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(57)【要約】　　　（修正有）
【課題】狂犬病治療のための環状アミド化合物およびその方法の提供。
【解決手段】本開示は、狂犬病の治療および予防に有用な化合物を提供する。本開示は、
式ＸＸＩＦまたは式ＸＸＩＢ：

により表される化合物、溶媒和物またはその薬学的に許容される塩、これらの化合物、溶
媒和物またはその薬学的に許容される塩の狂犬病の治療または予防のための用途、これら
の化合物、溶媒和物またはその薬学的に許容される塩を含む医薬組成物、およびそれを用
いた狂犬病の治療および予防のための方法を提供する。
【選択図】なし
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
明細書に記載の発明。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本開示は、医薬として有用な新規縮合三環式化合物もしくはそのエナンチオマーまたは
それらの薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒和物に関する。より詳しくは、該縮合
三環式化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの薬学的に許容される塩またはそ
れらの溶媒和物を含有する医薬組成物に関する。本開示はまた、該縮合三環式化合物もし
くはそのエナンチオマーまたはそれらの薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒和物を
含有する治療剤に関する。
【背景技術】
【０００２】
　狂犬病は、狂犬病ウイルスにより引き起こされる感染症であり、ヒトにおける発症後の
致死率は、ほぼ100％である。毎年、狂犬病を予防するために世界で1500万以上の人が暴
露後予防接種を受けている一方で、世界での狂犬病死亡者数は毎年約55000人である。狂
犬病の有効な治療方法は、未だ確立されておらず、その確立が依然として求められている
。
【発明の概要】
【課題を解決するための手段】
【０００３】
　本開示は、狂犬病の治療のための化合物およびその方法を提供する。
【０００４】
　本発明者らは鋭意研究を行った結果、下記式IF、IB、IIF、IIB、XXIF、XXIB、XXIIF、X
XIIB、XXIIIF、またはXXIIIBならびにその関連構造式で表される化合物、またはその薬学
的に許容される塩（以下、「本開示の化合物」または「本開示化合物」（the　compound(
s)　of　the　disclosure）と称することもある）が上記課題を解決することを見出し、
本開示の技術事項を完成させた。即ち、本開示は以下のとおりである。
【０００５】
　本開示は、以下の項を提供する。
【０００６】
[項1A]式ＸＸＩＦ：
【化１】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換された炭化水素基、
必要に応じて置換された複素環、
必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは
必要に応じて置換された官能基であり、
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Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換された炭化水素基、
必要に応じて置換された複素環、
必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは
必要に応じて置換された官能基であるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、複素環を形成し、こ
こで、前記複素環は各々独立して、必要に応じて置換されている、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項1B]式ＸＸＩＦ：
【化２】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアルケニル、
必要に応じて置換されたアルキニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、または
必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアルケニル、
必要に応じて置換されたアルキニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは
必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
項１に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和
物。
[項2A]式ＸＸＩＢ：
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【化３】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換された炭化水素基、
必要に応じて置換された複素環、
必要に応じて置換されたカルボニル、または
必要に応じて置換された官能基であり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換された炭化水素基、
必要に応じて置換された複素環、
必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは
必要に応じて置換された官能基であるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、複素環を形成し、こ
こで、前記複素環は各々独立して、必要に応じて置換されている、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項2B]式ＸＸＩＢ：

【化４】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアルケニル、
必要に応じて置換されたアルキニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、または
必要に応じて置換されたカルボニルであり、
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Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアルケニル、
必要に応じて置換されたアルキニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは
必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
項２に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和
物。
[項3A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の前記アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル
、ヘテロシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、およびカルボニルは各々独立して
、置換基群Ｉから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必
要に応じて置換されており、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの前記アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、ヘテロ
シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、カルボニル、ならびに前記非アリールヘテ
ロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群Ｉから選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項4A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、または
必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは
必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項4B]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
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必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリール、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリール、または
必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリール、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリール、もしくは
必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項5A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、
置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必
要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
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水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換
可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群
ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されて
いてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項5B]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリール、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
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必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大
置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、もしくは
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置
換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記5～10員ヘテロアリール環は各々独立して、
置換基群Ｖから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項6A]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
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ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項6B]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項7A]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
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必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、または
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項7B]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項7C]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-6アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-6アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項8A]Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、ホルミル、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、およびシク
ロアルキル、および置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
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よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているアリールアルキル；
ヘテロアリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているヘテロアリールアルキル；
シクロアルキル；
置換シクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
置換ヘテロシクロアルキル；または
置換カルボニルであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シ
クロアルキル、置換ヘテロシクロアルキル、および置換アルキルは各々独立して、置換基
群ＩＶから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項8B]Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、アル
キルカルボニル、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ、アルコキシカルボニ
ル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハ
ロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アリー
ルアルコキシ、アミノ、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボ
ニルアミノ、およびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一
または異なる置換基で置換されているアリールアルキル；
ヘテロアリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アリー
ルアルコキシ、アミノ、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボ
ニルアミノ、およびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一
または異なる置換基で置換されているヘテロアリールアルキル；
シクロアルキル；
ハロシクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
アルキルカルボニル；
アリールアルキルカルボニル；
アルコキシカルボニル；
アリールカルボニル；または
アリールオキシカルボニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項8C]Ｒ１は、
水素；
C1-12アルキル；
C1-12アルコキシ、C1-12ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-12
アルキルカルボニル、C1-12アルコキシカルボニル、C1-12ハロアルコキシカルボニル、ア
ミジノアミノ、C1-12アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-12アルコキシ
カルボニルアミノ、ヒドロキシ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキル
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からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されているC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-12アルキル；
ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、C1-12ハ
ロアルコキシ、C6-10アリールC1-12アルコキシ、アミノ、C1-12アルキルアミノ、(C1-12
アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシ
からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されているC6-10アリールC1-12アルキル；
5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル；
ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、C1-12ハ
ロアルコキシ、C6-10アリールC1-12アルコキシ、アミノ、C1-12アルキルアミノ、(C1-12
アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシ
からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されている5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル；
C3-10シクロアルキル；
5～10員ヘテロシクロアルキル；
C1-12アルキルカルボニル；
C6-10アリールC1-12アルキルカルボニル；
C1-12アルコキシカルボニル；
C6-10アリールカルボニル；または
C6-10アリールオキシカルボニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項8D]Ｒ１は、
水素；
C1-12アルキル；
C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-6アル
キルカルボニル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、アミジノ
アミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニ
ルアミノ、ヒドロキシ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、C6-10アリールC1-6アルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル
)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、C6-10アリールC1-6アルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル
)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
る5～10員ヘテロアリールC1-6アルキル；
C3-10シクロアルキル；
5～10員ヘテロシクロアルキル；
C1-6アルキルカルボニル；
C6-10アリールC1-6アルキルカルボニル；
C1-6アルコキシカルボニル；
C6-10アリールカルボニル；または
C6-10アリールオキシカルボニルである、
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上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項9A]Ｒ３は、
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、およ
び置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一また
は異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル；
アリール；または
置換アリールであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シク
ロアルキル、置換アルキル、および置換アリールは各々独立して、置換基群ＩＶから選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項9B]Ｒ３は、
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、トリアルキルシリルオキシ、カルボキシ、カ
ルバモイル、アルコキシカルボニル、ハロアルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミ
ノ、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、ハ
ロアルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群
より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されている
アルキル；
アリールアルキル；ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およ
びハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアリールアルキル；または
アリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項9C]Ｒ３は、
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、C1-12ハロアルコキシ、トリC1-12アルキルシリルオキシ
、カルボキシ、カルバモイル、C1-12アルコキシカルボニル、C1-12ハロアルコキシカルボ
ニル、アミノ、アミジノアミノ、C1-12アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ
、C1-12アルコキシカルボニルアミノ、C1-12ハロアルコキシカルボニルアミノ、C3-10シ
クロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大
置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-12アルキル；
ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、およびC

1-12ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または
異なる置換基で置換されているC6-10アリールC1-12アルキル；または
C6-10アリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項9D]Ｒ３は、
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、トリC1-6アルキルシリルオキシ、カ
ルボキシ、カルバモイル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、
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アミノ、アミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6ア
ルコキシカルボニルアミノ、C1-6ハロアルコキシカルボニルアミノ、C3-10シクロアルキ
ル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数
までの同一または異なる置換基で置換されているC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル；または
C6-10アリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項10A]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、および置換シクロアル
キルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル；
シクロアルキル；
置換シクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；もしくは
置換ヘテロシクロアルキルであり、ここで、前記置換オキシ、置換アミノ、置換アルキル
、置換シクロアルキル、および置換ヘテロシクロアルキルは各々独立して、置換基群ＩＶ
から選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有するか、また
は、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項10B]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、カルボキシ、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ
、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シク
ロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およびハロアルコキシか
らなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換さ
れているアリールアルキル；
シクロアルキル；
アルキル置換されたシクロアルキル；もしくは
ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
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上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項10C]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、カルボキシ、C1-12アルコキシカルボニル、アミノ、アミ
ジノアミノ、C1-12アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、およびC1-12アルコ
キシカルボニルアミノ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-12アルキル；ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキ
シ、C1-12アルコキシ、およびC1-12ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC6-10アリールC1-12アルキ
ル；
C3-10シクロアルキル；
C1-12アルキル置換されたC3-10シクロアルキル；もしくは
5～10員ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、５～６員非アリール
ヘテロ環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１
個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項10D]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、カルボキシ、C1-6アルコキシカルボニル、アミノ、アミジ
ノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、およびC1-6アルコキシ
カルボニルアミノ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群よ
り選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC1
-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル；
C3-10シクロアルキル；
C1-6アルキル置換されたC3-10シクロアルキル；もしくは
5～10員ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、５～６員非アリール
ヘテロ環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１
個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項11A]Ｒ４は、水素、アルキル、または置換アルキルであり、ここで、前記置換アルキ
ルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、アルキルアミノ、アリール、ニト
ロアリール、およびアルコキシカルボニルアミノからなる群より選択される１個または最
大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項11B]Ｒ４は、水素、C1-12アルキル、または置換C1-12アルキルであり、ここで、前記
置換C1-12アルキルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、C1-12アルキルア
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ミノ、C6-10アリール、ニトロC6-10アリール、およびC1-12アルコキシカルボニルアミノ
からなる群より選択される１個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有
する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項11C]Ｒ４は、水素、またはアルキルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項11D]Ｒ４は、水素、またはC1-12アルキルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項12A]Ｒ１は、水素、メチル、プロピル、イソプロピル、イソブチル、sec-ブチル、イ
ソペンチル、ヘキシル、アミジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボニル置換された
アミジノアミノ)プロピル、tert-ブトキシエチル、tert-ブトキシプロピル、tert-ブトキ
シカルボニルエチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、ヒドロキシプロピル、tert
-ブトキシカルボニルアミノプロピル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、
シクロヘプチルメチル、5,6,7,8-テトラヒドロナフタレニルメチル、ベンジル、フェニル
エチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジル、クロロベンジル、メチルベンジル、ジ
メチルベンジル、tert-ブチルベンジル、メトキシベンジル、エトキシベンジル、tert-ブ
トキシベンジル、トリフルオロメチルベンジル、(トリフルオロメトキシ)ベンジル、ベン
ジルオキシベンジル、アミノベンジル、(ジメチルアミノ)ベンジル、(シクロペンチルカ
ルボニルアミノ)ベンジル、6-メチル-1H-インドール-3-イルメチル、6-フルオロ-1H-イン
ドール-3-イルメチル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-メチル-1H-インドール-3-イルメチ
ル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-フルオロ-1H-インドール-3-イルメチル、ニトロベン
ジル、ヒドロキシベンジル、シクロヘキシル、イソバレリル、フェニルアセチル、ベンゾ
イル、イソプロピルオキシカルボニル、フェノキシカルボニル、またはテトラヒドロ－２
Ｈ－ピラニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項12B]Ｒ２Ａは水素であり、
Ｒ２Ｂは、イソプロピル、イソブチル、sec-ブチル、ペンチル、イソペンチル、ヘキシル
、ヘプチル、アミジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノア
ミノ)プロピル、(tert-ブトキシカルボニル)エチル、tert-ブトキシエチル、メトキシブ
チル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピ
ル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、シクロへプチルメチル、(1,2,3,4-
テトラヒドロナフタレニル)メチル、2,2,6,6-テトラメチルピペリジニル、ベンジル、フ
ェニルエチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジル、クロロベンジル、(フルオロフ
ェニル)エチル、メチルベンジル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、β-ヒ
ドロキシフェネチル、α-ヒドロキシメチルフェネチル、シクロペンチル、シクロヘキシ
ル、もしくはメチルシクロヘキシルであるか、または、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが
結合する窒素原子と一緒になって、ピロリジン環を形成する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項12C]Ｒ３は、プロピル、イソブチル、イソペンチル、ヘキシル、アミジノアミノプロ
ピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノアミノ)プロピル、(tert-ブトキシ
カルボニル)エチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブチルジメチルシリ
ルオキシ)エチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピル、シクロペンチルメチル、
シクロヘキシルメチル、シクロヘキシルエチル、ベンジル、ナフタレニルメチル、フェニ
ルエチル、ナフタレニルエチル、クロロベンジル、メチルベンジル、(メチルフェニル)エ
チル、(イソプロピルフェニル)エチル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、
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またはフェニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項12D]Ｒ４は、水素またはメチルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項13A]Ｒ１は、アルキル、置換アリールアルキル、または置換ヘテロアリールアルキル
であり、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、アルキル、アリールアルキル、置換アリール
アルキル、または置換されていてもよいシクロアルキルアルキルであり、Ｒ３は、アルキ
ルであり、Ｒ４は、水素である、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナ
ンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項13B]Ｒ１は、アルキル、アルキル置換アリールアルキル、クロロ置換アリールアルキ
ル、アルコキシ置換アリールアルキル、またはBocとアルキルとで置換されているヘテロ
アリールアルキル、もしくはBocとハロゲンとで置換されているヘテロアリールアルキル
であり、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、アルキル、アリールアルキル、フルオロ置換
アリールアルキル、クロロ置換アリールアルキル、またはシクロアルキルアルキルであり
、Ｒ３は、アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチ
オマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項13C]Ｒ１は、C1-12アルキル、C1-12アルキル置換C6-10アリールC1-12アルキル、クロ
ロ置換C6-10アリールC1-12アルキル、C1-12アルコキシ置換C6-10アリールC1-12アルキル
、またはBocとC1-12アルキルとで置換されている5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
もしくはBocとハロゲンとで置換されている5～10員ヘテロアリールC1-12アルキルであり
、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、C1-12アルキル、C6-10アリールC1-12アルキル、フ
ルオロ置換C6-10アリールC1-12アルキル、クロロ置換C6-10アリールC1-12アルキル、また
はC３－１０シクロアルキルC1-12アルキルであり、Ｒ３は、C1-12アルキルである、上記
項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそ
れらの溶媒和物。
[項13D]Ｒ１は、イソブチル、イソペンチル、メチルベンジル、ｔ－ブチルベンジル、ク
ロロベンジル、メトキシベンジル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-メチル-1H-インドール
-3-イルメチルまたは6-フルオロ-1H-インドール-3-イルメチルであり、Ｒ２Ａは、水素で
あり、Ｒ２Ｂは、イソブチル、ベンジル、フルオロベンジル、クロロベンジル、またはシ
クロヘプチルメチルであり、Ｒ３は、イソブチルまたはイソペンチルである、上記項のい
ずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの
溶媒和物。
[項14A]前記化合物は、化合物番号Ｉ－１～Ｉ－５０、ＩＩ－１～ＩＩ－５０、ＩＦ－５
１～ＩＦ－８００、およびＩＢ－５１～ＩＢ－８３２からなる群より選択される化合物で
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
[項14B]前記化合物は、化合物番号Ｉ－１～Ｉ－５０、ＩＩ－１～ＩＩ－５０、ＩＦ－５
１～ＩＦ－４１１、およびＩＢ－５１～ＩＢ－４２５からなる群より選択される化合物で
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
[項15]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩を含有する
、リッサウイルス属ウイルスに対する抗ウイルス剤。
[項16]前記リッサウイルス属ウイルスは狂犬病ウイルスを含む、
上記項のいずれか一項に記載の抗ウイルス剤。
[項17]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩を含有する
医薬。
[項18]狂犬病の予防薬または治療薬である、上記項のいずれか一項に記載の医薬。
[項19]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩及び薬学的
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に許容される担体を含有する医薬組成物。
[項20]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩及び薬学的
に許容される担体を含有する、狂犬病を予防または治療するための医薬組成物。
[項21]狂犬病を予防または治療するための方法であって、予防または治療が必要な患者に
、治療上の有効量の上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される
塩、上記項のいずれか一項に記載の抗ウイルス剤、上記項のいずれか一項に記載の医薬、
あるいは上記項のいずれか一項に記載の医薬組成物を投与することを特徴とする、方法。
[項22]狂犬病を予防または治療するための医薬を製造するための、上記項のいずれか一項
に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩、あるいは上記項のいずれか一項に記載
の抗ウイルス剤の使用。
【０００７】
　本開示はまた、以下の項も提供する。
【０００８】
[項A1]式ＩＦ：

