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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 以 下 の 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
 (式 中 、
　 Aは 次 の 構 造 i、 ii、 iiiま た は ivで あ る ;



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Bは 次 の (a)ま た は (b)で あ る ;
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Wは -N(H)C(X)-R 1 、 Hetま た は -Y-HETで あ り 、 式 中 の Hetま た は -Y-HETは 随 意 に =Sま た は =
Oを 置 換 基 と し て 有 す る が 、 た だ し A=構 造 ivな ら ば 、 W≠ -Y-HETま た は Hetで あ る ;
　 Xは Oま た は Sで あ る ;
　 Yは NH、 Oま た は Sで あ る ;
　 Zは 次 の う ち い ず れ か で あ る ;
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 R 1 は a) H
　 　 　 　 b) NH 2
　 　 　 　 c) NHC 1 - 4 ア ル キ ル
　 　 　 　 d) C 1 - 4 ア ル キ ル
　 　 　 　 e) C 2 - 4 ア ル ケ ニ ル
　 　 　 　 f) O-C 1 - 4 ア ル キ ル
　 　 　 　 g) S-C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は
　 　 　 　 h) (CH 2 ) s C 3 - 6 シ ク ロ ア ル キ ル
で あ る が 、 R 1 中 の 各 ア ル キ ル ま た は シ ク ロ ア ル キ ル は 出 現 の た び に 随 意 に 1個 、 2個 ま た は
3個 の ハ ロ ゲ ン (Fま た は Cl)を 置 換 基 と し て 有 す る ;
　 各 R 2 お よ び R 3 は 独 立 に 水 素 、 ハ ロ ゲ ン (Fま た は Cl)、 メ チ ル ま た は エ チ ル で あ る ;
　 R 4 は H、 CH 3 ま た は Fで あ る ;
　 R 5 は Hま た は C 1 - 4 ア ル キ ル で あ る ;
　 R 6 は H、 C 1 - 4 ア ル キ ル ま た は
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ る か 、 ま た は R 6 は R 5 と 共 に 随 意 置 換 飽 和 複 素 環 を 形 成 す る ;
　 R 7 は Hで あ る か 、 ま た は 下 記 を 随 意 に 置 換 基 と し て 有 す る C 1 - 4 ア ル キ ル で あ る : -OH、 -N
H 2 、 -NH-C(=NH)-NH 2 、 -SH、 -SCH 3 、 -COOH、 -C(O)NH 2 、 随 意 に -OHを 置 換 基 と し て 有 す る フ
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ェ ニ ル ;
　 R 8 は Hま た は CH 3 で あ る ;
　 R 9 は H、 CH 3 、 -C(O)-CH(R 7 )-NR 8 R 8 ま た は
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
で あ る ;
　 R 1 0 ま た は R 1 1 は ハ ロ 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 CF 3 、 -CN、 -NO 2 、 -OH、 -O-C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -NH-S(
O) w C 1 - 4 ア ル キ ル 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ;
　 R 1 2 は H、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -S(O) 2 C 1 - 4 ア ル キ ル 、
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
で あ る か 、 ま た は R 1 2 は R 5 と 共 に 飽 和 複 素 環 を 形 成 す る ;
　 R 1 3 は Hま た は
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ;
　 R 1 4 は -(CH 2 ) t NHR 1 3 、 -OH、 -OC 1 - 4 ア ル キ ル で あ る ;
　 mは 0、 1、 2、 3ま た は 4で あ る ;
　 nは 0、 1、 2、 3ま た は 4で あ る が 、 た だ し m+n=2、 3、 4ま た は 5で あ る も の と す る ;
　 pは 2ま た は 3で あ る ;
　 qは 1ま た は 2で あ る ;
　 r、 sお よ び tは 独 立 に 0ま た は 1で あ る ;
　 uと wは 独 立 に 0、 1ま た は 2で あ る ;
　 た だ し Z=a、 bま た は dな ら ば W≠ Hetま た は -Y-HETで あ り 、 ま た A=構 造 iiiな ら ば Z≠ bで あ
る 。 )
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で 示 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の 製 薬 上 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Bが
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Bが
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Zが (a)で あ る 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 R 5 と R 6 が C 1 - 4 ア ル キ ル で あ る か ま た は 共 に 随 意 置 換 飽 和 複 素 環 を 形 成 す る 、 請 求 項 4に
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 5 と R 6 が 随 意 置 換 モ ル ホ リ ニ ル お よ び ピ ペ ラ ジ ニ ル を 形 成 す る 、 請 求 項 5に 記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Zが (c)で あ る 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 R 1 1 が -C(O)-NH 2 、 -NHS(O) u C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -(CH 2 ) t -NR 5 R 1 2 、 -CH 2 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 -C
H 2 飽 和 複 素 環 、 -CH 2 -NH-C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -CH 2 -N(C 1 - 4 ア ル キ ル )-C(O)-CHR 7 -NR 8 R 9 、 -CH 2 -N
H-C(O)-C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -CH 2 -NH-SO 2 -(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 -CH 2 -NH 2 ま た は -NH-C(O)-CHR 7 -NR 8
R 9 で あ る 、 請 求 項 7に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Zが (c)で あ る 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 R 1 1 が -C(O)-NH 2 、 -NHS(O) u C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -(CH 2 ) t -NR 5 R 1 2 、 -CH 2 N(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 、 -C
H 2 飽 和 複 素 環 、 -CH 2 -NH-C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -CH 2 -N(C 1 - 4 ア ル キ ル )-C(O)-CHR 7 -NR 8 R 9 、 -CH 2 -N
H-C(O)-C 1 - 4 ア ル キ ル 、 -CH 2 -NH-SO 2 -(C 1 - 4 ア ル キ ル )、 -CH 2 -NH 2 ま た は -NH-C(O)-CHR 7 -NR 8
