 3.91 (s, 3H), 1.53 (d, J=7.1, 3H)。 MS (ES+,
 m/z) = 512 (m+H) + 。
【 ０ ６ ６ ８ 】
実 施 例 197
N-{2-メ ト キ シ -5-[(テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ス ル ホ ニ ル ]フ ェ ニ ル }-5-(3-ピ リ
ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ６ ９ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.85 (s, 1H), 8.84 (d, J=2.2, 1H), 8.73 (d, J=3.9, 1
H), 8.40 (t, J=1.7, 1H), 8.08-7.93 (m, 3H), 7.73 (d, J=8.0, 1H), 7.68 (s, 1H), 7
.62-7.54 (m, 2H), 7.46-7.41 (m, 1H), 7.29 (d, J=8.7, 1H), 4.15-4.06 (m, 1H), 4.0
1 (s, 3H), 3.70-3.52 (m, 2H), 3.47 (d, J=6.1, 2H), 2.05-1.94 (m, 1H), 1.86-1.69 
(m, 2H), 1.65-1.54 (m, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 492 (m+H)+ 。
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【 ０ ６ ７ ０ 】
実 施 例 198
N-(2-メ ト キ シ -5-{[2-(4-メ チ ル -1,3-チ ア ゾ ー ル -5-イ ル )エ チ ル ]ス ル ホ ニ ル }フ ェ ニ ル )-
5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ７ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ７ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 8.78 (d, J=2.2, 1H), 8.72 (s, 1H), 8.6
5 (d, J=4.2, 1H), 8.33 (s, 1H), 7.98 (d, J=7.9, 1H), 7.93 (d, J=7.7, 1H), 7.87 (
dt, J 1 =7.7, J 2 =1.7, 1H), 7.65 (d, J=7.9, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.53-7.48 (m, 2H), 7
.35 (dd, J 1 =7.1, J 2 =5.1, 1H), 7.21 (d, J=8.8, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.49-3.46 (m, 2
H), 3.06-3.03 (m, 2H), 2.18 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 533 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ７ ２ 】
実 施 例 199
5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-(3,4,5-ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア
ミ ン
【 化 ２ ７ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ７ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.21 (s, 1H), 7.78 (s, 1H), 7.65 (d, J=7.5, 2H), 7.
54 (s, 1H), 7.52-7.42 (m, 6H), 7.32 (t, J=7.3, 1H), 6.97 (s, 2H), 3.72 (s, 6H), 
3.56 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 403 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ７ ４ 】
実 施 例 200
1-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン
【 化 ２ ７ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ７ ５ 】
　 1-エ ト キ シ ビ ニ ル ト リ ブ チ ル ス ズ を Stille試 薬 と し て 用 い て 、 標 題 化 合 物 を 得 た 。  得
ら れ た エ チ ル -ビ ニ ル エ ー テ ル を 、 1N HClと 共 に 30分 間 撹 拌 す る こ と に よ り 水 素 化 し た 。
ジ ク ロ ロ メ タ ン 抽 出 に よ り 、 標 題 化 合 物 を 単 離 し た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.90
 (s, 1H), 8.81 (d, J=2.3, 1H), 8.18 (s, 1H), 7.90 (d, J=9.2, 2H), 7.72 (s, 1H), 
7.63 (t, J=8.0, 1H), 7.52 (dd, J1 =2.3, J 2 =6.3, 1H), 7.31 (d, J=8.5, 1H), 4.01 (s
, 3H), 3.24 (q, J=7.3, 2H), 2.66 (s, 3H), 1.15 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 4
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01 (m+H) + 。
【 ０ ６ ７ ６ 】
実 施 例 201
1-[4-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )フ ェ ニ ル ]エ タ ノ ン
【 化 ２ ７ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ７ ７ 】
　 実 施 例 135の 標 題 化 合 物 を Stille試 薬 と し て の 1-エ ト キ シ ビ ニ ル ト リ ブ チ ル ス ズ で 処 理
し て 、 標 題 化 合 物 を 得 た 。 得 ら れ た エ チ ル -ビ ニ ル エ ー テ ル を 、 1N HClと 共 に 30分 間 撹 拌
す る こ と に よ り 水 素 化 し た 。 ジ ク ロ ロ メ タ ン 抽 出 に よ り 、 標 題 化 合 物 を 単 離 し た 。 1 H NMR
 (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.87 (s, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.98 (d, J=8.5, 2H), 7.
71-7.69 (m, 3H), 7.47 (dd, J1 =8.5, J 2 =2.2, 1H), 7.23 (d, J=8.5, 1H), 3.93 (s, 3H
), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 2.53 (s, 3H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 401 (
m+H) + 。
【 ０ ６ ７ ８ 】
実 施 例 202
4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド
【 化 ２ ７ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ７ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.05 (s, 1H), 9.02 (d, J=2.4, 1H), 8.91 (d, J=2.4, 
1H), 8.57 (d, J=4.5, 1H), 8.08 (d, J=8.1, 1H), 7.93 (s, 1H), 7.72 (dd, J1 =8.8, J

2 =2.4, 1H), 7.67 (s, 1H), 7.60-7.60 (m, 2H), 7.56-7.46 (m, 2H), 7.33 (d, J=8.8, 
1H), 3.99 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 426 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ８ ０ 】
実 施 例 203
4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド
【 化 ２ ７ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ８ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.20 (s, 1H), 9.12 (d, J=2.2, 1H), 8.74 (d, J=4.6, 
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1H), 8.42 (s, 1H), 8.07-7.94 (m, 3H), 7.82-7.72 (m, 3H), 7.60 (t, J=7.7, 1H), 7.