【化５】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルであり、Ｒ３

は、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、必要に応じ
て置換されたアルキニル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリール、必要に応じて置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換された
ヘテロシクロアルキルであり、Ｘは－ＮＨ－である、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A2]式ＩＢ：
【化６】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルであり、Ｒ３

は、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、必要に応じ
て置換されたアルキニル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘ
テロアリール、必要に応じて置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換された
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ヘテロシクロアルキルであり、Ｘは－ＮＨ－である、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A3]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて
置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルであり
、Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、また
は必要に応じて置換されたアリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項A4]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて
置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルであり
、Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキル、または必要に応じて置換されたアリールで
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
[項A5]Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、
カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル、必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリールアルキル、また
は必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルである、上記項のいずれか一項に記載
の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A6]Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、
カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルキル；必要に応じて置換されたＣ６－１０アリールＣ１

－６アルキル；または必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールＣ１－６アルキル
である、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれら
の塩またはそれらの溶媒和物。
[項A7]Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、
カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルキル；必要に応じて置換されたＣ６アリールＣ１－６ア
ルキル；または必要に応じて置換された５員または６員ヘテロアリールＣ１－６アルキル
である、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれら
の塩またはそれらの溶媒和物。
[項A8]Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、
カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；必要に応じ
て置換されたシクロアルキルアルキル；必要に応じて置換されたベンジル；または必要に
応じて置換された５員または６員ヘテロアリールメチルである、上記項のいずれか一項に
記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A9]Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、
カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；シクロアル
キルアルキル；必要に応じて置換されたベンジル；または必要に応じて置換された５員ま
たは６員ヘテロアリールメチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそ
のエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A10]Ｒ１は、アルキル、または必要に応じて置換されたベンジルである、上記項のい
ずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの
溶媒和物。
[項A11]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カル
バモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル；必要に
応じて置換されたＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル；必要に応じて置換されたＣ

６－１０アリールＣ１－６アルキル；必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールＣ

１－６アルキル；または必要に応じて置換された４～６員ヘテロシクロアルキルＣ１－６

アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまた
はそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
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[項A12]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カル
バモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル；必要に
応じて置換されたＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル；または必要に応じて置換さ
れたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物
もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A13]Ｒ２は、必要に応じて置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項A14]Ｒ２は、必要に応じて置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキルである、上記項
のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれ
らの溶媒和物。
[項A15]Ｒ２は、必要に応じて置換されたベンジルである、上記項のいずれか一項に記載
の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A16]Ｒ１は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基も
しくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル；必要に応じて置換されたＣ３－

６シクロアルキルＣ１－６アルキル；必要に応じて置換されたＣ６アリールＣ１－６アル
キル；または必要に応じて置換された５員または６員ヘテロアリールＣ１－６アルキルで
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
[項A17]Ｒ１は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基も
しくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル、または必要に応じて置換された
ベンジルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまた
はそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A18]Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基も
しくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；必要に応じて置換されたＣ６－１０アリ
ールアルキル；必要に応じて置換されたＣ２－６アルケニル；または必要に応じて置換さ
れたＣ６－１０アリールである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナ
ンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A19]Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基も
しくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル；または必要に応じて置換されたＣ６－１

０アリールアルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチ
オマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A20]Ｒ３は、アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエ
ナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A21]Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基も
しくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル；または必要に応じて置換された
Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もし
くはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A22]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、Ｃ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ１

－６アルキル；カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル；アミジノアミノ置換されたＣ

１－６アルキル；カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル；Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキル；Ｃ１－４アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキ
シ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリ
ールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アル
キル；Ｃ１－４アルコキシカルボニル置換されたＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルキル置
換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、またはＣ３－６シクロアル
キルＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナン
チオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A23]Ｒ２は、ヒドロキシ置換されたＣ１－６アルキル；カルバモイル置換されたＣ１

－６アルキル；アミジノアミノ置換されたＣ１－６アルキル；カルボキシ置換されたＣ１
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－６アルキル；Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルキル置換されたＣ６

－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６ア
ルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキシ
置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキシカルボニル置換さ
れたＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルキル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ

１－６アルキル；またはＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである、上記項のいず
れか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶
媒和物。
[項A24]Ｒ２は、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルキル置換されたＣ

６－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６

アルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキ
シ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；またはＣ１－４アルキル置換アミノ
で置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載
の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A25]Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ１－６アルキル；カルバモ
イル置換されたＣ１－６アルキル；アミジノアミノ置換されたＣ１－６アルキル；カルボ
キシ置換されたＣ１－６アルキル；Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アル
キル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６－１０

アリールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；
Ｃ１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキ
シカルボニル置換されたＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルキル置換アミノで置換されたＣ

６－１０アリールＣ１－６アルキル；またはＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルで
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
[項A26]Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ１－６アルキル；カルバモ
イル置換されたＣ１－６アルキル；アミジノアミノ置換されたＣ１－６アルキル；カルボ
キシ置換されたＣ１－６アルキル；Ｃ１－４アルコキシカルボニル置換されたＣ１－６ア
ルキル；またはＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項
に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A27]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、Ｃ１－６アルキル；Ｃ６－１０アリールＣ１－

６アルキル；Ｃ１－６アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－

６アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６ハロアルコキシ
置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６－１０アリ
ールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１

－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ５－６シ
クロアルキル；Ｃ１－６アルキル置換されたＣ５－６シクロアルキル；または必要に応じ
て置換された５員または６員ヘテロシクリルであり、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル；Ｃ６－

１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－

６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６ハロア
ルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルコキシ置換され
たＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１

－６アルキル；Ｃ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６ア
ルキル；Ｃ６－１０アリール；Ｃ１－４アルキル置換されたＣ６－１０アリール；または
ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールである、上記項のいずれか一項に記載の化合物も
しくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A28]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、メチル；ｎ－プロピル；イソブチル；イソペン
チル；ベンジル；メチルもしくはｔ－ブチル置換されたベンジル；フルオロもしくはクロ
ロ置換されたベンジル；メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル；トリフルオロメ
トキシ置換されたベンジル；ヒドロキシ置換されたベンジル；ジメチルアミノ置換された
ベンジル；シクロヘキシル；メチル置換されたシクロヘキシル；テトラヒドロ－２Ｈ－ピ
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ラン－４－イル；または２，２，６，６－テトラメチルピペリジン－４－イルであり、Ｒ

３は、メチル；ｎ－プロピル；イソブチル；イソペンチル；ベンジル；メチルもしくはｔ
－ブチル置換されたベンジル；フルオロもしくはクロロ置換されたベンジル；メトキシも
しくはエトキシ置換されたベンジル；トリフルオロメトキシ置換されたベンジル；ヒドロ
キシ置換されたベンジル；ジメチルアミノ置換されたベンジル；またはフェニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項A29]Ｒ２は、Ｃ６アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルキル置換されたＣ６アリ
ールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；
Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換され
たＣ６アリールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；
または、Ｃ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキルである
、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩ま
たはそれらの溶媒和物。
[項A30]Ｒ２は、ベンジル；メチルもしくはｔ－ブチル置換されたベンジル；メトキシも
しくはエトキシ置換されたベンジル；トリフルオロメトキシ置換されたベンジル；ヒドロ
キシ置換されたベンジル；フルオロもしくはクロロ置換されたベンジル；または、ジメチ
ルアミノ置換された置換されたベンジルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物も
しくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A31]Ｒ１は、Ｃ１－６アルキル；Ｃ６アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルキル
置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６アリール
Ｃ１－６アルキル；Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；
ヒドロキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６アリール
Ｃ１－６アルキル；またはＣ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６アリールＣ１－

６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーま
たはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A32]Ｒ１は、メチル；イソブチル；イソペンチル；ベンジル；メチルもしくはｔ－ブ
チル置換されたベンジル；メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル；トリフルオロ
メトキシ置換されたベンジル；ヒドロキシ置換されたベンジル；フルオロもしくはクロロ
置換されたベンジル；またはジメチルアミノ置換されたベンジルである、上記項のいずれ
か一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物。
[項A33]Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル；Ｃ６アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６アルキル
置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；ハロゲン置換されたＣ６アリールＣ１－６ア
ルキル；Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；Ｃ１－６ア
ルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル；ヒドロキシ置換されたＣ６アリール
Ｃ１－６アルキル；またはＣ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６アリールＣ１－

