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【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ｘ は － CH－ ま た は － N－ で あ り ；
　 Ｙ は － NH－ 、 － O－ 、 － S－ ま た は － CH 2 － で あ り ；
　 R 1 は Ｎ 位 が － C(O)NR 6 R 7 ま た は － C(O)NHCH 2 C≡ CHで 置 換 さ れ た イ ン ド ー ル で あ り 、 場 合
に よ り R 1 は さ ら に １ ～ ４ 個 の R 5 置 換 基 で 置 換 さ れ ；
　 R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6

R 7 、 － NR 6 R 7 、 － OR 9 、 － SO 2 NR
6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 C 3 － C 1 0 シ

ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) j O(CH 2 ) q NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) t OR
9 、 － S(O) j (C 1

－ C 6 ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － C(O)(CH 2



) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) j (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q (５ ～ 10員
の 複 素 環 )、 － C(O)(CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) q NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 CH

2 C(O)NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) q NR
9 C(O)R 8 、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR
9 、 － (CH 2 ) j NR

7

(CH 2 ) q S(O) j (C 1 － C 6 ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) j NR
7 (CH 2 ) t R

6 、 － SO 2 (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お
よ び － SO 2 (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｊ は ０ ～ ２ の 整 数 で あ り 、 ｔ
は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 5 基 の － (CH 2 ) q － お よ び － (CH 2 ) t －
部 分 は 場 合 に よ り 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 ま た は 三 重 結 合 を 含 有 し 、 こ こ で ｔ は ２ ～ ６ の 整 数
で あ り 、 そ し て 該 R 5 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は
独 立 し て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － OH、 － C(O)R 8 、 － C(O)
OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6 R 7 、 － (CH 2 ) t NR

6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル
キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素
環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基

で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り ；
　 R 6 お よ び R 7 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 OH、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (
CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) t
CN(CH 2 ) t OR

9 、 － (CH 2 ) t CN(CH 2 ) t R
9 お よ び － (CH 2 ) t OR

9 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の
整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し て 該 R 6 お よ び R 7 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ
び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － CO(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 9 C(O)R
1 0 、 － C(O)NR 9 R 1 0 、 － NR 9 R 1 0 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (
５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ

れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、
ま た R 6 お よ び R 7 が 共 に 同 じ 窒 素 に 結 合 す る 場 合 、 R 6 お よ び R 7 は 共 に 直 接 酸 素 を 介 し て 窒 素
に 結 合 せ ず ；
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 1 0 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C

1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数
で あ り ；
　 R 9 お よ び R 1 0 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 － OR 6 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル お よ び C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル
キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 R 1 1 は Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － C(O)NR 1 2 R 1 3 、 － C(O)(C 6 － C 1 0
ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t NR

1 2 R 1
3 、 － SO 2 NR

1 2 R 1 3 お よ び － CO 2 R
1 2 で あ り 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 1 1 基 の C 1 －

C 6 ア ル キ ル 、 － C(O)(C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５
～ 10員 の 複 素 環 )部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 基 に よ り 置 換 さ
れ ； そ し て
　 R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH

2 ) t (C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環
)、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り