46-7.39 (m, 2H), 4.07 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 426 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ８ ２ 】
実 施 例 204
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ニ ト リ ル
【 化 ２ ８ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ８ ３ 】
　 実 施 例 100の 標 題 化 合 物 （ 250mg、 0.57mmol)、 4-シ ア ノ フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸 （ 108mg、 0.74
mmol)、 2M炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 （ 0.5mL、 1.0mmol） お よ び （ ビ ス ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ
ン ） パ ラ ジ ウ ム (II)ク ロ リ ド （ 50mg、 0.071mmol） の 混 合 物 を DMF（ ２ mL） に 懸 濁 し 、 100
℃ で 撹 拌 し た 。 20分 後 、 TLC分 析 に よ り 、 反 応 が 完 了 し た こ と を 判 定 し た 。 RTま で 冷 却 し
た 後 、 DMFを 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 粗 生 成 物 を ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 50mL） と 水 （ 50mL)と で 分
配 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。
粗 生 成 物 を ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル （ １ ： １ ） で 溶 出 さ せ る シ リ カ ゲ ル で の カ ラ ム ク ロ マ ト
グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 標 題 化 合 物 （ 152mg、 58％ ） を 固 形 白 色 粉 末 と し て 得 た 。 1 H 
NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.82 (s, 1H), 8.81 (d, J=2.2, 1H), 7.95-8.05 (m, 5H), 7
.68-7.74 (m, 3H), 7.63 (d, J=7.8, 1H), 7.53 (dd, J1 =2.2, J 2 =8.7, 1H), 7.31 (d, J
=8.5, 1H), 4.01 (s, 3H), 3.24 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z)
 = 459 (m+H) + 。
【 ０ ６ ８ ４ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 204の 標 題 化 合 物 の 合 成 に お い て 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て
、 実 施 例 205～ 37の 化 合 物 を 調 製 し た 。 当 業 者 で あ れ ば 、 こ れ ら の 実 施 例 の 合 成 が 、 上 記
の ス キ ー ム 11に 示 さ れ て い る こ と が 容 易 に 理 解 さ れ よ う 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NM
Rの デ ー タ は 、 塩 の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ６ ８ ５ 】
実 施 例 205
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ン 酸
【 化 ２ ８ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ８ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.83 (s, 1H), 8.80 (d, J=2.1, 1H), 8,21 (s, 1H), 7.9
0-7.98 (m, 3H), 7.66 (s, 1H), 7.52-7.65 (m, 4H), 7.49 (dd, J1 =2.3, J 2 =8.5, 1H), 
7.25 (d, J=8.7, 1H), 3.97 (s, 3H), 3.19 (q, J=7.3, 2H), 1.10 (t, J=7.3, 3H)。 MS 
(ES+, m/z) = 478 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ８ ７ 】
実 施 例 206
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-カ ル ボ ニ ト リ ル
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【 化 ２ ８ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ８ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.77 (d, J=2.2, 1H), 8.21 (s, 1H), 8.0
7 (d, J=8.0, 1H) 7.96 (s, 1H), 7.86 (d, J=7.8, 1H), 7.71 (d, J=7.9, 1H), 7.62-7.
68 (m, 3H), 7.57 (d, J=7.7, 1H), 7.49 (dd, J1 =2.3, J 2 =8.5, 1H), 7.26 (d, J=8.6, 
1H), 3.97 (s, 3H), 3.20 (q, J=7.3, 2H), 1.10 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 459
 (m+H) + 。
【 ０ ６ ８ ９ 】
実 施 例 207
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ
ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ８ ３ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ９ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.72 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 7.88 (s, 1H), 7.6
2 (s, 1H), 7.36-7.60 (m, 7H), 7.16-7.26 (m, 2H), 3.93 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2
H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 453 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ９ １ 】
実 施 例 208
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(3-キ ノ リ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ
キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ８ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ９ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 9.26 (d, J=2.2, 1H), 8.75 (d, J=2.2, 1
H), 8.68 (d, J=2.2, 1H), 8.02-8.07 (m, 3H), 7.73-7.77 (m, 2H), 7.56-7.66 (m, 4H)
, 7.46 (dd, J 1 =2.1, J 2 =8.4, 1H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7
.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 486 (m+H)+ 。
【 ０ ６ ９ ３ 】
実 施 例 209
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(5-メ チ ル チ エ ン -2-イ ル )フ ェ ニ ル
]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
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【 化 ２ ８ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ９ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.74 (s, 1H), 7.74 (s, 1H), 7.52-7.61 
(m, 1H), 7.33-7.50 (m, 4H), 7.32 (s, 1H), 7.22 (d, J=8.4, 1H), 6.81 (s, 1H), 3.9
3 (s, 3H), 3.17 (q, J=7.4, 2H), 1.07 (t, J=7.2, 3H) (注 ： メ チ ル チ ア ゾ ー ル の 3Hは
見 ら れ ず － 溶 媒 で あ る 水 の ピ ー ク と 重 複 )。 MS (ES-, m/z) = 453 (m-H)+ 。
【 ０ ６ ９ ５ 】
実 施 例 210
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(1H-イ ン ド ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ８ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ９ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 11.13 (s, 1H), 9.74 (s, 1H), 8.76 (d, J=1.9, 1H), 7.
87 (s, 1H), 7.83 (s, 1H), 7.39-7.59 (m, 7H), 7.35 (s, 1 H), 7.22 (d, J=8.4, 1H),
 6.46 (s, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES-, 
m/z) = 472 (m-H) + 。
【 ０ ６ ９ ７ 】
実 施 例 211
メ チ ル 3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5
-イ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ シ レ ー ト
【 化 ２ ８ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ６ ９ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.77 (s, 1H), 8.77 (d, J=2.1, 1H), 8.06 (d, J=8.3, 2
H), 7.96 (s, 1H), 7.88 (d, J=8.3, 2H), 7.62-7.69 (m, 3H), 7.58 (d, J=7.6, 1H), 7
.49 (dd, J 1 =2.2, J 2 =8.4, 1H), 7.26 (d, J=8.6, 1H), 3,97 (s, 3H), 3.88 (s, 3H), 3
.22 (q, J=7.3, 2H), 1.10 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES-, m/z) = 491 (m-H)+ 。
【 ０ ６ ９ ９ 】
実 施 例 212
3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ
ト キ シ -N-メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
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【 化 ２ ８ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (bs, 1H), 8.68 (s, 1H), 7.88 (s, 1H), 7.61-7.46
 (m, 7H), 7.36 (d, J=8.4, 1H), 7.25-7.16 (m, 3H), 3.91 (s, 3H), 2.35 (s, 3H)。  M
S (ES+, m/z) = 454 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ０ １ 】
実 施 例 213
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ニ ル フ ル オ リ ド
【 化 ２ ８ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 10.05 (s, 1H), 9.03 (d, J=2.3, 1H), 7.86 (s, 1H), 7.
72 (dd, J 1 =8.7, J 2 =2.3, 1H), 7.68-7.64 (m, 2H), 7.61-7.44 (m, 6H), 7.38-7.31 (m,
 2H), 3.99 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 425 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ０ ３ 】
実 施 例 214
3-{[5-(3'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ
ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.56 (bs, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.89 (s, 1H), 7.