６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーま
たはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A34]Ｒ３は、プロピル；イソブチル；イソペンチル；ベンジル；メチルもしくはｔ－
ブチル置換されたベンジル；フルオロもしくはクロロ置換されたベンジル；メトキシもし
くはエトキシ置換されたベンジル；トリフルオロメトキシ置換されたベンジル；ヒドロキ
シ置換されたベンジル；またはジメチルアミノ置換されたベンジルである、上記項のいず
れか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶
媒和物。
[項A35]Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル；Ｃ６アリールＣ１－６アルキル；またはハロゲン置
換されたＣ６アリールＣ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物も
しくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A36]Ｒ３は、プロピル；イソブチル；イソペンチル；ベンジル；またはクロロ置換さ
れたベンジルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマー
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またはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A37]Ｒ３は、Ｃ１－６アルキルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしく
はそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A38]Ｒ１およびＲ２は各々独立して、メチル、エチル、ｎ－プロピル、イソプロピル
、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メチルベンジル、４－（ｔ－ブチル）ベン
ジル、４－フルオロベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル、４－メトキシ
ベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、３－ヒドロキシベンジル、
４－（ジメチルアミノ）ベンジル、４－（トリフルオロメトキシ）ベンジル、シクロヘキ
シル、trans－４－メチルシクロヘキシル、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル、ま
たは２，２，６，６－テトラメチルピペリジン－４－イルであり、Ｒ３は、メチル、エチ
ル、ｎ－プロピル、イソプロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メチルベ
ンジル、４－（ｔ－ブチル）ベンジル、４－フルオロベンジル、３－クロロベンジル、４
－クロロベンジル、４－メトキシベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベン
ジル、３－ヒドロキシベンジル、４－（ジメチルアミノ）ベンジル、４－（トリフルオロ
メトキシ）ベンジル、またはフェニルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もし
くはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A39]Ｒ２は、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－フルオロベンジル、４－ク
ロロベンジル、４－ヒドロキシベンジル、３－ヒドロキシベンジル、シクロヘキシル、テ
トラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル、または２，２，６，６－テトラメチルピペリジン
－４－イルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーま
たはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A40]Ｒ２は、ベンジル、４－フルオロベンジル、４－クロロベンジル、４－ヒドロキ
シベンジル、または３－ヒドロキシベンジルである、上記項のいずれか一項に記載の化合
物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A41]Ｒ１は、メチル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メチルベンジル、
４－（ｔ－ブチル）ベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル、４－メトキシ
ベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、４－（ジメチルアミノ）ベ
ンジル、シクロヘキシル、またはtrans－４－メチルシクロヘキシルである、上記項のい
ずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの
溶媒和物。
[項A42]Ｒ１は、メチル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メチルベンジル、
４－（ｔ－ブチル）ベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル、４－メトキシ
ベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、または４－（ジメチルアミ
ノ）ベンジルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマー
またはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A43]Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－クロロベン
ジル、またはフェニルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナン
チオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A44]Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、またはイソペンチルである、上記項のいず
れか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶
媒和物。
[項A45]Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がイソブチル、メトキシ置換されたベンジル、メチ
ル置換されたベンジル、ｔ－ブチル置換されたベンジル、またはクロロ置換されたベンジ
ルであり、Ｒ３がイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはその
エナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A46]Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がメトキシ置換されたベンジルまたはクロロ置換さ
れたベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物も
しくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A47]Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メトキシベンジルまたは３－クロロベンジル
であり、Ｒ３がイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエ
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ナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A48]前記化合物が式ＩＦの化合物であり、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メトキ
シベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もし
くはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A49]前記化合物が式ＩＢの化合物であり、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メトキ
シベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もし
くはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A50]Ｒ２がベンジル、またはクロロ置換されたベンジルであり、Ｒ１およびＲ３がそ
れぞれ独立してイソブチルまたはイソペンチルである、上記項のいずれか一項に記載の化
合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A51]Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がイソペンチルであり、Ｒ３がイソブチルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項A52]前記化合物が式ＩＢの化合物であり、Ｒ２がベンジルまたは４－クロロベンジル
であり、Ｒ１およびＲ３が共にイソブチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物
もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A53]前記化合物が式ＩＢの化合物であり、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がイソブチル
であり、Ｒ３がイソペンチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはその
エナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A54]前記式ＩＦにより表される化合物が、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1-(4
-クロロベンジル)-7-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピ
リジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1-(3-クロロベンジル)
-7-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキ
サミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-4
-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3a
R*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メチルベンジル)-4-オキソオクタヒド
ロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-
1-ベンジル-N,7-ジイソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリ
ジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-7-ベンジル-N-イソブチル-1-イソペ
ンチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド
、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-7-(4-クロロベンジル)-N,1-ジイソブチル-4-オキソオクタヒ
ドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*

)-N-ベンジル-1-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-
メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-7-ベンジル
-1-イソブチル-N-イソペンチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリ
ジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-7-ベンジル-N,1-ジイソブチル-4-オ
キソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,
6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1,7-ジイソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロ
ロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(4-クロロベンジル)
-1,7-ジイソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カル
ボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1-イソブチル-7-イソペンチル-4-オ
キソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,
6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-イソペンチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6
-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジ
ル-1-(4-(ジメチルアミノ)ベンジル)-7-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタ
ノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1-(
4-ヒドロキシベンジル)-7-イソペンチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,
2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(4-フルオロベンジル)-7-
イソブチル-1-イソペンチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジ
ン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-4-オキソ-1-
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(4-(トリフルオロメトキシ)ベンジル)オクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジ
ン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-1-(4-エトキシベンジル)-7
-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサ
ミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1-ベンジル-N-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-4
-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3a
R*,6S*,7R*,7aR*)-N-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-4-
オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR
*,6S*,7R*,7aR*)-1-(4-(ジメチルアミノ)ベンジル)-N-(3-ヒドロキシベンジル)-7-イソブ
チル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(
3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1-(4-(ジメチルアミノ)ベンジル)-N-(4-ヒドロキシベンジル)-7
-イソブチル-4-オキソオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサ
ミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1-ベンジル-N-シクロヘキシル-4-オキソ-7-プロピルオ
クタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R
*,7aR*)-1,7-ジベンジル-N-((1R,4S)-4-メチルシクロヘキシル)-4-オキソオクタヒドロ-6
H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1,7-
ジベンジル-4-オキソ-N-(2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-6H-3,6
-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、および(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-
ベンジル-1-イソブチル-4-オキソ-7-フェニルオクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]
ピリジン-6-カルボキサミドからなる群より選択される、上記項のいずれか一項に記載の
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項A55]前記式ＩＢにより表される化合物が、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N,7-ジベンジル-
1-メチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサ
ミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-(4-クロロベンジル)-7-イソブチル-5-オ
キソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS
*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-(3-クロロベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒド
ロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*

)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メ
タノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-
7-イソブチル-1-(4-メチルベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-
b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1-ベンジル-N,7-ジイソブチ
ル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(
3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-7-ベンジル-N-イソブチル-1-イソペンチル-5-オキソオクタヒド
ロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*

)-7-(4-クロロベンジル)-N,1-ジイソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロ
ロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3R*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-7-ベンジル-N,1-ジイ
ソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサ
ミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(4-クロロベンジル)-1,7-ジイソブチル-5-オキソオク
タヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R
*,7aS*)-N-ベンジル-1-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3a
H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-7-
ベンジル-1-イソブチル-N-イソペンチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3
,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1,7-ジイソブ
チル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド
、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-イソブチル-7-イソペンチル-5-オキソオクタ
ヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,
7aS*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-イソペンチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノ
ピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-7-イ
ソブチル-1-イソペンチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン
-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-(4-(ジメチルアミノ)ベン
ジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-



(26) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-(4-(tert-ブチル)ベンジル)-7
-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキ
サミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソペンチ
ル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(
3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(4-クロロベンジル)-7-イソブチル-1-イソペンチル-5-オキソ
オクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R
*,7R*,7aS*)-N-(4-フルオロベンジル)-7-イソブチル-1-イソペンチル-5-オキソオクタヒ
ドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7a
S*)-N-ベンジル-7-イソブチル-5-オキソ-1-(4-(トリフルオロメトキシ)ベンジル)オクタ
ヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,
7aS*)-N-ベンジル-1-(4-エトキシベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,
6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1-ベン
ジル-N-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピ
ロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(4-ヒドロキシベ
ンジル)-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノ
ピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1-(4-(ジメチル
アミノ)ベンジル)-N-(3-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-
3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1-(4-
(ジメチルアミノ)ベンジル)-N-(4-ヒドロキシベンジル)-7-イソブチル-5-オキソオクタヒ
ドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7a
S*)-1-ベンジル-N-シクロヘキシル-5-オキソ-7-プロピルオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピ
ロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1,7-ジベンジル-N-
((1R,4S)-4-メチルシクロヘキシル)-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b
]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1,7-ジベンジル-5-オキソ-N-(
2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピ
リジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-1-シクロヘキシル-7-
イソブチル-5-オキソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキ
サミド、(3S*,3aS*,6R*,7S*,7aS*)-N-ベンジル-1-シクロヘキシル-5-オキソ-7-フェニル
オクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aS*,6R
*,7S*,7aS*)-N-ベンジル-5-オキソ-7-フェニル-1-(テトラヒドロ-2H-ピラン-4-イル)オク
タヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、および(3S*,3aS*,
6R*,7S*,7aS*)-N-ベンジル-1-イソブチル-5-オキソ-7-フェニルオクタヒドロ-3aH-3,6-メ
タノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミドからなる群より選択される、上記項のい
ずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの
溶媒和物。
[項A56]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩またはそ
れらの溶媒和物を含有する、リッサウイルス属ウイルスに対する抗ウイルス剤。
[項A57]前記リッサウイルス属ウイルスは狂犬病ウイルスを含む、項５６に記載の抗ウイ
ルス剤。
[項A58]上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはその薬学的に許容される塩または
それらの溶媒和物を含有する医薬。
[項A59]狂犬病の予防薬または治療薬である項５８に記載の医薬。
[項A60]上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはその薬学的に許容される塩または
それらの溶媒和物および薬学的に許容される担体を含有する医薬組成物。
[項A61]狂犬病を予防または治療するための、項６０に記載の医薬組成物。
[項A62]狂犬病を予防または治療する方法であって、その予防または治療を必要とする被
験体に、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはその薬学的に許容される塩または
それらの溶媒和物、あるいは項６０もしくは６１に記載の医薬組成物を投与する工程を含
む、方法。
[項A63]狂犬病を予防または治療するための医薬の製造のための、上記項のいずれか一項
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に記載の化合物もしくはその薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒和物の使用。
[項A64]狂犬病の予防または治療において使用するための、上記項のいずれか一項に記載
の化合物もしくはその薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒和物。
【０００９】
　本開示はさらに、以下の項も提供する。
【００１０】
[項B1A]式ＸＸＩＦ：
【化７】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された炭化水素基、必要
に応じて置換された複素環、必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは必要に応じて
置換された官能基であり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換された炭化水素基、必要に
応じて置換された複素環、必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは必要に応じて置
換された官能基であるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、複素環を形成し、こ
こで、前記複素環は各々独立して、必要に応じて置換されている、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項B1B]式ＸＸＩＦ：

【化８】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に
応じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換
されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、または必要に応じて置換され
たカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換さ
れたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは必要に応じて置換され
たカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
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もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
項１に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和
物。
[項B2A]式ＸＸＩＢ：
【化９】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された炭化水素基、必要
に応じて置換された複素環、必要に応じて置換されたカルボニル、または必要に応じて置
換された官能基であり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換された炭化水素基、必要に
応じて置換された複素環、必要に応じて置換されたカルボニル、もしくは必要に応じて置
換された官能基であるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、複素環を形成し、こ
こで、前記複素環は各々独立して、必要に応じて置換されている、
化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項B2B]式ＸＸＩＢ：