、 そ し て 該 R 1 2 お よ び R 1 3 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま
た は 独 立 し て R 5 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 ま た は R 1 2 お よ
び R 1 3 は そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 と 一 緒 に な っ て C 5 － C 9 ア ザ ビ シ ク ロ 、 ア ジ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ
チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル
、 イ ソ キ ノ リ ニ ル ま た は ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 環 を 形 成 し 、 こ こ で 該 C 5 － C 9 ア ザ ビ シ ク
ロ 、 ア ジ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ
リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル ま た は ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 環 は 未 置 換 で
あ る か 、 ま た は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で R 1 2 お よ び R 1 3 は 共 に 直
接 酸 素 を 通 し て 窒 素 に 結 合 し な い ］ に よ り 表 さ れ る 化 合 物 も し く は そ の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま
た は こ れ ら の 化 合 物 お よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R 1 1 は － C(O)NR 1 2 R 1 3 で あ り 、 R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 と 一 緒 に な っ て ピ ロ
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リ ジ ン － 1－ イ ル 環 を 形 成 し 、 該 ピ ロ リ ジ ン － 1－ イ ル 環 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ ～ ５
個 の R 5 置 換 基 で 置 換 さ れ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 1 1 は － (CH 2 ) t （ ５ ～ 10員 の 複 素 環 ） 基 で あ り 、 ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 － (CH 2 ) t
（ ５ ～ 10員 の 複 素 環 ） 基 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ ～ ５ 個 の R 5 基 で 置 換 さ れ る 請 求 項 １
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 R 1 1 は 未 置 換 ま た は １ ～ ５ 個 の R 5 基 に よ り 置 換 さ れ る チ ア ゾ リ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 R 1 1 は 未 置 換 ま た は １ ～ ５ 個 の R 5 基 に よ り 置 換 さ れ る イ ミ ダ ゾ リ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 式 II
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
 [式 中 、 Z 1 は ハ ロ 、 － CO 2 H、 － CONH 2 、 CSNH 2 で あ り 、 Z 2 は － OR 1 で あ り ； ま た は
　 Z 1 は R 1 1 で あ り 、 Z 2 は ハ ロ で あ り ； ま た は
　 Z 1 お よ び Z 2 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ハ ロ で あ り ；
　 R 1 は Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － C(O)(C 1 － C 6 ア ル キ ル )、 C 6 － C 1 0
ア リ ー ル ま た は ５ ～ 13員 の 複 素 環 で あ り 、 該 C 6 － C 1 0 ア リ ー ル お よ び ５ ～ 13員 の 複 素 環 基
は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ ～ ５ 個 の R 5 置 換 基 に よ り 置 換 さ れ ；
　 R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6

R 7 、 － NR 6 R 7 、 － OR 9 、 － SO 2 NR
6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) j O

(CH 2 ) q NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) t OR
9 、 － S(O) j (C 1 － C 6 ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (

C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － C(O)(CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (
CH 2 ) t O(CH 2 ) j (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － C(O)(CH 2 ) t (
５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) q NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 CH 2 C(O)NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 (
CH 2 ) q NR

9 C(O)R 8 、 － (CH 2 ) j NR
7 (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) j NR
7 (CH 2 ) q S(O) j (C 1 － C 6 ア ル キ

ル )、 － (CH 2 ) j NR
7 (CH 2 ) t R

6 、 － SO 2 (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お よ び － SO 2 (CH 2 ) t (５ ～ 10員
の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｊ は ０ ～ ２ の 整 数 で あ り 、 ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ
は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 5 基 の － (CH 2 ) q － お よ び － (CH 2 ) t － 部 分 は 場 合 に よ り 炭 素 － 炭
素 二 重 結 合 ま た は 三 重 結 合 を 有 し 、 こ こ で ｔ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し て 該 R 5 基 の ア ル
キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト
ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － OH、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8

、 － NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6 R 7 、 － (CH 2 ) t NR
6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル

、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR
9 お よ

び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～

６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り ；
　 R 6 お よ び R 7 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 OH、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (
CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) t
CN(CH 2 ) t OR

9 、 － (CH 2 ) t CN(CH 2 ) t R
9 お よ び － (CH 2 ) t OR

9 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の
整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 6 お よ び R 7 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素
環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル
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オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － CO(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 9 C(O)R 1 0 、 －
C(O)NR 9 R 1 0 、 － NR 9 R 1 0 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10
員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上

の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ま た R 6

お よ び R 7 が 共 に 同 じ 窒 素 に 結 合 す る 場 合 、 R 6 お よ び R 7 は 共 に 直 接 酸 素 を 介 し て 窒 素 に 結 合
せ ず ；
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 1 0 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C

1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数
で あ り ；
　 R 9 お よ び R 1 0 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 － OR 6 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル お よ び C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル
キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 R 1 1 は Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － C(O)NR 1 2 R 1 3 、 － C(O)(C 6 － C 1 0
ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t NR

1 2 R 1
3 、 － SO 2 NR

1 2 R 1 3 お よ び － CO 2 R
1 2 で あ り 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 1 1 基 の C 1 －

C 6 ア ル キ ル 、 － C(O)(C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５
～ 10員 の 複 素 環 )部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 基 に よ り 置 換 さ
れ ； そ し て 、 こ こ で 、 R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ
ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2
) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｑ

は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し て 該 R 1 2 お よ び R 1 3 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分
は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て R 5 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換
さ れ 、 ま た は R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 と 一 緒 に な っ て C 5 － C 9 ア ザ ビ シ ク ロ 、
ア ジ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル
、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル ま た は ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ニ ル 環 を 形 成 し 、 こ こ で
該 C 5 － C 9 ア ザ ビ シ ク ロ 、 ア ジ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ チ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ ラ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル ま た は ジ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ
リ ニ ル 環 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で R 1
2 お よ び R 1 3 は 共 に 直 接 酸 素 を 介 し て 窒 素 に 結 合 し な い ］ に よ り 表 さ れ る 化 合 物 も し く は そ
の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は そ れ ら の 化 合 物 お よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し
く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 式 III
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ｙ は － NH－ 、 － O－ 、 － S－ 、 － CH 2 － で あ り ；
　 R 1 4 は C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ ま た は メ
チ ル ウ レ イ ド で あ り ；
　 R 1 5 、 R 1 6 お よ び R 1 7 は 独 立 し て Ｈ 、 ハ ロ ま た は C 1 － C 6 ア ル キ ル 基 で あ り ；
　 R 1 1 は 未 置 換 あ る い は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 －
NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6 R 7 、 － NR 6 R 7 、 － OR 9 、 － SO 2 NR

6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク
ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) j O(CH 2 ) q NR

6 R 7 、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR
9 、 － (CH 2 ) t OR

9 、 － S(O) j (C 1 － C
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6 ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － C(O)(CH 2 ) t (
C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) j (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q (５ ～ 10員 の 複
素 環 )、 － C(O)(CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) q NR
6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 CH 2 C(O
)NR 6 R 7 、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) q NR
9 C(O)R 8 、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR
9 、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2
) q S(O) j (C 1 － C 6 ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) j NR

7 (CH 2 ) t R
6 、 － SO 2 (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お よ び

－ SO 2 (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )に よ り 置 換 さ れ る ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ こ で ｊ は
０ ～ ２ の 整 数 で あ り 、 ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 該 R 5 基 の － (C
H 2 ) q － お よ び － (CH 2 ) t － 部 分 は 場 合 に よ り 炭 素 － 炭 素 二 重 結 合 ま た は 三 重 結 合 を 含 有 し 、
こ こ で ｔ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し て 該 R 5 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分 は
未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、
－ OH、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － OC(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 6 C(O)R 7 、 － C(O)NR 6 R 7 、 － (C
H 2 ) t NR

6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (
CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま

た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で
あ り ；
　 R 6 お よ び R 7 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 OH、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (
CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 、 － (CH 2 ) t
CN(CH 2 ) t OR

9 、 － (CH 2 ) t CN(CH 2 ) t R
9 お よ び － (CH 2 ) t OR

9 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の
整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し て 該 R 6 お よ び R 7 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ
び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独 立 し て ヒ ド ロ キ シ 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ト
リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ア ジ ド 、 － C(O)R 8 、 － C(O)OR 8 、 － CO(O)R 8 、 － OC(O)OR 8 、 － NR 9 C(O)R
1 0 、 － C(O)NR 9 R 1 0 、 － NR 9 R 1 0 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (
５ ～ 10員 の 複 素 環 )、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ

れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、
ま た R 6 お よ び R 7 が 共 に 同 じ 窒 素 に 結 合 す る 場 合 、 R 6 お よ び R 7 は 共 に 直 接 酸 素 を 介 し て 窒 素
に 結 合 せ ず ；
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 1 0 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C

1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数
で あ り ；
　 R 9 お よ び R 1 0 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル お よ び C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル か ら
選 択 さ れ る ］ に よ り 表 さ れ る 化 合 物 も し く は そ の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は こ れ ら の 化 合 物 お
よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 化 合 物 は
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【 化 ４ 】
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は そ れ
ら の 化 合 物 お よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 治 療 的 に 有 効 な 量 の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 お よ び 薬 学 的 に 許 容 し う る 担 体 を 含 有 す る 哺
乳 動 物 の 過 剰 増 殖 性 疾 患 を 治 療 す る た め の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 治 療 的 に 有 効 な 量 の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 を 抗 腫 瘍 剤 と 組 合 せ て 含 有 す る 哺 乳 動 物 の 過
剰 増 殖 性 疾 患 を 治 療 す る た め の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 治 療 的 に 有 効 な 量 の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 お よ び 薬 学 的 に 許 容 し う る 担 体 を 含 有 す る 哺
乳 動 物 の 脈 管 形 成 ま た は 血 管 形 成 に 関 連 す る 疾 患 を 治 療 す る た め の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式 Ｉ
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ｘ は － CH－ で あ り ；
　 Ｙ は － NH－ ま た は － O－ で あ り ；
　 R 1 は Ｎ 位 が － C(O)NR 6 R 7 ま た は － C(O)NHCH 2 C≡ CHで 置 換 さ れ た イ ン ド ー ル で あ り 、 場 合
に よ り R 1 は さ ら に １ ～ ４ 個 の R 5 置 換 基 で 置 換 さ れ ；
　 R 5 は そ れ ぞ れ 独 立 し て ハ ロ 、 － C(O)OR 8 、 － C(O)NR 6 R 7 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t OR