61-7.46 (m, 7H), 7.41 (dd, J1 =8.4, J 2 =2.2, 1H), 7.21-7.13 (m, 4H), 3.89 (s, 3H)
。 MS (ES+, m/z) = 440 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ０ ５ 】
実 施 例 215
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-(2'-フ ル オ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ
ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ６ 】
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1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.82 (s, 1H), 8.82 (d, J=2.1, 1H), 7.82 (s, 1H), 7.7
0-7.34 (m, 9H), 7.30 (d, J=8.6, 1H), 4.00 (s, 3H), 3.23 (q, J=7.3, 2H), 1.14 (t,
 J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 453 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ０ ７ 】
実 施 例 216
5-(2'-ク ロ ロ -1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]
-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ２ ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (bs, 1H), 8.81 (s, 1H), 7.69-7.49 (m, 9H), 7.37
 (d, J=7.9, 1H), 7.30 (d, J=8.7, 1H), 4.00 (s, 3H), 3.22 (q, J=7.2, 2H), 1.13 (t
, J=7.2, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 469 (m+H)+ , 471 (m+H)
実 施 例 217
4-メ ト キ シ -N-メ チ ル -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ３ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ０ ９ 】
　 密 封 チ ュ ー ブ 内 で 、 実 施 例 203の 標 題 化 合 物 （ 100mg、 0.24μ mol） を メ チ ル ア ミ ン （ ２ m
L、 40％ 水 溶 液 ） で 処 理 し た 。 100℃ で 一 夜 撹 拌 し た 後 、 混 合 物 を 蒸 発 乾 固 し 、 メ タ ノ ー ル
（ １ mL)で 処 理 し た 。 濾 過 し 、 メ タ ノ ー ル 洗 浄 し た 後 で 、 標 題 化 合 物 を 得 た （ 38mg、 37％
） 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.67 (s, 1H), 8.70 (d, J=2.0, 1H), 8.66 (d, J=4.
4, 1H), 8.32 (s, 1H), 7.98 (d, J=7.9, 1H), 7.93 (d, J=7.9, 1H), 7.89-7.86 (m, 1H
), 7.65 (d, J=7.7, 1H), 7.59 (s, 1H), 7.51 (t, J=7.7, 1H), 7.37-7.34 (m, 2H), 7.
24 (d, J=5.0, 1H), 7.17 (d, J=8.6, 1H), 3.91 (s, 3H), 2.36 (d, J=4.8, 3H)。 MS (E
S+, m/z) = 437 (m+H)+ 。
【 ０ ７ １ ０ 】
　 特 に 指 示 が な い 限 り 、 実 施 例 217の 標 題 化 合 物 の 合 成 に お い て 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て
、 実 施 例 218～ 229の 化 合 物 を 調 製 し た 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NMRの デ ー タ は 、 塩
の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ７ １ １ 】
実 施 例 218
N-エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア
ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ４ 】
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【 ０ ７ １ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.48 (bs, 1H), 8.70 (s, 1H), 8.66 (d, J=3.8, 1H), 8.
32 (s, 1H), 7.98 (d, J=7.9, 1H), 7.93 (d, J=7.7, 1H), 7.90-7.86 (m, 1H), 7.66-7.
64 (m, 1H), 7.59 (s, 1H), 7.51 (t, J=7.7, 1H), 7.36 (m, 3H), 7.16 (d, J=8.6, 1H)
, 3.91 (s, 3H), 2.73 (m, 2H), 0.92 (t, J=7.2, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 451 (m+H)+ 。
【 ０ ７ １ ３ 】
実 施 例 219
4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン
ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ １ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.62 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H), 8.66 (d, J=4.1, 1
H), 8.32 (s, 1H), 7.99 (d, J=8.0, 1H), 7.93 (d, J=8.0, 1H), 7.90-7.86 (m, 1H), 7
.65 (d, J=7.9, 1H), 7.58 (s, 1H), 7.59 (t, J=7.9, 1H), 7.41 (d, J=8.6, 1H), 7.37
-7.34 (m, 1H), 7.18 (s, 2H), 7.14 (d, J=8.6, 1H), 3.90 (s, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 
423 (m+H) + 。
【 ０ ７ １ ５ 】
実 施 例 220
N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ １ ６ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 8.80 (d, J=1.9, 1H), 8.74 (d, J=4.1, 1H), 8.40 (s, 1
H), 8.09-7.93 (m, 3H), 7.73 (d, J=7.7, 1H), 7.67 (s, 1H), 7.59 (t, J=7.7, 1H), 7
.48-7.41 (m, 3H), 7.23 (d, J=8.5, 1H), 3.98 (s, 3H), 3.26 (m, 1H), 0.98 (d, J=6.
5, 6H).MS (ES+, m/z) = 465 (m+H)+ 。
【 ０ ７ １ ７ 】
実 施 例 221
N-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル )-4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ７ 】
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【 ０ ７ １ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.64 (bs, 1H), 8.69 (s, 1H), 8.66 (d, J=4.1, 1H), 8.
32 (s, 1H), 7.98 (d, J=7.9, 1H), 7.93 (d, J=7.7, 1H), 7.89-7.86 (m, 1H), 7.65 (d
, J=7.7, 1H), 7.59 (s, 1H), 7.54-7.49 (m, 2H), 7.38-7.34 (m, 2H), 7.14 (d, J=8.5
, 1H), 3.90 (s, 3H), 2.60 (t, J=6.0, 2H), 0.76 (m, 1H), 0.29 (d, J=7.5, 2H), 0.0
3 (d, J=4.6, 2H)。 MS (ES+, m/z) = 477 (m+H)+ 。
【 ０ ７ １ ９ 】
実 施 例 222
N,N-ジ エ チ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -2-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ
ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ２ ０ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 8.77 (d, J=4.4, 1
H), 8.35 (s, 1H), 8.07-7.89 (m, 3H), 7.68 (d, J=7.8, 1H), 7.63 (s, 1H), 7.55 (t,
 J=7.8, 1H), 7.41-7.39 (m, 2H), 7.19 (d, J=8.6, 1H), 3.95 (s, 3H), 3.14 (q, J=7.
1, 4H), 1.04 (t, J=7.1, 6H).MS (ES+, m/z) = 478 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ２ １ 】
実 施 例 223
N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-メ ト キ シ -3-{[5-(3-ピ リ ジ ン -3-イ ル フ ェ ニ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-
イ ル ]ア ミ ノ }ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ２ ９ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ２ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.59 (bs, 1H), 8.91 (s, 1H), 8.69 (d, J=2.0, 1H), 8.
57 (d, J=4.6, 1H), 8.09 (d, J=8.1, 1H), 7.92 (s, 1H), 7.62-7.58 (m, 3H), 7.53 (d
, J=7.7, 1H), 7.49-7.46 (m, 1H), 7.41-7.37 (m, 2H), 7.15 (d, J=8.6, 1H), 3.90 (s
, 3H), 3.18 (m, 1H), 0.90 (d, J=6.6, 6H).MS (ES+, m/z) = 465 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ２ ３ 】
実 施 例 224
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-イ ソ プ ロ ピ ル -4-
メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ２ ４ 】
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1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.56 (bs, 1H), 8.69 (s, 1H), 7.85 (s, 1H), 7.67 (d, 
J=7.1, 2H), 7.59 (s, 1H), 7.57-7.36 (m, 7H), 7.14 (d, J=8.6, 1H), 3.90 (s, 3H), 
3.19 (m, 1H), 0.90 (d, J=6.4, 6H).MS (ES+, m/z) = 464 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ２ ５ 】
実 施 例 225
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N,N-ジ
メ チ ル ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ２ ６ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.70 (bs, 1H), 8.66 (d, J=2.0, 1H), 7.84 (s, 1H), 7.