【化１０】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物であって、式中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に
応じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換
されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、または必要に応じて置換され
たカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換さ
れたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは必要に応じて置換され
たカルボニルであるか、または、
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Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
項２に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和
物。
[項B3A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の前記アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキ
ル、ヘテロシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、およびカルボニルは各々独立し
て、置換基群Ｉから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
必要に応じて置換されており、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの前記アルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、ヘテロ
シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、カルボニル、ならびに前記非アリールヘテ
ロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群Ｉから選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B4A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル
、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキ
ル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、または
必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは必要に応
じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B4B]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アル
キル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロシクロアルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリール、必要に応じて置換された5
～10員ヘテロアリール、または必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、必
要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシク
ロアルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリール、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロアリール、もしくは必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応
じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B5A]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル
、必要に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換されたアリール、ホル
ミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたアルコキシ
カルボニル、必要に応じて置換されたアリールカルボニル、必要に応じて置換されたアリ
ールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニル、必要に応じ
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て置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたシクロアルキル
カルボニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、必要に応じて置
換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキ
ルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、必
要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、必要に応じて置換されたアリールカルバ
モイル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、必要に応じて置換された
シクロアルキルカルバモイル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカル
バモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、
置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必
要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じ
て置換されたヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボ
ニル、必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたアリール
カルボニル、必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換され
たヘテロアリールカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル
、必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキルオキシカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必
要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応
じて置換されたアルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル
、必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたヘテロアリー
ルカルバモイル、必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または必要に応
じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換
可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群
ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されて
いてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B5B]Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アル
キル、必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC3
-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、必要に応じ
て置換されたC6-10アリール、ホルミル、必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニ
ル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10
アリールカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、必要に
応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニ
ル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、必要に応じて置換
された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロ
シクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アルキ
ルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、必要に応じて
置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリール
カルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または必要
に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大
置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換され、
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Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、必
要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC3-10シク
ロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に
応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカ
ルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、必要に応じて置換されたC

6-10アリールオキシカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボ
ニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、必要に応じて
置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキ
ルオキシカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル
、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイ
ル、必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12
アルコキシカルバモイル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に
応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シ
クロアルキルカルバモイル、もしくは必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアル
キルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置
換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記5～10員ヘテロアリール環は各々独立して、
置換基群Ｖから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B6A]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要
に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に
応じて置換されたヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカ
ルボニル、必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたアリ
ールカルボニル、必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換
されたシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボ
ニル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換され
たヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換されたアル
キルカルバモイル、必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、必要に応じて置換
されたアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、必
要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または必要に応じて置換されたヘテ
ロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B6B]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC3-10シ
クロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要
に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシ
カルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、必要に応じて置換され
たC6-10アリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボ
ニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、必要に応じて置
換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテ
ロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アル
キルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、必要に応じ
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て置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリー
ルカルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または必
要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B7A]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要
に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたアルコ
キシカルボニル、必要に応じて置換されたアリールカルボニル、または必要に応じて置換
されたアリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B7B]Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-6アルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、必
要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリー
ルカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B8A]Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、ホルミル、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、およびシク
ロアルキル、および置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているアリールアルキル；
シクロアルキル；
置換シクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
置換ヘテロシクロアルキル；または
置換カルボニルであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シ
クロアルキル、置換ヘテロシクロアルキル、および置換アルキルは各々独立して、置換基
群ＩＶから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B8B]Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、アル
キルカルボニル、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ、アルコキシカルボニ
ル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハ
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ロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ
、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボニルアミノ、およびニ
トロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
置換されているアリールアルキル；
シクロアルキル；
ハロシクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
アルキルカルボニル；
アリールアルキルカルボニル；
アルコキシカルボニル；
アリールカルボニル；または
アリールオキシカルボニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B8C]Ｒ１は、
水素；
C1-12アルキル；
C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-6アル
キルカルボニル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、アミジノ
アミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニ
ルアミノ、ヒドロキシ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキル
カルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる群より選択される１個から最大置
換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル；
C3-10シクロアルキル；
5～10員ヘテロシクロアルキル；
C1-6アルキルカルボニル；
C6-10アリールC1-6アルキルカルボニル；
C1-6アルコキシカルボニル；
C6-10アリールカルボニル；または
C6-10アリールオキシカルボニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B9A]Ｒ３は、
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、およ
び置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一また
は異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル；
アリール；または
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置換アリールであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シク
ロアルキル、置換アルキル、および置換アリールは各々独立して、置換基群ＩＶから選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B9B]Ｒ３は、
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、トリアルキルシリルオキシ、カルボキシ、カ
ルバモイル、アルコキシカルボニル、ハロアルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミ
ノ、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、ハ
ロアルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群
より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されている
アルキル；
アリールアルキル；ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およ
びハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアリールアルキル；または
アリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B9C]Ｒ３は、
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、トリC1-6アルキルシリルオキシ、カ
ルボキシ、カルバモイル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、
アミノ、アミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6ア
ルコキシカルボニルアミノ、C1-6ハロアルコキシカルボニルアミノ、C3-10シクロアルキ
ル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数
までの同一または異なる置換基で置換されているC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル；または
C6-10アリールである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B10A]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、および置換シクロアル
キルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル；
シクロアルキル；
置換シクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；もしくは
置換ヘテロシクロアルキルであり、ここで、前記置換オキシ、置換アミノ、置換アルキル
、置換シクロアルキル、および置換ヘテロシクロアルキルは各々独立して、置換基群ＩＶ
から選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有するか、また
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は、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B10B]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、カルボキシ、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ
、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シク
ロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およびハロアルコキシか
らなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換さ
れているアリールアルキル；
シクロアルキル；
アルキル置換されたシクロアルキル；もしくは
ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B10C]Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、カルボキシ、C1-6アルコキシカルボニル、アミノ、アミジ
ノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、およびC1-6アルコキシ
カルボニルアミノ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群よ
り選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC1
-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル；
C3-10シクロアルキル；
C1-6アルキル置換されたC3-10シクロアルキル；もしくは
5～10員ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、５～６員非アリール
ヘテロ環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１
個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B11A]Ｒ４は、水素、アルキル、または置換アルキルであり、ここで、前記置換アルキ
ルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、アルキルアミノ、アリール、ニト
ロアリール、およびアルコキシカルボニルアミノからなる群より選択される１個または最
大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
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はそれらの溶媒和物。
[項B11B]Ｒ４は、水素、またはアルキルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B11C]Ｒ４は、水素、またはC1-12アルキルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B12A]Ｒ１は、水素、メチル、プロピル、イソプロピル、イソブチル、sec-ブチル、イ
ソペンチル、ヘキシル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノアミノ)プロピル
、tert-ブトキシエチル、tert-ブトキシプロピル、tert-ブトキシカルボニルエチル、カ
ルボキシエチル、ヒドロキシエチル、ヒドロキシプロピル、tert-ブトキシカルボニルア
ミノプロピル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、5,6,7,8-テトラヒドロナ
フタレニルメチル、ベンジル、2-フェニルエチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジ
ル、クロロベンジル、メチルベンジル、ジメチルベンジル、tert-ブチルベンジル、メト
キシベンジル、エトキシベンジル、tert-ブトキシベンジル、(トリフルオロメトキシ)ベ
ンジル、アミノベンジル、(ジメチルアミノ)ベンジル、(シクロペンチルカルボニルアミ
ノ)ベンジル、ニトロベンジル、ヒドロキシベンジル、シクロヘキシル、イソバレリル、
フェニルアセチル、ベンゾイル、イソプロピルオキシカルボニル、フェノキシカルボニル
、またはテトラヒドロ－２Ｈ－ピラニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B12B]Ｒ２Ａは水素であり、
Ｒ２Ｂは、イソプロピル、イソブチル、sec-ブチル、ペンチル、イソペンチル、ヘキシル
、ヘプチル、アミジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノア
ミノ)プロピル、(tert-ブトキシカルボニル)エチル、tert-ブトキシエチル、カルボキシ
エチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピル、シクロペンチ
ルメチル、シクロヘキシルメチル、(1,2,3,4-テトラヒドロナフタレニル)メチル、2,2,6,
6-テトラメチルピペリジニル、ベンジル、フェニルエチル、ナフタレニルメチル、フルオ
ロベンジル、クロロベンジル、(フルオロフェニル)エチル、メチルベンジル、tert-ブト
キシベンジル、ヒドロキシベンジル、β-ヒドロキシフェネチル、α-ヒドロキシメチルフ
ェネチル、シクロペンチル、シクロヘキシル、もしくはメチルシクロヘキシルであるか、
または、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、ピロリジン
環を形成する、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B12C]Ｒ３は、プロピル、イソブチル、イソペンチル、ヘキシル、アミジノアミノプロ
ピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノアミノ)プロピル、(tert-ブトキシ
カルボニル)エチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブチルジメチルシリ
ルオキシ)エチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピル、シクロペンチルメチル、
シクロヘキシルメチル、シクロヘキシルエチル、ベンジル、ナフタレニルメチル、ナフタ
レニルエチル、クロロベンジル、(メチルフェニル)エチル、(イソプロピルフェニル)エチ
ル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、またはフェニルである、
上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩また
はそれらの溶媒和物。
[項B12D]Ｒ４は、水素またはメチルである、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしく
はそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物。
[項B13A]前記化合物は、化合物番号Ｉ－１～Ｉ－５０、ＩＩ－１～ＩＩ－５０、ＩＦ－５
１～ＩＦ－４１１、およびＩＢ－５１～ＩＢ－４２５からなる群より選択される化合物で
ある、上記項のいずれか一項に記載の化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの
塩またはそれらの溶媒和物。
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[項B12]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩を含有す
る、リッサウイルス属ウイルスに対する抗ウイルス剤。
[項B13]前記リッサウイルス属ウイルスは狂犬病ウイルスを含む、上記項のいずれか一項
に記載の抗ウイルス剤。
[項B14]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩を含有す
る医薬。
[項B15]狂犬病の予防薬または治療薬である、上記項のいずれか一項に記載の医薬。
[項B16]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩及び薬学
的に許容される担体を含有する医薬組成物。
[項B17]上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩及び薬学
的に許容される担体を含有する、狂犬病を予防または治療するための医薬組成物。
[項B18]狂犬病を予防または治療するための方法であって、予防または治療が必要な患者
に、治療上の有効量の上記項のいずれか一項に記載の化合物またはその薬学的に許容され
る塩、上記項のいずれか一項に記載の抗ウイルス剤、上記項のいずれか一項に記載の医薬
、あるいは上記項のいずれか一項に記載の医薬組成物を投与することを特徴とする、方法
。
[項B19]狂犬病を予防または治療するための医薬を製造するための、上記項のいずれか一
項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩、あるいは上記項のいずれか一項に記
載の抗ウイルス剤の使用。
【００１１】
　本開示において、上記１または複数の特徴は、明示された組み合わせに加え、さらに組
み合わせて提供されうることが意図される。本開示のなおさらなる実施形態および利点は
、必要に応じて以下の詳細な説明を読んで理解すれば、当業者に認識される。
【発明の効果】
【００１２】
　本開示の化合物は、狂犬病ウイルスを含むリッサウイルス属ウイルスに対する優れた抗
ウイルス作用を示す。したがって、本開示の化合物は、狂犬病の治療剤および／または予
防剤として有用である。
【発明を実施するための形態】
【００１３】
　以下に、本開示をさらに詳細に説明する。
　本明細書の全体にわたり、単数形の表現は、特に言及しない限り、その複数形の概念を
も含むことが理解されるべきである。従って、単数形の冠詞（例えば、英語の場合は「a
」、「an」、「the」等）は、特に言及しない限り、その複数形の概念をも含むことが理
解されるべきである。また、本明細書において使用される用語は、特に言及しない限り、
当該分野で通常用いられる意味で用いられることが理解されるべきである。したがって、
他に定義されない限り、本明細書中で使用されるすべての専門用語および科学技術用語は
、本開示の属する分野の当業者によって一般的に理解されるのと同じ意味を有する。矛盾
する場合、本明細書（定義を含めて）が優先する。
【００１４】
　（定義）
　最初に本開示において使用される用語および一般的な技術を説明する。
【００１５】
　本明細書において「基」なる用語は、別途指定されない限り、一価基を意味する。一価
基でない例としては、アルキレン基（２価）等が挙げられる。また、下記の置換基等の説
明において、「基」なる用語を省略する場合もある。
【００１６】
　本明細書において、「必要に応じて置換された」もしくは「置換されている」で定義さ
れる場合における置換基の数は、特に限定がない場合、置換可能であれば特に制限はなく
、１または複数である。また、特に指示した場合を除き、各々の置換基の説明はその置換
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基が他の置換基の一部分または置換基である場合にも該当する。
【００１７】
　本明細書において、「最大置換可能数」とは、ある基が有することができる置換基の最
大数であり、各基において異なり得る。例えば、メチル基では３であり、エチル基では５
であり、ベンジル基では７であり、ナフタレニルエチル基では１１である。
【００１８】
　本明細書において「必要に応じて置換された」もしくは「置換されている」で修飾され
ている基において、該基のいずれの部分が置換されていてもよい。例えば、「必要に応じ
て置換されたアリールアルキル」および「置換されているアリールアルキル」は、アリー
ル部分が置換されていても、アルキル部分が置換されていてもよく、アリール部分および
アルキル部分の両方が置換されていてもよい。
【００１９】
　本明細書において「必要に応じて置換された」場合における置換基は、下記置換基群Ｉ
～ＶＩのいずれかから選択される１個またはそれより多くの同一または異なる置換基であ
り得る。結合に関与する置換基内の原子の種類は、置換基の種類によって特に制限されな
いが、置換基が結合する原子が酸素原子、窒素原子、硫黄原子の場合は、下記の置換基に
おける結合点が炭素原子であるものに限定され、それらから選択される。
【００２０】
　置換基群Ｉは、ハロゲン、ヒドロキシ、オキソ、カルボキシ、アミノ、イミノ、ヒドロ
キシアミノ、ヒドロキシイミノ、ホルミル、ホルミルオキシ、カルバモイル、スルファモ
イル、スルファニル、スルフィノ、スルホ、チオホルミル、チオカルボキシ、ジチオカル
ボキシ、チオカルバモイル、シアノ、ニトロ、ニトロソ、アジド、ヒドラジノ、ウレイド
、アミジノ、アミジノアミノ、非置換もしくは置換アルキル、非置換もしくは置換アルケ
ニル、非置換もしくは置換アルキニル、非置換もしくは置換アリール、非置換もしくは置
換シクロアルキル、非置換もしくは置換ヘテロアリール、非置換もしくは置換ヘテロシク
ロアルキル、非置換もしくは置換アルキルオキシ、非置換もしくは置換アルケニルオキシ
、非置換もしくは置換アルキニルオキシ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－オキシ、
非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－オキシ、非置換もしくは置換ヘテロアリール
－ＬＸ－オキシ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシ、非置換もし
くは置換アルキルオキシアルキル、非置換もしくは置換アルケニルオキシアルキル、非置
換もしくは置換アルキニルオキシアルキル、非置換もしくは置換アリールオキシアルキル
、非置換もしくは置換シクロアルキルオキシアルキル、非置換もしくは置換ヘテロアリー
ルオキシアルキル、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキルオキシアルキル、非置換も
しくは置換アルキルオキシアルキルオキシ、非置換もしくは置換アルケニルオキシアルキ
ルオキシ、非置換もしくは置換アルキニルオキシアルキルオキシ、非置換もしくは置換ア
リールオキシアルキルオキシ、非置換もしくは置換シクロアルキルオキシアルキルオキシ
、非置換もしくは置換ヘテロアリールオキシアルキルオキシ、非置換もしくは置換ヘテロ
シクロアルキルオキシアルキルオキシ、非置換もしくは置換アルキルカルボニル、非置換
もしくは置換アルケニルカルボニル、非置換もしくは置換アルキニルカルボニル、非置換
もしくは置換アリール－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－
カルボニル、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置
換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置換アルキルカルボニルオ
キシ、非置換もしくは置換アルケニルカルボニルオキシ、非置換もしくは置換アルキニル
カルボニルオキシ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、非置換もし
くは置換シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルオキシ、非置換もしくは置換ヘテロアリール
－ＬＸ－カルボニルオキシ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニ
ルオキシ、非置換もしくは置換アルキルカルボニルアミノ、非置換もしくは置換アルケニ
ルカルボニルアミノ、非置換もしくは置換アルキニルカルボニルアミノ、非置換もしくは
置換アリール－ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－カ
ルボニルアミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換
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もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換もしくは置換アル
キルカルボニルチオ、非置換もしくは置換アルケニルカルボニルチオ、非置換もしくは置
換アルキニルカルボニルチオ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－カルボニルチオ、非
置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、非置換もしくは置換ヘテロア
リール－ＬＸ－カルボニルチオ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カル
ボニルチオ、非置換もしくは置換アルキルカルボニルイミノ、非置換もしくは置換アルケ
ニルカルボニルイミノ、非置換もしくは置換アルキニルカルボニルイミノ、非置換もしく
は置換アリール－ＬＸ－カルボニルイミノ、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－
カルボニルイミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルイミノ、非置
換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、非置換もしくは置換ア
ルキルチオ、非置換もしくは置換アルケニルチオ、非置換もしくは置換アルキニルチオ、
非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－
チオ、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置換ヘテロシク
ロアルキル－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置換アルキルアミノ、非置換もしくは置換アル
ケニルアミノ、非置換もしくは置換アルキニルアミノ、非置換もしくは置換アルキニルア
ミノ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置換シクロアルキル
－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置
換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置換アルキルスルホニル、非置
換もしくは置換アルケニルスルホニル、非置換もしくは置換アルキニルスルホニル、非置
換もしくは置換アリール－ＬＸ－スルホニル、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ

－スルホニル、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－スルホニル、非置換もしくは
置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホニル、非置換もしくは置換アルキルスルホニル
アミノ、非置換もしくは置換アルケニルスルホニルアミノ、非置換もしくは置換アルキニ
ルスルホニルアミノ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換も
しくは置換シクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリー
ル－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホ
ニルアミノ、非置換もしくは置換アルキルイミノ、非置換もしくは置換アルケニルイミノ
、非置換もしくは置換アルキニルイミノ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－イミノ、
非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－イミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリール
－ＬＸ－イミノ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－イミノ、非置換もし
くは置換アルキルオキシイミノ、非置換もしくは置換アルケニルオキシイミノ、非置換も
しくは置換アルキニルオキシイミノ、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－オキシイミノ
、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－オキシイミノ、非置換もしくは置換ヘテロ
アリール－ＬＸ－オキシイミノ、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキ
シイミノ、非置換もしくは置換アルキルオキシカルボニル、非置換もしくは置換アルケニ
ルオキシカルボニル、非置換もしくは置換アルキニルオキシカルボニル、非置換もしくは
置換アリール－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－オ
キシカルボニル、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換
もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換もしくは置換アル
キルオキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換アルケニルオキシカルボニルアミノ、
非置換もしくは置換アルキニルオキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換アリール－
ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－オキシカル
ボニルアミノ、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非
置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしく
は置換アルキルスルファニル、非置換もしくは置換アルケニルスルファニル、非置換もし
くは置換アルキニルスルファニル、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－スルファニル、
非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－スルファニル、非置換もしくは置換ヘテロア
リール－ＬＸ－スルファニル、非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルフ
ァニル、非置換もしくは置換アルキルスルフィニル、非置換もしくは置換アルケニルスル
フィニル、非置換もしくは置換アルキニルスルフィニル、非置換もしくは置換アリール－



(40) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

ＬＸ－スルフィニル、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－スルフィニル、非置換
もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－スルフィニル、非置換もしくは置換ヘテロシクロア
ルキル－ＬＸ－スルフィニル、非置換もしくは置換アルキルカルバモイル、非置換もしく
は置換アルケニルカルバモイル、非置換もしくは置換アルキニルカルバモイル、非置換も
しくは置換アリール－ＬＸ－カルバモイル、非置換もしくは置換シクロアルキル－ＬＸ－
カルバモイル、非置換もしくは置換ヘテロアリール－ＬＸ－カルバモイル、非置換もしく
は置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルバモイル、非置換もしくは置換アルキルスルフ
ァモイル、非置換もしくは置換アルケニルスルファモイル、非置換もしくは置換アルキニ
ルスルファモイル、非置換もしくは置換アリール－ＬＸ－スルファモイル、非置換もしく
は置換シクロアルキル－ＬＸ－スルファモイル、非置換もしくは置換ヘテロアリール－Ｌ

Ｘ－スルファモイル、および非置換もしくは置換ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルファ
モイルからなり、ここで、ＬＸは、単結合または非置換もしくは置換アルキレンであり、
前記置換基群中の、置換アルキル、置換アルケニル、置換アルキニル、置換アリール、置
換シクロアルキル、置換ヘテロアリール、置換ヘテロシクロアルキル、および置換アルキ
レン部分（全体または一部として）は各々独立して、ハロゲン、ヒドロキシ、オキソ、カ
ルボキシ、アミノ、イミノ、ヒドロキシアミノ、ヒドロキシイミノ、ホルミル、ホルミル
オキシ、カルバモイル、スルファモイル、スルファニル、スルフィノ、スルホ、チオホル
ミル、チオカルボキシ、ジチオカルボキシ、チオカルバモイル、シアノ、ニトロ、ニトロ
ソ、アジド、ヒドラジノ、ウレイド、アミジノ、アミジノアミノ、アルキル、アルケニル
、アルキニル、アリール、シクロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロシクロアルキル、ア
ルキルオキシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、アリール－ＬＸ－オキシ、シクロ
アルキル－ＬＸ－オキシ、ヘテロアリール－ＬＸ－オキシ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ

－オキシ、アルキルオキシアルキル、アルケニルオキシアルキル、アルキニルオキシアル
キル、アリールオキシアルキル、シクロアルキルオキシアルキル、ヘテロアリールオキシ
アルキル、ヘテロシクロアルキルオキシアルキル、アルキルオキシアルキルオキシ、アル
ケニルオキシアルキルオキシ、アルキニルオキシアルキルオキシ、アリールオキシアルキ
ルオキシ、シクロアルキルオキシアルキルオキシ、ヘテロアリールオキシアルキルオキシ
、ヘテロシクロアルキルオキシアルキルオキシ、アルキルカルボニル、アルケニルカルボ
ニル、アルキニルカルボニル、アリール－ＬＸ－カルボニル、シクロアルキル－ＬＸ－カ
ルボニル、ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニル、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニ
ル、アルキルカルボニルオキシ、アルケニルカルボニルオキシ、アルキニルカルボニルオ
キシ、アリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルオキシ、
ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルオ
キシ、アルキルカルボニルアミノ、アルケニルカルボニルアミノ、アルキニルカルボニル
アミノ、アリール－ＬＸ

－カルボニルアミノ、シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルアミノ、ヘテロアリール－ＬＸ

－カルボニルアミノ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルアミノ、アルキルカルボ
ニルチオ、アルケニルカルボニルチオ、アルキニルカルボニルチオ、アリール－ＬＸ－カ
ルボニルチオ、シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、ヘテロアリール－ＬＸ－カルボ
ニルチオ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、アルキルカルボニルイミノ、
アルケニルカルボニルイミノ、アルキニルカルボニルイミノ、アリール－ＬＸ－カルボニ
ルイミノ、シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニ
ルイミノ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、アルキルチオ、アルケニル
チオ、アルキニルチオ、アリール－ＬＸ－チオ、シクロアルキル－ＬＸ－チオ、ヘテロア
リール－ＬＸ－チオ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－チオ、アルキルアミノ、アルケニル
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アミノ、アルキニルアミノ、アルキニルアミノ、アリール－ＬＸ－アミノ、シクロアルキ
ル－ＬＸ－アミノ、ヘテロアリール－ＬＸ－アミノ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－アミ
ノ、アルキルスルホニル、アルケニルスルホニル、アルキニルスルホニル、アリール－Ｌ

Ｘ－スルホニル、シクロアルキル－ＬＸ－スルホニル、ヘテロアリール－ＬＸ－スルホニ
ル、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホニル、アルキルスルホニルアミノ、アルケニル
スルホニルアミノ、アルキニルスルホニルアミノ、アリール－ＬＸ－スルホニルアミノ、
シクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、ヘテロアリール－ＬＸ－スルホニルアミノ、
ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、アルキルイミノ、アルケニルイミノ、
アルキニルイミノ、アリール－ＬＸ－イミノ、シクロアルキル－ＬＸ－イミノ、ヘテロア
リール－ＬＸ－イミノ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－イミノ、アルキルオキシイミノ、
アルケニルオキシイミノ、アルキニルオキシイミノ、アリール－ＬＸ－オキシイミノ、シ
クロアルキル－ＬＸ－オキシイミノ、ヘテロアリール－ＬＸ－オキシイミノ、ヘテロシク
ロアルキル－ＬＸ－オキシイミノ、アルキルオキシカルボニル、アルケニルオキシカルボ
ニル、アルキニルオキシカルボニル、アリール－ＬＸ－オキシカルボニル、シクロアルキ
ル－ＬＸ－オキシカルボニル、ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニル、ヘテロシクロ
アルキル－ＬＸ－オキシカルボニル、アルキルオキシカルボニルアミノ、アルケニルオキ
シカルボニルアミノ、アルキニルオキシカルボニルアミノ、アリール－ＬＸ－オキシカル
ボニルアミノ、シクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、ヘテロアリール－ＬＸ