R 9 で あ る 、 請 求 項 9に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Zが (b)で あ り 、 R 1 4 が -OC 1 - 4 ア ル キ ル 、 -OHま た は -NH-C(O)-CH(R 7 )-NR 8 R 9 で あ る 、 請 求
項 1～ 3の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
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　 次 の 化 合 物 :
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]プ ロ パ ン
チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]シ ク ロ プ
ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ エ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]ア セ ト ア
ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]プ ロ パ ン
チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]シ ク ロ プ
ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ノ キ シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン
-1-イ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル ]ア セ ト ア
ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ [4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ノ キ シ ]ア セ チ ル
｝ ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )プ ロ パ
ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ [4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ノ キ シ ]ア セ チ ル
｝ ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )シ ク ロ
プ ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ [4-(モ ル ホ リ ン -4-イ ル メ チ ル )フ ェ ノ キ シ ]ア セ チ ル
｝ ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )ア セ ト
ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(｛ 4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ノ キ
シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ
チ ル ]プ ロ パ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(｛ 4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ノ キ
シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ
チ ル ]シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(｛ 4-[(4-メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル )メ チ ル ]フ ェ ノ キ
シ ｝ ア セ チ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ
チ ル ]ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(4-｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル
)-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル
]プ ロ パ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(4-｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル
)-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル
]シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 4-[4-(4-｛ 4-[(ジ メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル
)-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ｝ -2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ ル
]ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ 4-[4-(4-モ ル ホ リ ニ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ
タ ノ イ ル ｝ -1-ピ ペ ラ ジ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )
プ ロ パ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ 4-[4-(4-モ ル ホ リ ニ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ
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タ ノ イ ル ｝ -1-ピ ペ ラ ジ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )
ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[3-フ ル オ ロ -4-(4-｛ 4-[4-(4-モ ル ホ リ ニ ル メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ
タ ノ イ ル ｝ -1-ピ ペ ラ ジ ニ ル )フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )
シ ク ロ プ ロ パ ン カ ル ボ チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(4-[4-｛ 4-[(メ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ キ
ソ ブ タ ノ イ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ チ
ル ]ア セ ト ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル -N 1 -
メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル -N 1 ,
N 2 ,N 2 -ト リ メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル -N 2 ,
N 2 -ジ メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-[2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-
1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン
ジ ル -N 2 ,N 2 -ジ メ チ ル グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 (S)-N 1 -(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ イ ル ア ミ ノ )メ チ
ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝
ベ ン ジ ル )ア ラ ニ ン ア ミ ド ;
　 (S)-N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ
ジ ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル
)ア ラ ニ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ イ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-
1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン
ジ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 (S)-ア ラ ニ ル -(S)-N 1 -(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ イ
ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ
ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル )ア ラ ニ ン ア ミ ド ;
　 (S)-ア ラ ニ ル -(S)-N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,
3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ
ル ｝ ベ ン ジ ル )ア ラ ニ ン ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル )ア セ ト
ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ イ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル
)ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(4-｛ [(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ア ミ ノ ]メ チ ル ｝ フ ェ ニ
ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-
イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(4-｛ [(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ア ミ ノ ]メ チ ル ｝ フ ェ ニ
ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-
イ ル ]メ チ ル ｝ プ ロ パ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[4-(4-｛ 4-[4-(ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ
ジ ニ ル )-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )プ ロ パ ン
チ オ ア ミ ド ;
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　 N-(｛ (5S)-3-[4-(4-｛ 4-[4-(ア ミ ノ メ チ ル )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ
ジ ニ ル )-3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ｝ メ チ ル )ア セ ト ア
ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ジ ル )グ リ
シ ン ア ミ ド ;
　 2-[3-メ チ ル -3-(4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ ピ オ ニ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ
ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ エ チ ル 4-(ア ミ ノ メ チ ル )ベ ン ズ ア
ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 1-[4-(4-ア ミ ノ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-3-メ チ ル ア ゼ チ ジ
ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ プ ロ パ ン ア ミ ド ;
　 N-(｛ (5S)-3-[4-(1-｛ 4-[4-(グ リ シ ル ア ミ ノ )フ ェ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ -3-メ チ
ル ア ゼ チ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ プ ロ パ
ン ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 1-[4-(4-ア ミ ノ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-3-メ チ ル ア ゼ チ ジ
ン -3-イ ル ｝ -3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ
ト ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 4-[3-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-3-メ チ ル ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ
ニ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 2-[3-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝
-2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-3-メ チ ル ア ゼ チ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ エ チ ル -4-(ア ミ ノ エ チ ル )
ベ ン ズ ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ブ タ ノ イ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-
イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(4-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )ブ タ ノ イ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1
-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 2,2-ジ フ ル オ ロ -N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ブ タ ノ イ ル
]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ エ タ ン
チ オ ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ -
3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ -
3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ エ タ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(4-シ ア ノ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ -
3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ
ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ズ ア ミ ド ;
　 4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(エ タ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ
ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ ベ ン ズ ア ミ ド
;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ -
3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ -
3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ エ タ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(4-｛ 4-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ
キ ソ ブ タ ノ イ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ
チ ル ]プ ロ パ ン チ オ ア ミ ド ;
　 N-[((5S)-3-｛ 3-フ ル オ ロ -4-[4-(4-｛ 4-[(メ チ ル ス ル ホ ニ ル )ア ミ ノ ]フ ェ ニ ル ｝ -4-オ
キ ソ ブ タ ノ イ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル )メ
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チ ル ]ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-1