67 (d, J=7.5, 2H), 7.59 (s, 1H), 7.57-7.43 (m, 5H), 7.37 (d, J=7.3, 1H), 7.32 (d
d, J 1 =8.6, J 2 =2.2, 1H), 7.20 (d, J=8.4, 1H), 3.93 (s, 3H), 2.55 (s, 6H).MS (ES+,
 m/z) = 450 (m+H) + 。
【 ０ ７ ２ ７ 】
実 施 例 226
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-シ ク ロ プ ロ ピ ル -
4-メ ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ２ ８ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.61 (bs, 1H), 8.71 (d, J=2.2, 1H), 7.85 (s, 1H), 7.
73 (s, 1H), 7.67 (d, J=7.3, 2H), 7.59 (s, 1H), 7.58-7.34 (m, 7H), 7.17 (d, J=8.6
, 1H), 3.91 (s, 3H), 2.06 (m, 1H), 0.42-0.33 (m, 4H).MS (ES+, m/z) = 462 (m+H)+

。
【 ０ ７ ２ ９ 】
実 施 例 227
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N-ブ チ ル -4-メ ト キ
シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ３ ０ 】
1 H NMR (300 MHz, d 6 -DMSO):δ 8.76 (s, 1H), 7.94 (s, 1H), 7.74-7.43 (m, 10H), 7.35
 (m, 1H), 3.98 (s, 3H), 2.75 (m, 2H), 1.37 (m, 2H), 1.26 (m, 2H), 0.81 (m, 3H)。
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MS (ES+, m/z) = 428 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ３ １ 】
実 施 例 228
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-N,N-ジ エ チ ル -4-メ
ト キ シ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ３ ２ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.69 (s, 1H), 8.74 (d, J=2.0, 1H), 7.89 (s, 1H), 7.7
0 (d, J=7.3, 2H), 7.64 (s, 1H), 7.61-7.39 (m, 6H), 7.19 (d, J=8.4, 1H), 3.94 (s,
 3H), 3.14 (q, J=7.0, 4H), 1.03 (t, J=7.0, 6H).MS (ES+, m/z) = 478 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ３ ３ 】
実 施 例 229
3-{[5-(1,1'-ビ フ ェ ニ ル -3-イ ル )-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-イ ル ]ア ミ ノ }-4-メ ト キ シ -N-(テ
ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -2-イ ル メ チ ル )ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ３ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ３ ４ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.68 (s, 1H), 8.76 (d, J=2.2, 1H), 7.94 (s, 1H), 7.7
6 (d, J=7.6, 2H), 7.53 (s, 1H), 7.51-7.41 (m, 7H), 7.23 (d, J=8.5, 1H), 3.98 (s,
 3H), 3.85-3.81 (m, 1H), 3.71-7.66 (m, 1H), 3.62-3.57 (m, 1H), 2.82-2.76 (m, 2H)
, 1.90-1.75 (m, 3H), 1.58-1.52 (m, 1H)。 MS (ES+, m/z) = 506 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ３ ５ 】
中 間 体 230a
(2E)-3-(ジ メ チ ル ア ミ ノ )-1-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ
}-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]プ ロ パ -2-エ ン -1-オ ン
【 化 ３ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ３ ６ 】
　 実 施 例 200か ら の 標 題 化 合 物 （ 3.0ｇ 、 7.5mmol） を 、 DMF（ 約 ４ mL)中 で 、 ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド ジ tertブ チ ル ア セ タ ー ル （ 10.0ｇ 、 4.9mmol） と 合 わ せ た 。 反 応 物 を 130℃ で ２ 時
間 撹 拌 し た 後 、 過 剰 な 溶 媒 を 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル に 被 覆 し 、 溶 離
液 と し て ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 98％ ） お よ び メ タ ノ ー ル （ ２ ％ ） を 用 い た シ リ カ ゲ ル の ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー に か け て 、 標 題 化 合 物 （ 1.6ｇ 、 3.9mmol） を 黄 色 の 固 体 と し て 得 た 。
【 ０ ７ ３ ７ 】
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実 施 例 230
4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ
ル )フ ェ ニ ル ]-N-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン
【 化 ３ ０ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ３ ８ 】
　 中 間 体 230a（ 100mg、 0.22mmol） を 、 無 水 エ タ ノ ー ル （ 35mL） 中 で 、 窒 素 雰 囲 気 下 で 、 n
-イ ソ プ ロ ピ ル グ ア ニ ジ ン ス ル フ ェ ー ト （ 100mg、 0.5mmol） お よ び ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド
（ 50mg、 1mmol） と 合 わ せ た 。 18時 間 還 流 し た 後 、 追 加 量 の グ ア ニ ジ ン （ 44mg、 0.2mmol）
お よ び ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド （ 20mg、 0.4mmol） を 添 加 し 、 さ ら に 6時 間 還 流 し た 。 反 応 物
を RTま で 冷 却 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 粗 生 成 物 を ジ ク ロ ロ メ タ ン （ 50mL） で 希 釈 し 、 水
（ 50mL)で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下
で 蒸 発 さ せ た 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル に 被 覆 し 、 溶 離 液 と し て ヘ キ サ ン ： 酢 酸 エ チ ル （ １
： １ ） を 用 い た シ リ カ ゲ ル の ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に か け て 、 標 題 化 合 物 （ 38mg、 35％ ） を
白 色 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.73 (d, J=2.0, 1H
), 8.33 (d, J=5.0, 1H), 8.21 (s, 1H), 7.88-7.97 (m, 1H), 7.69 (d, J=5.8, 1H), 7.