－オキシカルボニルアミノ、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、ア
ルキルスルファニル、アルケニルスルファニル、アルキニルスルファニル、アリール－Ｌ

Ｘ－スルファニル、シクロアルキル－ＬＸ－スルファニル、ヘテロアリール－ＬＸ－スル
ファニル、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルファニル、アルキルスルフィニル、アルケ
ニルスルフィニル、アルキニルスルフィニル、アリール－ＬＸ－スルフィニル、シクロア
ルキル－ＬＸ－スルフィニル、ヘテロアリール－ＬＸ－スルフィニル、ヘテロシクロアル
キル－ＬＸ－スルフィニル、アルキルカルバモイル、アルケニルカルバモイル、アルキニ
ルカルバモイル、アリール－ＬＸ－カルバモイル、シクロアルキル－ＬＸ－カルバモイル
、ヘテロアリール－ＬＸ－カルバモイル、ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルバモイル、
アルキルスルファモイル、アルケニルスルファモイル、アルキニルスルファモイル、アリ
ール－ＬＸ－スルファモイル、シクロアルキル－ＬＸ－スルファモイル、ヘテロアリール
－ＬＸ－スルファモイル、およびヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルファモイルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する。
【００２１】
　置換基群ＩＩは、ハロゲン、ヒドロキシ、オキソ、カルボキシ、アミノ、イミノ、ヒド
ロキシアミノ、ヒドロキシイミノ、ホルミル、ホルミルオキシ、カルバモイル、スルファ
モイル、スルファニル、スルフィノ、スルホ、チオホルミル、チオカルボキシ、ジチオカ
ルボキシ、チオカルバモイル、シアノ、ニトロ、ニトロソ、アジド、ヒドラジノ、ウレイ
ド、アミジノ、アミジノアミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキル、非置換もしく
は置換Ｃ２－１２アルケニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニル、非置換もしく
は置換Ｃ６－１０アリール、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル、非置換もし
くは置換5～10員ヘテロアリール、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル、非
置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニル
オキシ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ６－１

０アリール－ＬＸ－オキシ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキ
シ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシ、非置換もしくは置換5～
10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルオキ
シＣ１－１２アルキル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルオキシＣ１－１２アル
キル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルオキシＣ１－１２アルキル、非置換もし
くは置換Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－１２アルキル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０

シクロアルキルオキシＣ１－１２アルキル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール
オキシＣ１－１２アルキル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキルオキシＣ
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１－１２アルキル、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルオキシＣ１－１２アルキルオ
キシ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置
換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは
置換Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ３－１

０シクロアルキルオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロ
アリールオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロア
ルキルオキシＣ１－１２アルキルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルカルボ
ニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルカルボニル、非置換もしくは置換Ｃ２－

１２アルキニルカルボニル、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニル
、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置
換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロ
アルキル－ＬＸ－カルボニル、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルカルボニルオキシ
、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルカルボニルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ２

－１２アルキニルカルボニルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カ
ルボニルオキシ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルオキ
シ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、非置換もし
くは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルオキシ、非置換もしくは置換
Ｃ１－１２アルキルカルボニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルカルボ
ニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルカルボニルアミノ、非置換もしく
は置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シ
クロアルキル－ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－
ＬＸ－カルボニルアミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カ
ルボニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルカルボニルチオ、非置換もしく
は置換Ｃ２－１２アルケニルカルボニルチオ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニル
カルボニルチオ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニルチオ、非置
換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、非置換もしくは置換
5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルチオ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシク
ロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルカルボニル
イミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルカルボニルイミノ、非置換もしくは置
換Ｃ２－１２アルキニルカルボニルイミノ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－Ｌ

Ｘ－カルボニルイミノ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニ
ルイミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルイミノ、非置
換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、非置換もしく
は置換Ｃ１－１２アルキルチオ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルチオ、非置換
もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルチオ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ

－チオ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置
換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキ
ル－ＬＸ－チオ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ

２－１２アルケニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルアミノ、非置換も
しくは置換Ｃ２－１２アルキニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ

－アミノ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－アミノ、非置換もしく
は置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロ
アルキル－ＬＸ－アミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルスルホニル、非置換も
しくは置換Ｃ２－１２アルケニルスルホニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニル
スルホニル、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルホニル、非置換もしく
は置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルホニル、非置換もしくは置換5～10員ヘテ
ロアリール－ＬＸ－スルホニル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－Ｌ

Ｘ－スルホニル、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルスルホニルアミノ、非置換もし
くは置換Ｃ２－１２アルケニルスルホニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキ
ニルスルホニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルホニルアミ
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ノ、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換も
しくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換もしくは置換5～10
員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アル
キルイミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルイミノ、非置換もしくは置換Ｃ２

－１２アルキニルイミノ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－イミノ、非置
換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－イミノ、非置換もしくは置換5～10員
ヘテロアリール－ＬＸ－イミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－Ｌ

Ｘ－イミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルオキシイミノ、非置換もしくは置換
Ｃ２－１２アルケニルオキシイミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルオキシイ
ミノ、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－オキシイミノ、非置換もしくは置
換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキシイミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロ
アリール－ＬＸ－オキシイミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－Ｌ

Ｘ－オキシイミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキルオキシカルボニル、非置換も
しくは置換Ｃ２－１２アルケニルオキシカルボニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アル
キニルオキシカルボニル、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－オキシカルボ
ニル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換
もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換もしくは置換5～
10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニル、非置換もしくは置換Ｃ１－１２ア
ルキルオキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルオキシカルボ
ニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルオキシカルボニルアミノ、非置換
もしくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換
Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換5～10
員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換5～10員ヘテロ
シクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、非置換もしくは置換Ｃ１－１２アルキ
ルスルファニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルスルファニル、非置換もしく
は置換Ｃ２－１２アルキニルスルファニル、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリール－Ｌ

Ｘ－スルファニル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルファニル
、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルファニル、非置換もしくは置
換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルファニル、非置換もしくは置換Ｃ１－１２

アルキルスルフィニル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルスルフィニル、非置換
もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルスルフィニル、非置換もしくは置換Ｃ６－１０アリー
ル－ＬＸ－スルフィニル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルフ
ィニル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルフィニル、非置換もし
くは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルフィニル、非置換もしくは置換Ｃ１

－１２アルキルカルバモイル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニルカルバモイル、
非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルカルバモイル、非置換もしくは置換Ｃ

６－１０アリール－ＬＸ－カルバモイル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０シクロアルキル
－ＬＸ－カルバモイル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルバモイ
ル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルバモイル、非置換も
しくは置換Ｃ１－１２アルキルスルファモイル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルケニ
ルスルファモイル、非置換もしくは置換Ｃ２－１２アルキニルスルファモイル、非置換も
しくは置換Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルファモイル、非置換もしくは置換Ｃ３－１０

シクロアルキル－ＬＸ－スルファモイル、非置換もしくは置換5～10員ヘテロアリール－
ＬＸ－スルファモイル、および非置換もしくは置換5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ

－スルファモイルからなり、ここで、ＬＸは、単結合または非置換もしくは置換Ｃ１－１

２アルキレンであり、
前記置換基群中の、置換Ｃ１－１２アルキル、置換Ｃ２－１２アルケニル、置換Ｃ２－１

２アルキニル、置換Ｃ６－１０アリール、置換Ｃ３－１０シクロアルキル、置換5～10員
ヘテロアリール、置換5～10員ヘテロシクロアルキル、および置換アルキレン部分（全体
または一部として）は各々独立して、ハロゲン、ヒドロキシ、オキソ、カルボキシ、アミ
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ノ、イミノ、ヒドロキシアミノ、ヒドロキシイミノ、ホルミル、ホルミルオキシ、カルバ
モイル、スルファモイル、スルファニル、スルフィノ、スルホ、チオホルミル、チオカル
ボキシ、ジチオカルボキシ、チオカルバモイル、シアノ、ニトロ、ニトロソ、アジド、ヒ
ドラジノ、ウレイド、アミジノ、アミジノアミノ、Ｃ１－１２アルキル、Ｃ１－１２ハロ
アルキル、Ｃ２－１２アルケニル、Ｃ２－１２アルキニル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ３－

１０シクロアルキル、5～10員ヘテロアリール、5～10員ヘテロシクロアルキル、Ｃ１－１

２アルキルオキシ、Ｃ１－１２ハロアルキルオキシ、Ｃ２－１２アルケニルオキシ、Ｃ２

－１２アルキニルオキシ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－オキシ、Ｃ３－１０シクロアルキ
ル－ＬＸ－オキシ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシ、5～10員ヘテロシクロアルキ
ル－ＬＸ－オキシ、Ｃ１－１２アルキルオキシアルキル、Ｃ２－１２アルケニルオキシア
ルキル、Ｃ２－１２アルキニルオキシアルキル、Ｃ６－１０アリールオキシアルキル、Ｃ

３－１０シクロアルキルオキシアルキル、5～10員ヘテロアリールオキシアルキル、5～10
員ヘテロシクロアルキルオキシアルキル、Ｃ１－１２アルキルオキシアルキルオキシ、Ｃ

２－１２アルケニルオキシアルキルオキシ、Ｃ２－１２アルキニルオキシアルキルオキシ
、Ｃ６－１０アリールオキシアルキルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシアルキル
オキシ、5～10員ヘテロアリールオキシアルキルオキシ、5～10員ヘテロシクロアルキルオ
キシアルキルオキシ、Ｃ１－１２アルキルカルボニル、Ｃ２－１２アルケニルカルボニル
、Ｃ２－１２アルキニルカルボニル、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニル、Ｃ３－１

０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニル、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニル、5～
10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニル、Ｃ１－１２アルキルカルボニルオキシ、
Ｃ２－１２アルケニルカルボニルオキシ、Ｃ２－１２アルキニルカルボニルオキシ、Ｃ６

－１０アリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニ
ルオキシ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルオキシ、5～10員ヘテロシクロアル
キル－ＬＸ－カルボニルオキシ、Ｃ１－１２アルキルカルボニルアミノ、Ｃ２－１２アル
ケニルカルボニルアミノ、Ｃ２－１２アルキニルカルボニルアミノ、Ｃ６－１０アリール
－ＬＸ－カルボニルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルアミノ、5～1
0員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルアミノ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カ
ルボニルアミノ、Ｃ１－１２アルキルカルボニルチオ、Ｃ２－１２アルケニルカルボニル
チオ、Ｃ２－１２アルキニルカルボニルチオ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニルチ
オ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ

－カルボニルチオ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルチオ、Ｃ１－１２

アルキルカルボニルイミノ、Ｃ２－１２アルケニルカルボニルイミノ、Ｃ２－１２アルキ
ニルカルボニルイミノ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－カルボニルイミノ、Ｃ３－１０シク
ロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－カルボニルイミ
ノ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルボニルイミノ、Ｃ１－１２アルキルチオ
、Ｃ２－１２アルケニルチオ、Ｃ２－１２アルキニルチオ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－
チオ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－チオ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－チオ、5
～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－チオ、Ｃ１－１２アルキルアミノ、Ｃ２－１２アル
ケニルアミノ、Ｃ２－１２アルキニルアミノ、Ｃ２－１２アルキニルアミノ、Ｃ６－１０

アリール－ＬＸ－アミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－アミノ、5～10員ヘテロア
リール－ＬＸ－アミノ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－アミノ、Ｃ１－１２アル
キルスルホニル、Ｃ２－１２アルケニルスルホニル、Ｃ２－１２アルキニルスルホニル、
Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルホニル、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルホニル
、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルホニル、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－ス
ルホニル、Ｃ１－１２アルキルスルホニルアミノ、Ｃ２－１２アルケニルスルホニルアミ
ノ、Ｃ２－１２アルキニルスルホニルアミノ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルホニルア
ミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、5～10員ヘテロアリール－
ＬＸ－スルホニルアミノ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルホニルアミノ、Ｃ

１－１２アルキルイミノ、Ｃ２－１２アルケニルイミノ、Ｃ２－１２アルキニルイミノ、
Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－イミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－イミノ、5～10
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員ヘテロアリール－ＬＸ－イミノ、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－イミノ、Ｃ１

－１２アルキルオキシイミノ、Ｃ２－１２アルケニルオキシイミノ、Ｃ２－１２アルキニ
ルオキシイミノ、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－オキシイミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル
－ＬＸ－オキシイミノ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシイミノ、5～10員ヘテロシ
クロアルキル－ＬＸ－オキシイミノ、Ｃ１－１２アルキルオキシカルボニル、Ｃ２－１２