9

か ら 選 択 さ れ 、 該 R 5 基 の ア ル キ ル 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は － (CH 2 ) t OR
9 で 置 換 さ れ

、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数 で あ り ；
　 R 6 お よ び R 7 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 )

t CN(CH 2 ) t OR
9 お よ び － (CH 2 ) t CN(CH 2 ) t R

9 か ら 選 択 さ れ 、 該 R 6 お よ び R 7 基 の ア ル キ ル お よ び
複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は シ ア ノ で 置 換 さ れ ；
　 R 8 は そ れ ぞ れ C 1 － C 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
　 R 9 お よ び R 1 0 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 － OR 6 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ； そ し て
　 R 1 1 は － C(O)NR 1 2 R 1 3 、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )で あ り 、 該 R 1 1 基 の C 1 － C 6 ア ル キ ル
、 － C(O)(C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複
素 環 )部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 基 に よ り 置 換 さ れ ；
　 R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH

2 ) t (C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル )、 － (CH 2 ) t (C 6 － C 1 0 ア リ ー ル )、 － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環
)、 － (CH 2 ) t O(CH 2 ) q OR

9 お よ び － (CH 2 ) t OR
9 か ら 選 択 さ れ 、 ｑ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 そ し

て 該 R 1 2 お よ び R 1 3 基 の ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 部 分 は 未 置 換 で あ る か 、 ま た は 独
立 し て R 5 か ら 選 択 さ れ る １ 個 ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ ； ま た は
　 R 1 2 お よ び R 1 3 は そ れ ら が 結 合 す る 窒 素 と 一 緒 に な っ て １ 個 ま た は そ れ 以 上 の R 5 置 換 基 で
置 換 さ れ る C 5 － C 9 ピ ロ リ ジ ニ ル 環 を 形 成 し 、 こ こ で R 1 2 お よ び R 1 3 は 直 接 酸 素 を 介 し て 窒 素
に 結 合 し な い ］ に よ り 表 さ れ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は
こ れ ら の 化 合 物 お よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 式 III
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ｙ は － NH－ 、 － O－ で あ り ；
　 R 1 4 は C 1 － C 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル ア ミ ノ ま た は メ チ ル ウ レ イ ド で あ
り ；
　 R 1 5 、 R 1 6 お よ び R 1 7 は 独 立 し て Ｈ ま た は C 1 － C 6 ア ル キ ル 基 で あ り ； そ し て
　 R 1 1 は 未 置 換 ま た は － C(O)OR 8 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル お よ び － (CH 2 ) t OR

9 か ら 選 択 さ れ る １ 個
ま た は そ れ 以 上 の 基 に よ り 置 換 さ れ る 複 素 環 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ こ で ｔ は
０ ～ ６ の 整 数 で あ り ；
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　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 1 0 ア ル キ ル 、 C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル 、 － (CH 2 ) t (C 6 － C

1 0 ア リ ー ル )お よ び － (CH 2 ) t (５ ～ 10員 の 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ｔ は ０ ～ ６ の 整 数
で あ り ；
　 R 9 は そ れ ぞ れ 独 立 し て Ｈ 、 C 1 － C 6 ア ル キ ル お よ び C 3 － C 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ
る ］ に よ り 表 さ れ る 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ の プ ロ ド ラ ッ グ 、 ま た は こ れ ら の 化
合 物 お よ び プ ロ ド ラ ッ グ の 薬 学 的 に 許 容 し う る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
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