59 (s, 1H), 7.52 (t, J=7.9, 1H), 7.46 (dd, J1 =2.1, J 2 =8.4, 1H), 7.23 (d, J=8.5, 
1H), 7.09 (d, J=5.2, 1H), 7.04 (d, J=7.8, 1H), 4.02-4.20 (m, 1H), 3.93 (s, 3H), 
3.17 (q, J=7.3, 2H), 1.15 (d, J=6.4, 6H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 4
94 (m+H) + 。
【 ０ ７ ３ ９ 】
　 中 間 体 230aを 用 い る 実 施 例 231～ 235の 化 合 物 を 、 実 施 例 230の 標 題 化 合 物 の 合 成 に お い
て 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て 調 製 し た 。 当 業 者 で あ れ ば 、 こ れ ら の 実 施 例 の 合 成 が 、 上 記 の
ス キ ー ム 12に 示 さ れ て い る こ と が 容 易 に 理 解 さ れ よ う 。 こ れ ら の 実 施 例 を 特 徴 付 け る NMR
の デ ー タ は 、 塩 の 形 態 ま た は 遊 離 塩 基 の 形 態 の い ず れ か を 示 す も の で あ る 。
【 ０ ７ ４ ０ 】
実 施 例 231
N-ベ ン ジ ル -4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ
ゾ ー ル -5-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-ア ミ ン
【 化 ３ ０ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ４ １ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (s, 1H), 8.72 (d, J=2.0, 1H), 8.34 (d, J=5.1, 1
H), 8.21 (s, 1H), 7.92 (d, J=7.9, 1H), 7.75-7.85 (m, 1H), 7.69 (d, J=6.6, 1H), 7
.57 (s, 1H), 7.51 (t, J=7.5, 1H), 7.45 (dd, J=2.3, 8.6, 1H), 7.12-7.38 (m, 7H), 
4.55 (s, 2H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m
/z) = 542 (m+H) + 。
【 ０ ７ ４ ２ 】
実 施 例 232
N 1 -{4-[3-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5
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-イ ル )フ ェ ニ ル ]ピ リ ミ ジ ン -2-イ ル }-N 3 ,N 3 -ジ メ チ ル プ ロ パ ン -1,3-ジ ア ミ ン
【 化 ３ ０ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ４ ３ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.76 (s, 1H), 8.77 (d, J=2.1, 1H), 8.37 (d, J=5.0, 1
H), 8.26 (s, 1H), 7.92-8.02 (m, 1H), 7.73 (d, J=8.0, 1H), 7.63 (s, 1H), 7.57 (d,
 J=7.7, 1H), 7.50 (dd, J1 =2.2, J 2 =8.3, 1H), 7.26 (d, J=8.7, 2H), 7.14 (d, J=5.3,
 1H), 3.93 (s, 3H), 3.30 (s, 6H), 3.19 (q, J=7.3, 2H), 2.22-2.40 (m, 4H), 1.62-1
.80 (m, 2H), 1.11 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 537 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ４ ４ 】
実 施 例 233
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-フ ェ ニ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )フ
ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ３ １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ４ ５ 】
　 中 間 体 230a（ 63mg、 0.14mmol） を 、 無 水 エ タ ノ ー ル （ ５ mL)中 で ベ ン ズ ア ミ ジ ン （ 22mg
、 0.18mmol） と 合 わ せ た 。 ３ 時 間 に わ た り 還 流 下 で 撹 拌 し た 後 、 さ ら に １ 当 量 の ベ ン ズ ア
ミ ジ ン （ 22mg） を 添 加 し 、 一 夜 還 流 さ せ 、 そ の 後 、 さ ら に １ 当 量 の ベ ン ズ ア ミ ジ ン （ 22mg
） を 添 加 し 、 さ ら に ４ 時 間 還 流 さ せ た 。 RTま で 冷 却 し た 後 、 白 色 の 析 出 物 を 濾 過 し 、 エ タ
ノ ー ル （ 10mL)で 洗 浄 し て 、 標 題 化 合 物 （ 48mg、 67％ ） を 白 色 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (4
00 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.80 (s, 1H), 8.98 (d, J=5.3, 1H), 8.76 (d, J=2.2, 1H), 7.46-
8.54 (m, 3H), 8.20 (d, J=7.8, 1H), 8.03 (d, J=5.3, 1H), 7.78 (d, J=7.8, 1H), 7.7
0 (s, 1H), 7.63 (t, J=7.9, 1H), 7.50-7.58 (m, 3H), 7.46 (dd, J1 =2.2, J 2 =8.7, 1H)
, 7.23 (d, J=8.5, 1H), 3.94 (s, 3H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 M
S (ES+, m/z) = 513 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ４ ６ 】
実 施 例 234
N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]-5-[3-(2-イ ソ プ ロ ピ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ
ル )フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ３ １ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ４ ７ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.79 (s, 1H), 8.80 (d, J=5.2, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1
H), 8.34 (s, 1H), 8.06 (d, J=7.8, 1H), 7.88 (d, J=5.2, 1H), 7.74 (d, J=7.9, 1H),
 7.63 (s, 1H), 7.59 (t, J=7.8, 1H), 7.45 (dd, J=2.3, 8.6, 1H), 7.23 (d, J= 8.6, 
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1H), 3.94 (s, 3H), 3.13-3.22 (m, 3H), 1.30 (s, 6H), 1.07 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+