アルケニルオキシカルボニル、Ｃ２－１２アルキニルオキシカルボニル、Ｃ６－１０アリ
ール－ＬＸ－オキシカルボニル、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニル、
5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニル、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ

－オキシカルボニル、Ｃ１－１２アルキルオキシカルボニルアミノ、Ｃ２－１２アルケニ
ルオキシカルボニルアミノ、Ｃ２－１２アルキニルオキシカルボニルアミノ、Ｃ６－１０

アリール－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－オキシカ
ルボニルアミノ、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、5～10員ヘテ
ロシクロアルキル－ＬＸ－オキシカルボニルアミノ、Ｃ１－１２アルキルスルファニル、
Ｃ２－１２アルケニルスルファニル、Ｃ２－１２アルキニルスルファニル、Ｃ６－１０ア
リール－ＬＸ－スルファニル、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－スルファニル、5～10
員ヘテロアリール－ＬＸ－スルファニル、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルフ
ァニル、Ｃ１－１２アルキルスルフィニル、Ｃ２－１２アルケニルスルフィニル、Ｃ２－

１２アルキニルスルフィニル、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルフィニル、Ｃ３－１０シ
クロアルキル－ＬＸ－スルフィニル、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルフィニル、5～
10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルフィニル、Ｃ１－１２アルキルカルバモイル、Ｃ

２－１２アルケニルカルバモイル、Ｃ２－１２アルキニルカルバモイル、Ｃ６－１０アリ
ール－ＬＸ－カルバモイル、Ｃ３－１０シクロアルキル－ＬＸ－カルバモイル、5～10員
ヘテロアリール－ＬＸ－カルバモイル、5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－カルバモ
イル、Ｃ１－１２アルキルスルファモイル、Ｃ２－１２アルケニルスルファモイル、Ｃ２

－１２アルキニルスルファモイル、Ｃ６－１０アリール－ＬＸ－スルファモイル、Ｃ３－

１０シクロアルキル－ＬＸ－スルファモイル、5～10員ヘテロアリール－ＬＸ－スルファ
モイル、および5～10員ヘテロシクロアルキル－ＬＸ－スルファモイルからなる群より選
択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する。
【００２２】
　置換基群ＩＩＩは、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニト
ロ、アミジノアミノ、アルキル、アリール、シクロアルキル、ヘテロアリール、アルキル
オキシ、アルキルカルボニル、シクロアルキルカルボニル、アルキルカルボニルアミノ、
シクロアルキルカルボニルアミノ、アルキルアミノ、シクロアルキルアルキルアミノ、ア
ルキルオキシカルボニル、およびトリアルキルシリルオキシからなり、前記置換基群のこ
れらの基は、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ、アル
キル、ハロアルキル、アリール、ハロアリール、アルキルオキシ、ハロアルキルオキシ、
およびアルキルオキシカルボニルからなる群より選択される１個から最大置換可能数まで
の同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
　置換基群ＩＩＩは、好ましくは置換基群ＩＩＩ’であり、これは、ハロゲン、ヒドロキ
シ、カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ、アミジノアミノ、Ｃ１－１２アルキル
、Ｃ６－１０アリール、Ｃ３－１０シクロアルキル、5～10員ヘテロアリール、Ｃ１－１

２アルキルオキシ、Ｃ１－１２アルキルカルボニル、Ｃ３－１０シクロアルキルカルボニ
ル、Ｃ１－１２アルキルカルボニルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルカルボニルアミノ
、Ｃ１－１２アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１

－１２アルキルオキシカルボニル、およびトリＣ１－６アルキルシリルオキシ、からなり
、前記置換基群のこれらの基は、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、カルバモ
イル、ニトロ、Ｃ１－１２アルキル、Ｃ１－１２ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ

６－１０ハロアリール、Ｃ１－１２アルキルオキシ、Ｃ１－１２ハロアルキルオキシ、お
よびＣ１－１２アルキルオキシカルボニルからなる群より選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
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【００２３】
　置換基群ＩＶは、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ
、アミジノ、アルキル、アリール、シクロアルキル、ヘテロアリールヘテロシクロアルキ
ル、アリールアルキル、シクロアルキルアルキル、アルキルオキシ、アリールオキシ、ア
ルキルカルボニル、シクロアルキルカルボニル、アルキルオキシカルボニル、およびトリ
アルキルシリルオキシからなり、前記置換基群のこれらの基は、ハロゲン、ヒドロキシ、
カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ、アルキル、ハロアルキル、アルキルオキシ
、ハロアルキルオキシ、およびアルキルオキシカルボニルからなる群より選択される１個
から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
　置換基群ＩＶは、好ましくは置換基群ＩＶ’であり、これは、ハロゲン、ヒドロキシ、
カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ、アミジノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６－１０

アリール、Ｃ３－１０シクロアルキル、5～10員ヘテロアリール5～10員ヘテロシクロアル
キル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６アルキ
ル、Ｃ１－６アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－６アルキルカルボニル
、Ｃ３－１０シクロアルキルカルボニル、Ｃ１－６アルキルオキシカルボニル、およびト
リＣ１－６アルキルシリルオキシからなり、前記置換基群のこれらの基は各々独立して、
ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、カルバモイル、ニトロ、Ｃ１－６アルキル
、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルキルオキシ、Ｃ１－６ハロアルキルオキシ、およ
びＣ１－６アルキルオキシカルボニルからなる群より選択される１個から最大置換可能数
までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【００２４】
　置換基群Ｖは、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、ホルミル、カルバモイル
、シアノ、ニトロ、アミジノ、アミジノアミノ、アルキル、アリール、シクロアルキル、
ヘテロアリール、ヘテロシクロアルキル、アルキルオキシ、アリールオキシ、シクロアル
キルオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロシクロアルキルオキシ、アルキルオキシオキ
シ、アルキルアミノ、アリールアミノ、シクロアルキルアミノ、ヘテロアリールアミノ、
ヘテロシクロアルキルアミノ、ホルミル、アルキルカルボニル、アリールカルボニル、シ
クロアルキルカルボニル、ヘテロアリールカルボニル、ヘテロシクロアルキルカルボニル
、アルキルオキシカルボニル、アリールオキシカルボニル、シクロアルキルオキシカルボ
ニル、ヘテロアリールオキシカルボニル、ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、アル
キルカルバモイル、アリールカルバモイル、シクロアルキルカルバモイル、ヘテロアリー
ルカルバモイル、およびヘテロシクロアルキルカルバモイルからなり、ここで、前記置換
基群のこれらの基は各々独立して、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、ホルミ
ル、カルバモイル、シアノ、ニトロ、アミジノ、アミジノアミノ、アルキル、アルキルオ
キシ、ハロアルキル、ハロアルキルオキシ、アルキルアミノ、ホルミル、アルキルカルボ
ニル、アルキルオキシカルボニル、およびアルキルカルバモイルからなる群より選択され
る１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
　置換基群Ｖは、好ましくは置換基群Ｖ’であり、これは、ハロゲン、ヒドロキシ、カル
ボキシ、アミノ、ホルミル、カルバモイル、シアノ、ニトロ、アミジノ、アミジノアミノ
、Ｃ１－１２アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ３－１０シクロアルキル、5～10員ヘテ
ロアリール、5～10員ヘテロシクロアルキル、Ｃ１－１２アルキルオキシ、Ｃ６－１０ア
リールオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、5～10員ヘテロアリールオキシ、5～10
員ヘテロシクロアルキルオキシ、Ｃ１－１２アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールアミノ
、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、5～10員ヘテロアリールアミノ、5～10員ヘテロシク
ロアルキルアミノ、ホルミル、Ｃ１－１２アルキルカルボニル、Ｃ６－１０アリールカル
ボニル、Ｃ３－１０シクロアルキルカルボニル、5～10員ヘテロアリールカルボニル、5～
10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、Ｃ１－１２アルキルオキシカルボニル、Ｃ６－１

０アリールオキシカルボニル、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシカルボニル、5～10員ヘ
テロアリールオキシカルボニル、5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、Ｃ１

－１２アルキルカルバモイル、Ｃ６－１０アリールカルバモイル、Ｃ３－１０シクロアル
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キルカルバモイル、5～10員ヘテロアリールカルバモイル、および5～10員ヘテロシクロア
ルキルカルバモイルからなり、ここで、前記置換基群のこれらの基は各々独立して、ハロ
ゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、ホルミル、カルバモイル、シアノ、ニトロ、ア
ミジノ、アミジノアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキルオキシ、Ｃ１－６ハロア
ルキル、Ｃ１－６ハロアルキルオキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、ホルミル、Ｃ１－６ア
ルキルカルボニル、Ｃ１－６アルキルオキシカルボニル、およびＣ１－６アルキルカルバ
モイルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基
で置換されていてもよい。
【００２５】
　置換基群ＶＩは、ハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、アミノ、ホルミル、カルバモイ
ル、シアノ、ニトロ、アミジノ、アミジノアミノ、アルキル、アルキルオキシ、ハロアル
キル、ハロアルキルオキシ、アルキルアミノ、ホルミル、アルキルカルボニル、アルキル
オキシカルボニル、およびアルキルカルバモイルからなる。
　置換基群ＶＩは、好ましくは置換基群ＶＩ’であり、これは、ハロゲン、ヒドロキシ、
カルボキシ、アミノ、ホルミル、カルバモイル、シアノ、ニトロ、アミジノ、アミジノア
ミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキルオキシ、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６ハ
ロアルキルオキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、ホルミル、Ｃ１－６アルキルカルボニル、
Ｃ１－６アルキルオキシカルボニル、およびＣ１－６アルキルカルバモイルからなる。
【００２６】
　本明細書において「必要に応じて置換された」場合における置換基としては、置換基群
αおよび置換基群βが例示される。置換基群αは置換基群α１、置換基群α２または置換
基群α３であってもよく、置換基群βは置換基群β１、置換基群β２または置換基群β３
であってもよい。「必要に応じて置換された」場合における置換基としては、置換基群α
１から選択されていてもよく、また、同一または異なる１～５個の置換基で置換されてい
てもよい。結合に関与する置換基内の原子の種類は、置換基の種類によって特に制限され
ないが、置換基が結合する原子が酸素原子、窒素原子、硫黄原子の場合は、下記の置換基
の中から結合する原子が炭素原子のものに限定される。
　置換基群α１は、
１）ハロゲン原子
２）水酸基
３）カルボキシル基
４）シアノ基
５）Ｃ１－６アルキル
６）Ｃ２－６アルケニル
７）Ｃ２－６アルキニル
８）Ｃ１－６アルコキシ
９）Ｃ１－６アルキルチオ
１０）Ｃ１－６アルキルカルボニル
１１）Ｃ１－６アルキルスルホニル
（但し、５）から１１）の各置換基は、置換基群β１から選択される、同一または異なる
１～５個の置換基で置換されていてもよい）
１２）Ｃ３－１０脂環式基
１３）Ｃ３－１０脂環式オキシ
１４）Ｃ６－１０アリールオキシ
１５）５員または６員ヘテロアリールオキシ
１６）４～１０員の非アリールヘテロ環オキシ
１７）Ｃ３－１０脂環式チオ
１８）Ｃ６－１０アリールチオ
１９）５員または６員ヘテロアリールチオ
２０）４～１０員の非アリールヘテロ環チオ
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２１）Ｃ６－１０アリール
２２）５員または６員ヘテロアリール
２３）４～１０員の非アリールヘテロ環
２４）Ｃ３－１０脂環式カルボニル
２５）Ｃ６－１０アリールカルボニル
２６）５員または６員ヘテロアリールカルボニル
２７）４～１０員の非アリールヘテロ環カルボニル
２８）Ｃ３－１０脂環式スルホニル
２９）Ｃ６－１０アリールスルホニル
３０）５員または６員ヘテロアリールスルホニル
３１）４～１０員の非アリールヘテロ環スルホニル
（但し１２）から３１）の各置換基は、１～５個の置換基群β１または前記５）Ｃ１－６