,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル
)ア セ ト ア ミ ド ;
　 2-ア ミ ノ -N-(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )
メ チ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル
｝ フ ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-ア ミ
ノ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-(2S)-2
-ア ミ ノ プ ロ パ ン ア ミ ド ;
　 N-1-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(エ タ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ
リ ジ ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル
)-(S)-ア ラ ニ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -[4-(5-｛ 4-[4-((5S)-5-｛ [(2,2-ジ フ ル オ ロ エ タ ン チ オ イ ル )ア ミ ノ ]メ チ ル ｝ -2-オ
キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-5-オ キ ソ
ペ ン タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -(4-｛ 5-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-5-オ キ ソ ペ ン タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )グ
リ シ ン ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ チ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-ア ミ ノ ア
セ ト ア ミ ド ;
　 2-ア ミ ノ -N-(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )
メ チ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ チ ル ｝ フ
ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド ;
　 (S)-2-ア ミ ノ -N-(4-｛ 4-[4-(2-フ ル オ ロ -4-｛ (5S)-2-オ キ ソ -5-[(プ ロ パ ン チ オ リ ル ア
ミ ノ )メ チ ル ]-1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-1-ピ ペ ラ ジ ニ ル ]-4-オ キ ソ ブ チ ル
｝ フ ェ ニ ル )プ ロ パ ン ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3
-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ チ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-(ジ メ
チ ル ア ミ ノ )ア セ ト ア ミ ド ;
　 N-(4-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(エ タ ン チ オ リ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ
ジ ン -3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ チ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-
(ジ メ チ ル ア ミ ノ )ア セ ト ア ミ ド ;
　 N 1 -(3-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-1-ヒ ド ロ キ シ -4-オ キ ソ ブ チ ル ｝ フ ェ
ニ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -[3-(4-｛ 4-[4-((5S)-5-｛ [(2,2-ジ フ ル オ ロ エ タ ン チ オ リ ル )ア ミ ノ ]メ チ ル ｝ -2-オ
キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル )-2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ｝ -4-オ キ ソ
ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(3-フ ル オ ロ -4-｛ 4-[4-(3-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]ピ ペ ラ
ジ ン -1-イ ル ｝ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N 1 -(3-｛ 4-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ｝ フ ェ ニ ル )グ リ
シ ン ア ミ ド ;
　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(2-ア ミ ノ フ ェ ニ ル )-4-オ キ ソ ブ タ ノ イ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル
｝ -3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
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　 N-｛ [(5S)-3-(4-｛ 4-[4-(5-ア ミ ノ -1,3-ジ オ キ ソ -1,3-ジ ヒ ド ロ -2H-イ ソ イ ン ド ー ル -2-
イ ル )ア セ チ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ｝ -3-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ
ン -5-イ ル ]メ チ ル ｝ ア セ ト ア ミ ド ;
　 N 1 -(2-｛ 2-[4-(4-｛ (5S)-5-[(ア セ チ ル ア ミ ノ )メ チ ル ]-2-オ キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -
3-イ ル ｝ -2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ]-2-オ キ ソ エ チ ル ｝ -1,3-ジ オ キ ソ -2,3
-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -5-イ ル )グ リ シ ン ア ミ ド ;
　 N 1 -[2-(3-｛ 4-[4-((5S)-5-｛ [(2,2-ジ フ ル オ ロ エ タ ン チ オ リ ル )ア ミ ノ ]メ チ ル ｝ -2-オ
キ ソ -1,3-オ キ サ ゾ リ ジ ン -3-イ ル )-2-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ]ピ ペ ラ ジ ン -1-イ ル ｝ -3-オ キ ソ
プ ロ ピ ル )-1,3-ジ オ キ ソ -2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ソ イ ン ド ー ル -5-イ ル ]グ リ シ ン ア ミ ド 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 請 求 項 1～ 12の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 哺 乳 動 物 の 細 菌 感 染 症 の 治 療 薬 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 治 療 薬 が 哺 乳 動 物 に 経 口 、 非 経 口 、 経 皮 ま た は 局 所 投 与 す る た め の 医 薬 組 成 物 と し て 製
造 さ れ 、 該 医 薬 組 成 物 の 、 請 求 項 1～ 12の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 の 含 量 が 約 0.1～ 約 1
000で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 13に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 請 求 項 1～ 12の い ず れ か 1項 に 記 載 の 化 合 物 と 製 薬 上 許 容 し う る 担 体 と を 含 む 医 薬 組 成 物
。

(10) JP 2006-509035 A5 2006.11.30

を 含 む 、

治 療 薬
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