, m/z) = 479 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ４ ８ 】
実 施 例 235
5-[3-(2-tert-ブ チ ル ピ リ ミ ジ ン -4-イ ル )フ ェ ニ ル ]-N-[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ
シ フ ェ ニ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -2-ア ミ ン
【 化 ３ １ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ４ ９ 】
1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.75 (s, 1H), 8.80 (d, J=5.3, 1H), 8.72 (d, J=2.2, 1
H), 8.28 (s, 1H), 8.02 (d, J=7.8, 1H), 7.87 (d, J=5.3, 1H), 7.68 (d, J=7.8, 1H),
 7.52-7.59 (m, 2H), 7.30 (bs, 1H), 7.11 (d, J=8.6, 1H), 3.88 (s, 3H), 3.13 (q, J
=7.3, 2H), 1.39 (s, 9H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/z) = 493 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ５ ０ 】
実 施 例 236
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ ン 酸
【 化 ３ １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ５ １ 】
　 水 酸 化 リ チ ウ ム 水 和 物 （ 0.25ｇ 、 6.0mmol） を 、 メ タ ノ ー ル （ 35mL） お よ び 水 （ 12mL)中
の 実 施 例 211の 標 題 化 合 物 （ 0.67ｇ 、 1.4mmol） の 部 分 懸 濁 液 に 添 加 し た 。 反 応 物 を ４ 時 間
に わ た り 還 流 下 で 撹 拌 し た 後 、 メ タ ノ ー ル を 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 得 ら れ た 水 性 懸 濁 液 を
希 HClで 中 和 し 、 濾 過 し た 。 濾 過 し た 固 体 を 水 お よ び ジ ク ロ ロ メ タ ン で 順 次 洗 浄 し て 、 標
題 化 合 物 （ 0.47ｇ 、 70％ ） を 黄 褐 色 の 固 体 と し て 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 11
.2 (s, 1H), 9.75 (s, 1H), 8.75 (d, J=2.2, 1H), 7.97 (d, J=7.1, 2H), 7.88 (s, 1H)
, 7.66 (d, J=7.7, 2H), 7.61 (s, 1H), 7.57 (t, J=7.1, 2H), 7.50 (d, J=7.7, 1H), 7
.44 (dd, J 1 =2.2, J 2 =8.6, 1H), 7.22 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.15 (q, J=7.3,
 2H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES-, m/z) = 477 (M-H)+ 。
【 ０ ７ ５ ２ 】
実 施 例 237
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-N-(2-モ ル ホ リ ン -4-イ ル エ チ ル )-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド
【 化 ３ １ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ５ ３ 】
　 連 続 し て 、 ジ エ チ ル シ ア ノ ホ ス ホ ネ ー ト （ 50.0mg、 0.27mmol） お よ び ト リ エ チ ル ア ミ ン

10

20

30

40

50

(149) JP 2006-503081 A 2006.1.26



（ 65mg、 0.65mmol） を 、 DMF（ ２ mL)中 の 実 施 例 236か ら の 標 題 化 合 物 （ 104.0mg、 0.22mmol
） お よ び 2-(4-モ ル ホ リ ノ )エ チ ル ア ミ ン （ 54.0mg、 0.42mmol） の 溶 液 に 添 加 し た 。 反 応 物
を RTで １ 時 間 撹 拌 し た 後 、 反 応 物 を 水 （ 10mL)で 反 応 停 止 さ せ た 。 得 ら れ た 析 出 物 を 濾 過
し 、 水 （ 10mL） で 洗 浄 し 、 乾 燥 し て 、 標 題 化 合 物 （ 85mg、 66％ ） を 黄 褐 色 の 固 体 と し て 得
た 。 （ 反 応 停 止 時 に き れ い な 析 出 物 が 形 成 さ れ な か っ た 場 合 は 、 そ の 水 性 溶 液 を ３ ： １ の
ク ロ ロ ホ ル ム ／ i-プ ロ パ ノ ー ル （ ３ 回 × 20mL)で 洗 浄 し た 。 ） 合 わ せ た 有 機 層 を 分 離 し 、
無 水 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 さ せ た 。 粗 生 成 物 を 、 溶 離 液 と し
て ジ ク ロ ロ メ タ ン :メ タ ノ ー ル （ 最 大 20％ ま で の メ タ ノ ー ル 勾 配 ） を 用 い た シ リ カ ゲ ル の
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に か け て 、 標 題 化 合 物 を 得 た 。 1 H NMR (400 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.71 (
bs, 1H), 8.74 (d, J=2.1, 1H), 8.45 (t, J=5.5, 1H), 7.88-7.93 (m, 3H), 7.78 (d, J
=8.2, 2H), 7.58-7.64 (m, 3H), 7.52 (t, J=7.7, 1H), 7.44 (dd, J1 =2.1, J 2 =8.5, 1H)
, 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.52 (t, J=4.5, 4H), 3.36 (q, J=6.4, 2H), 3
.25 (s, 2H), 3.15 (q, J=7.3, 2H), 2.33-2.40 (m, 4H), 1.10 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES
+, m/z) = 591 (m+H)+ 。
【 ０ ７ ５ ４ 】
実 施 例 238
3'-(2-{[5-(エ チ ル ス ル ホ ニ ル )-2-メ ト キ シ フ ェ ニ ル ]ア ミ ノ }-1,3-オ キ サ ゾ ー ル -5-イ ル )
-N-[3-(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )プ ロ ピ ル ]-1,1'-ビ フ ェ ニ ル -4-カ ル ボ キ サ ミ ド
【 化 ３ １ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ５ ５ 】
　 上 記 の 実 施 例 237に お い て 述 べ た 共 通 手 順 に 従 っ て 、 標 題 化 合 物 を 調 製 し た 。 1 H NMR (4
00 MHz, d 6 -DMSO):δ 9.74 (bs, 1H), 8.74 (d, J=2.2, 1H), 8.53 (t, J=5.3, 1H), 7.88
-7.92 (m, 3H), 7.77 (d, J=8.2, 2H), 7.58-7.64 (m, 3H), 7.51 (t, J=7.7, 1H), 7.45
 (dd, J 1 =2.2, J 2 =8.6, 1H), 7.23 (d, J=8.6, 1H), 3.93 (s, 3H), 3.79-3.89 (m, 2H),
 3.25 (s, 2H), 3.16 (q, J=7.3, 2H), 2.20-2.40 (m, 3H), 2.11 (s, 3H), 1.60-1.70 (
m, 2H), 1.38-1.50 (m, 2H), 1.15 (t, J=7.1, 3H), 1.06 (t, J=7.3, 3H)。 MS (ES+, m/
z) = 618 (m+H) + 。
【 ０ ７ ５ ６ 】

　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 有 用 な 薬 理 学 的 特 性 を 有 し て い る 。 こ の ク ラ ス の 各 種 の 化 合 物 は 、
0.0001～ １ μ Mの 範 囲 の 濃 度 に お い て CDK2お よ び ／ ま た は CDK4酵 素 の 阻 害 に 特 に 有 効 で あ
り 、 さ ら に 、 他 の キ ナ ー ゼ に 対 す る の と 比 較 し て 特 異 性 を 示 す 。 代 表 的 な デ ー タ を 以 下 の
表 １ に 示 す 。 基 質 リ ン 酸 化 ア ッ セ イ は 、 次 の よ う に し て 行 っ た 。
【 ０ ７ ５ ７ 】
CDK4
　 サ イ ク リ ン D1お よ び サ イ ク リ ン 依 存 性 キ ナ ー ゼ ４ は 、 バ キ ュ ロ ウ イ ル ス 発 現 系 を 用 い て
発 現 さ せ た 。 CDK4タ ン パ ク 質 の 触 媒 活 性 は 、 Rbタ ン パ ク 質 の リ ン 酸 化 を 測 定 す る こ と に よ
り ア ッ セ イ し た 。 ホ ス ホ リ ル 受 容 体 と し て 、 末 端 切 断 型 Rbタ ン パ ク 質 （ 本 来 の 網 膜 芽 細 胞
腫 タ ン パ ク 質 の 残 基 773～ 928、 精 製 を 容 易 に す る た め に グ ル タ チ オ ン S-ト ラ ン ス フ ェ ラ ー
ゼ に 融 合 さ せ た も の ） を 用 い た 。 ア ッ セ イ 条 件 は 、 100mMの HEPES（ N-[2-ヒ ド ロ キ シ エ チ
ル ]ピ ペ リ ジ ン -N’ -[2-エ タ ン ス ル ホ ン 酸 ])、 pH7.5、 0.5μ Mの GST-Rbタ ン パ ク 質 、 １ μ Ci
/mLの [ 3 3 P]-ATP（ １ nM～ 20μ M） 、 ５ ～ 20mMの MgCl 2 、 2.5mMの EDTA、 １ mMの ジ チ オ ト レ イ
ト ー ル 、 0.2mg/mLの ウ シ 血 清 ア ル ブ ミ ン 、 ２ ％ （ v/v） の ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド （ DMSO)、
CDK4酵 素 （ ５ ～ 50nM） を 、 50μ Lの 最 終 容 量 と し た 。 反 応 物 を 、 30℃ で 10～ 60分 間 に わ た
り イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 50μ Lの ク エ ン チ 剤 （ １ mMの ATP／ 100mMの EDTA、 pH7.0） の 添 加 に よ
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り 反 応 停 止 さ せ た 。 タ ン パ ク 質 リ ン 酸 化 の 検 出 は 、 タ ン パ ク 質 を グ ル タ チ オ ン 被 覆 96ウ ェ
ル プ レ ー ト で 回 収 す る か 、 あ る い は タ ン パ ク 質 を ホ ス ホ セ ル ロ ー ス フ ィ ル タ ー に 捕 捉 さ せ
た 後 で シ ン チ レ ー シ ョ ン カ ウ ン テ ィ ン グ す る こ と に よ り 行 っ た 。 こ れ ら の 方 法 に よ り 検 出
さ れ た 計 測 値 か ら 適 切 な バ ッ ク グ ラ ウ ン ド を 差 し 引 い た も の は 、 反 応 初 期 速 度 と 比 例 す る
と 推 定 さ れ た 。 IC 5 0 値 は 、 各 種 の 阻 害 物 質 濃 度 （ 0.1nM～ 50μ M） の 存 在 下 で 酵 素 活 性 を 測
定 す る こ と に よ り 求 め た 。 IC 5 0 を 方 程 式 ： CPM＝ V m a x

* (１ -([I]/(K+[I])))+nsbに 当 て は め
た 最 小 自 乗 法 に よ り 求 め る か 、 あ る い は 、 pIC50を 方 程 式 ：
CPM＝ nsb+(V m a x -nsb)/(1+(x/10

x -pIC50))へ の 当 て は め に よ り 求 め た ［ 式 中 、 nsbは バ ッ ク
グ ラ ウ ン ド 計 測 値 ） 。
【 ０ ７ ５ ８ 】
CDK2
　 サ イ ク リ ン 依 存 性 プ ロ テ イ ン キ ナ ー ゼ ２ ア ッ セ イ で は 、 ペ プ チ ド ： ビ オ チ ン -ア ミ ノ ヘ
キ シ ル -ARRPMSPKKKA-NH 2 を ホ ス ホ リ ル 基 受 容 体 と し て 用 い た 。 CDK2は 、 バ キ ュ ロ ウ イ ル ス
発 現 系 を 用 い て 発 現 さ せ 、 総 タ ン パ ク 質 の 20～ 80％ に な っ て 、 検 出 可 能 な 競 合 反 応 が 見 ら
れ な く な る ま で 部 分 精 製 し た 。 典 型 的 に は 、 ア ッ セ イ は 、 酵 素 （ 0.2～ 10nM） を 、 阻 害 物
質 の 存 在 し た ま た は 非 存 在 下 、 ペ プ チ ド 基 質 （ １ ～ 10nM） 、 [g- 3 2 P]ATP（ １ ～ 20nM)お よ
び 10～ 20mMの Mg 2 + と 共 に 、 通 常 は 10～ 120分 間 の 範 囲 内 の 時 間 に わ た り イ ン キ ュ ベ ー ト す
る こ と に よ り 行 っ た 。 反 応 は 、 20％ の 酢 酸 ま た は pH７ に 緩 衝 化 し た 50～ 100mMの EDTA（ 基
質 消 費 ＜ 20％ ） の い ず れ か を 0.2～ ２ 倍 容 量 用 い て 停 止 さ せ た 。 酵 素 ア ッ セ イ で 用 い た 緩
衝 液 は 、 0.1mg/mLの BSAお よ び ５ ％ の DMSOを 含 有 す る 100mMの HEPES（ pH 7.5） と し た 。 阻
害 物 質 は 、 ア ッ セ イ に 添 加 す る 前 に 、 100％ の DMSOで 希 釈 し た 。 ペ プ チ ド リ ン 酸 化 の 検 出
は 、 ペ プ チ ド を ホ ス ホ セ ル ロ ー ス フ ィ ル タ ー 上 で 回 収 す る （ 反 応 は 酢 酸 で 停 止 さ せ た ） か
、 あ る い は ペ プ チ ド を ス ト レ プ ト ア ビ ジ ン （ Pierce） 被 覆 96ウ ェ ル プ レ ー ト で 回 収 す る （
反 応 は EDTAで 停 止 さ せ た ） か 、 あ る い は ア ビ ジ ン 被 覆 シ ン チ ラ ン ト 含 浸 ビ ー ズ を 添 加 し た
（ Amersham社 製 の シ ン チ レ ー シ ョ ン 近 似 ア ッ セ イ 、 反 応 は EDTAで 停 止 さ せ た ） 後 で シ ン チ
レ ー シ ョ ン カ ウ ン テ ィ ン グ す る こ と よ り 行 っ た 。 こ れ ら の 方 法 の い ず れ か に よ り 検 出 し た
計 測 値 か ら 適 当 な バ ッ ク グ ラ ウ ン ド （ さ ら に 40mMの EDTAを 添 加 す る か ペ プ チ ド 基 質 を 用 い
ず に ア ッ セ イ し た も の ） を 差 し 引 い た も の は 、 反 応 初 期 速 度 に 比 例 す る と 推 定 さ れ 、 IC50
を 方 程 式 ： CPM＝ V m a x

* (１ -([I]/(K+[I])))+nsbに 当 て は め た 最 小 自 乗 法 に よ り 求 め る か 、
あ る い は 、 -pIC50を 方 程 式 ： CPM＝ nsb+(V m a x -nsb)/(1+(x/10

x -pIC50))へ の 当 て は め に よ
り 求 め た ［ 式 中 、 nsbは バ ッ ク グ ラ ウ ン ド 計 測 値 ） 。 フ ィ ル タ ー は 、 75mMの リ ン 酸 で ４ 回
洗 浄 し た 。 放 射 活 性 は 、 液 体 シ ン チ レ ー シ ョ ン カ ウ ン テ ィ ン グ に よ り 測 定 し た 。
【 ０ ７ ５ ９ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 重 要 か つ 測 定 可 能 な 薬 理 学 的 応 答 を 示 す 。 こ の ク ラ ス の 各 種 の 化 合
物 は 、 下 記 の VEGFR2 HTRFア ッ セ イ で 説 明 す る よ う に 、 0.0001～ １ μ Mの 範 囲 の 濃 度 で VEGF
R2酵 素 の 阻 害 に 特 に 有 効 で あ る 。 本 発 明 の 幾 つ か の 代 表 的 な 化 合 物 も ま た 、 内 皮 細 胞 （ VE
GFに よ る 活 性 化 に よ っ て 増 殖 が 刺 激 さ れ る ） の 増 殖 を 測 定 可 能 か つ 有 意 に 抑 制 す る 。 細 胞
増 殖 の 抑 制 に つ い て の デ ー タ を 、 後 記 の 表 ２ に 示 す 。
【 ０ ７ ６ ０ 】
VEGFR2 HTRFア ッ セ イ
　 こ の ア ッ セ イ は 、 96ウ ェ ル ブ ラ ッ ク プ レ ー ト で 行 っ た 。 10nMの hVEGFR2を 用 い て 、 75μ M
の ATP、 ５ mMの MgCl 2 、 0.3mMの DTT、 0.1mg/mlの BSAお よ び 0.1Mの HEPES（ pH 7.5)の 存 在 下
、 0.36μ Mの ペ プ チ ド （ ビ オ チ ン -Ahx-EEEEYFELVAKKKK） を リ ン 酸 化 し た 。 ネ ガ テ ィ ブ 対 照
と し て 、 10μ lの 0.5M EDTAを 反 応 物 に 添 加 し た 。 ５ ％ の DMSO中 に 阻 害 物 質 を 含 む か 含 ま な
い 50μ lの キ ナ ー ゼ の 反 応 は 、 室 温 で 45分 間 行 い 、 次 に 、 40μ lの 125mM EDTAで 停 止 さ せ た
。 0.1mg/mlの BSA、 0.1Mの HEPES（ pH7.5） の 存 在 下 で 、 2.4μ g/mlの ス ト レ プ ト ア ビ ジ ン -A
PCお よ び 0.15μ g/mlの Eu-α -pYを 添 加 し て 、 最 終 容 量 を 140μ lと し た 。 プ レ ー ト を 室 温 （
22℃ ） で 10分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 340nmで 励 起 さ せ 、 665nmで の 発 光 を 読 み 取 る こ と に よ
り 、 時 間 分 解 蛍 光 測 定 モ ー ド で Victorで 読 み 取 っ た 。
【 ０ ７ ６ １ 】
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試 薬 の 供 給 元
ペ プ チ ド ：  Synpep（ Dublin, CA)
ATP、 MgCl 2 、 DTT、 BSA、 HEPES、 EDTA、 DMSO： Sigma
ス ト レ プ ト ア ビ ジ ン -APC： Molecular Probes（ Eugene, Oregon)
Eu-α -pY：  EG&G Wallac（ Gaithersburg, MD)
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ７ ６ ２ 】
ヒ ト 臍 帯 静 脈 内 皮 細 胞 （ HUVEC） 増 殖 ア ッ セ イ （ BrdUの 取 り 込 み ）
材 料
　 HUVEC細 胞 お よ び EGM-MV（ 内 皮 細 胞 増 殖 培 地 － 微 小 血 管 ） は Clonetics（ San Diego, CA)
か ら 購 入 し た 。 VEGFお よ び bFGFは R&D Systems（ Minneapolis, MN)か ら 購 入 し た 。 抗 BrdU
抗 体 は Chemicon International（ Temecula, CA)か ら 入 手 し た 。
【 ０ ７ ６ ３ 】
方 法
　 HUVECは EGM-MV培 地 中 で 慣 用 の 方 法 で 維 持 し 、 ７ 継 代 以 内 に 用 い た 。 HUVECを 、 Ｉ 型 コ ラ
ー ゲ ン 被 覆 プ レ ー ト （ Becton Dickinson)内 で 、 ５ ％ の FBS（ Hyclone） を 含 有 す る M199培
地 中 で 、 2500個 /ウ ェ ル の 密 度 で プ レ ー ト し た 。 こ の プ レ ー ト を 37℃ で 一 夜 イ ン キ ュ ベ ー
ト し た 。 吸 引 に よ り 培 地 を 除 去 し 、 試 験 化 合 物 を 、 無 血 清 M199倍 地 中 0.1ml/ウ ェ ル の 容 量
で 各 ウ ェ ル に 添 加 し た 。 化 合 物 の 濃 度 は 、 1.5nM～ 30マ イ ク ロ モ ル の 範 囲 と し た 。 プ レ ー
ト を 37℃ で 30分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 BSAお よ び VEGF（ も し く は bFGF） を 含 有 す る さ ら
に 0.1mlの 無 血 清 M199培 地 を 添 加 し て 、 最 終 濃 度 が 0.1％ の BSAお よ び 10ng/mlの VEGF（ 0.3n
g/mlの bFGF)と し た 。 プ レ ー ト を 37℃ で 72時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 最 初 の 48時 間 後 に Brd
Uを 各 ウ ェ ル に 添 加 し て 、 10マ イ ク ロ モ ル の 濃 度 に し た 。 製 造 元 （ Roche Molecular Scien
ces） の 指 示 書 に 従 っ て 、 比 色 ELISAア ッ セ イ を 行 い 、 450nmで 吸 光 度 を 読 み 取 る こ と に よ
り 検 出 し た 。 結 果 は 、 吸 光 度 に 対 し て 試 験 化 合 物 の 濃 度 を プ ロ ッ ト し て 、 BrdUの 取 り 込 み
の 阻 害 に つ い て の IC 5 0 値 を 得 た 。
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【 表 １ 】
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【 表 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ ７ ６ ４ 】
　 本 明 細 書 お よ び 特 許 請 求 の 範 囲 が そ の 一 部 を 構 成 す る 本 出 願 は 、 こ れ に 後 続 す る 出 願 に
関 し て 優 先 権 主 張 の 基 礎 と し て 用 い る こ と が で き る 。 そ う し た 後 続 出 願 の 特 許 請 求 の 範 囲
は 、 本 明 細 書 に 記 載 さ れ て い る あ ら ゆ る 特 徴 ま た は そ れ ら の 特 徴 の 組 合 せ を 対 象 と し 得 る
。 そ れ ら は 、 生 成 物 、 組 成 物 、 プ ロ セ ス ま た は 使 用 の 請 求 の 範 囲 の 形 態 を と る こ と が で き
、 例 と し て 、 し か し そ れ ら に 限 定 さ れ る も の で は な い が 、 次 の 特 許 請 求 の 範 囲 の １ つ 以 上
を 包 含 し 得 る 。
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