アルキルによって置換されていてもよい）
３２）－ＮＲ１０ａＲ１１ａ

３３）－ＳＯ２－ＮＲ１０ｂＲ１１ｂ

３４）－ＮＲ１０ｃ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１１ｃ

３５）－ＮＲ１０ｄ－Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ１１ｄ

３６）－ＮＲ１２ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｅＲ１１ｅ

３７）－ＮＲ１０ｉ－ＳＯ２－Ｒ１１ｉ

３８）－ＮＲ１２ｃ－ＳＯ２－ＮＲ１０ｊＲ１１ｊ

３９）－Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ１０ｋ

４０）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｌＲ１１ｋ

４１）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｍＯＲ１１ｌ

４２）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１２ｄ－ＮＲ１０ｎＲ１１ｍ

４３）－Ｃ（＝ＮＲ１３ａ）Ｒ１０ｓ

４４）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｃ）ＮＲ１０ｔＲ１１ｑ

４５）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｄ）ＮＲ１２ｆ－ＮＲ１０ｕＲ１１ｒ

４６）－ＮＲ１７ｃ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｋ）Ｒ１７ｄ

４７）－ＮＲ１２ｇ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｅ）－ＮＲ１０ｖＲ１１ｓ

４８）－ＮＲ１４－Ｃ（＝ＮＲ１３ｆ）－ＮＲ１２ｈ－ＮＲ１０ｗＲ１１ｔ

４９）－ＯＣ（＝Ｏ）Ｒ１０ｘ

５０）－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ１０ｙ

５１）－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｚ１Ｒ１１ｕ

５２）－ＮＲ１２ｉ－ＮＲ１０ｚ２Ｒ１１ｖ

５３）－ＮＲ１０ｚ３ＯＲ１１ｗ

５４）保護基
が挙げられ、
　置換基群β１は、
１）ハロゲン原子、
２）水酸基、
３）カルボキシル基、
４）シアノ基、
５）Ｃ３－１０脂環式基、
６）Ｃ１－６アルコキシ、
７）Ｃ３－１０脂環式オキシ、
８）Ｃ１－６アルキルチオ、
９）５員または６員ヘテロアリールチオ、
１０）Ｃ６－１０アリール、
１１）５員または６員ヘテロアリール、
１２）４～１０員の非アリールヘテロ環、
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１３）Ｃ１－６アルキルカルボニル、
１４）Ｃ３－１０脂環式カルボニル、
１５）Ｃ６－１０アリールカルボニル、
１６）５員または６員ヘテロアリールカルボニル、
１７）４～１０員の非アリールヘテロ環カルボニル、
１８）－ＮＲ１５ａＲ１６ａ、
１９）－ＳＯ２－ＮＲ１５ｂＲ１６ｂ、
２０）－ＮＲ１５ｃ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１６ｃ

２１）－ＮＲ１７ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｄＲ１６ｄ、
２２）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｅＲ１６ｅ、
２３）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｇ）Ｒ１５ｆ、
２４）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｈ）ＮＲ１５ｇＲ１６ｆ

２５）－ＮＲ１６ｇ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｉ）Ｒ１５ｈ

２６）－ＮＲ１７ｂ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｊ）－ＮＲ１５ｉＲ１６ｈ

２７）保護基
（但し、置換基群β１のうち、５）から１７）の各置換基は、ハロゲン原子、水酸基、シ
アノ基、カルボキシル基、－ＮＲ１８ａＲ１８ｂからなる群より選択される１～５個の置
換基によって置換されていてもよい）からなる群であり、
　Ｒ１３ａ、Ｒ１３ｃ、Ｒ１３ｄ、Ｒ１３ｅ、Ｒ１３ｆ、Ｒ１３ｇ、Ｒ１３ｈ、Ｒ１３ｉ

、Ｒ１３ｊ、Ｒ１３ｋは、各々独立して、同一または異なって、水素原子、水酸基、Ｃ１

－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、またはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１０ａ、Ｒ１０ｂ、Ｒ１０ｃ、Ｒ１０ｄ、Ｒ１０ｅ、Ｒ１０ｉ、Ｒ１０ｊ、Ｒ１０ｋ

、Ｒ１０ｌ、Ｒ１０ｍ、Ｒ１０ｎ、Ｒ１０ｓ、Ｒ１０ｔ、Ｒ１０ｕ、Ｒ１０ｖ、Ｒ１０ｗ

、Ｒ１０ｘ、Ｒ１０ｙ、Ｒ１０ｚ１、Ｒ１０ｚ２、Ｒ１０ｚ３、Ｒ１１ａ、Ｒ１１ｂ、Ｒ
１１ｃ、Ｒ１１ｄ、Ｒ１１ｅ、Ｒ１１ｉ、Ｒ１１ｊ、Ｒ１１ｋ、Ｒ１１ｌ、Ｒ１１ｍ、Ｒ
１１ｑ、Ｒ１１ｒ、Ｒ１１ｓ、Ｒ１１ｔ、Ｒ１１ｕ、Ｒ１１ｖ、Ｒ１１ｗ、Ｒ１２ａ、Ｒ
１２ｃ、Ｒ１２ｄ、Ｒ１２ｆ、Ｒ１２ｇ、Ｒ１２ｈ、Ｒ１２ｉ、Ｒ１４、Ｒ１５ａ、Ｒ１

５ｂ、Ｒ１５ｃ、Ｒ１５ｄ、Ｒ１５ｅ、Ｒ１５ｆ、Ｒ１５ｇ、Ｒ１５ｈ、Ｒ１５ｉ、Ｒ１

６ａ、Ｒ１６ｂ、Ｒ１６ｃ、Ｒ１６ｄ、Ｒ１６ｅ、Ｒ１６ｆ、Ｒ１６ｇ、Ｒ１６ｈ、Ｒ１

７ａ、Ｒ１７ｂ、Ｒ１７ｃ、Ｒ１７ｄは、各々独立して、同一または異なって、水素原子
、Ｃ１－６アルキル（該Ｃ１－６アルキルは、水酸基、シアノ基、Ｃ１－６アルコキシ、
－ＮＲ１８ａＲ１８ｂより選ばれる同一または異なる、１～３個の置換基によって置換さ
れていてもよい）、またはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１８ａ、Ｒ１８ｂは、各々独立して、同一または異なって、水素原子またはＣ１－６

アルキルである。
　例示的な実施形態において、置換基群α１およびβ１における任意の水酸基の水素は、
保護基で置換されていてもよい。
【００２７】
　本明細書において「必要に応じて置換された」場合における置換基としては、好ましく
は下記の置換基が挙げられる。
　置換基群α２は、好ましくは、
１）ハロゲン原子
２）水酸基
３）カルボキシル基
４）シアノ基
５）Ｃ１－６アルキル
６）Ｃ１－６アルコキシ
７）Ｃ１－６アルキルチオ
８）Ｃ１－６アルキルカルボニル
（但し、５）から８）の各置換基は、置換基群β２から選択される、同一または異なる１
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～５個の置換基で置換されていてもよい）
９）Ｃ３－１０脂環式基
１０）Ｃ３－１０脂環式オキシ
１１）Ｃ６－１０アリールオキシ
１２）５員または６員ヘテロアリールオキシ
１３）４～１０員の非アリールヘテロ環オキシ
１４）Ｃ３－１０脂環式チオ
１５）Ｃ６－１０アリールチオ
１６）５員または６員ヘテロアリールチオ
１７）４～１０員の非アリールヘテロ環チオ
１８）Ｃ６－１０アリール
１９）５員または６員ヘテロアリール
２０）４～１０員の非アリールヘテロ環
２１）Ｃ３－１０脂環式カルボニル
２２）Ｃ６－１０アリールカルボニル
２３）５員または６員ヘテロアリールカルボニル
２４）４～１０員の非アリールヘテロ環カルボニル
（但し９）から２４）の各置換基は、１～５個の置換基群β２または前記１）Ｃ１－６ア
ルキルによって置換されていてもよい）
２５）－ＮＲ１０ａＲ１１ａ

２６）－ＳＯ２－ＮＲ１０ｂＲ１１ｂ

２７）－ＮＲ１０ｃ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１１ｃ

２８）－ＮＲ１２ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｄＲ１１ｄ

２９）－ＮＲ１０ｅ－ＳＯ２－Ｒ１１ｅ

３０）－ＮＲ１２ｂ－ＳＯ２－ＮＲ１０ｆＲ１１ｆ

３１）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｇＲ１１ｇ

３２）－Ｃ（＝ＮＲ１３ａ）Ｒ１０ｈ

３３）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｂ）ＮＲ１０ｉＲ１１ｈ

３４）－ＮＲ１１ｆ２－Ｃ（＝ＮＲ１３ｃ）Ｒ１０ｇ２

３５）－ＮＲ１２ｃ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｄ）－ＮＲ１０ｊＲ１１ｉ

が挙げられ、
　置換基群β２は、好ましくは、
１）ハロゲン原子
２）水酸基
３）シアノ基
４）Ｃ３－１０脂環式基
５）Ｃ１－６アルコキシ
６）Ｃ１－６アルキルチオ
７）５員または６員ヘテロアリールチオ
８）５員または６員ヘテロアリール
９）４～１０員の非アリールヘテロ環
１０）Ｃ１－６アルキルカルボニル
１１）Ｃ３－１０脂環式カルボニル
１２）Ｃ６－１０アリールカルボニル
１３）５員または６員ヘテロアリールカルボニル
１４）４～１０員の非アリールヘテロ環カルボニル
１５）－ＮＲ１５ａＲ１６ａ

１６）－ＮＲ１５ｂ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１６ｂ

１７）－ＮＲ１７ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｃＲ１６ｃ

１８）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｄＲ１６ｄ
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１９）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｅ）Ｒ１５ｅ

２０）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｆ）ＮＲ１５ｆＲ１６ｅ

２１）－ＮＲ１６ｆ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｇ）Ｒ１５ｇ

２２）－ＮＲ１７ｂ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｈ）－ＮＲ１５ｈＲ１６ｇ

（但し、置換基群β２のうち、４）から１４）の各置換基は、ハロゲン原子、水酸基、シ
アノ基、カルボキシル基、－ＮＲ１８ａＲ１８ｂからなる群より選択される１～５個の置
換基によって置換されていてもよい）からなる群であり、
　Ｒ１３ａ、Ｒ１３ｂ、Ｒ１３ｃ、Ｒ１３ｄ、Ｒ１３ｅ、Ｒ１３ｆ、Ｒ１３ｇ、Ｒ１３ｈ

は、各々独立して、同一または異なって、水素原子、水酸基、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－

６アルコキシ、またはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１０ａ、Ｒ１０ｂ、Ｒ１０ｃ、Ｒ１０ｄ、Ｒ１０ｅ、Ｒ１０ｆ、Ｒ１０ｇ、Ｒ１０ｇ

２、Ｒ１０ｈ、Ｒ１０ｉ、Ｒ１０ｊ、Ｒ１１ａ、Ｒ１１ｂ、Ｒ１１ｃ、Ｒ１１ｄ、Ｒ１１

ｅ、Ｒ１１ｆ、Ｒ１１ｆ２、Ｒ１１ｇ、Ｒ１１ｈ、Ｒ１１ｉ、Ｒ１２ａ、Ｒ１２ｂ、Ｒ１

２ｃ、Ｒ１５ａ、Ｒ１５ｂ、Ｒ１５ｃ、Ｒ１５ｄ、Ｒ１５ｅ、Ｒ１５ｆ、Ｒ１５ｇ、Ｒ１

５ｈ、Ｒ１６ａ、Ｒ１６ｂ、Ｒ１６ｃ、Ｒ１６ｄ、Ｒ１６ｅ、Ｒ１６ｆ、Ｒ１６ｇ、Ｒ１

７ａ、Ｒ１７ｂは、各々独立して、同一または異なって、水素原子、Ｃ１－６アルキル（
該Ｃ１－６アルキルは、水酸基、シアノ基、Ｃ１－６アルコキシ、－ＮＲ１８ａＲ１８ｂ

より選ばれる同一または異なる、１～３個の置換基によって置換されていてもよい）、ま
たはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１８ａ、Ｒ１８ｂは、各々独立して、同一または異なって、水素原子またはＣ１－６

アルキルである。
　例示的な実施形態において、置換基群α２およびβ２における任意の水酸基の水素は、
保護基で置換されていてもよい。
【００２８】
　本明細書において「必要に応じて置換された」場合における置換基としては、さらに好
ましくは下記の置換基が挙げられる。
　置換基群α３は、さらに好ましくは、
１）ハロゲン原子
２）水酸基
３）シアノ基
４）Ｃ１－６アルキル
５）Ｃ１－６アルコキシ
６）Ｃ１－６アルキルチオ
７）Ｃ１－６アルキルカルボニル
（但し、４）から７）の各置換基は、置換基群β３から選択される、同一または異なる１
～５個の置換基で置換されていてもよい）
８）Ｃ３－１０脂環式基
９）５員または６員ヘテロアリールオキシ
１０）４～１０員の非アリールヘテロ環オキシ
１１）５員または６員ヘテロアリールチオ
１２）４～１０員の非アリールヘテロ環チオ
１３）Ｃ６－１０アリール
１４）５員または６員ヘテロアリール
１５）４～１０員の非アリールヘテロ環
（但し８）から１５）の各置換基は、１～５個の置換基群β３または前記１）Ｃ１－６ア
ルキルによって置換されていてもよい）
１６）－ＮＲ１０ａＲ１１ａ

１７）－ＮＲ１１ｂ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１０ｂ

１８）－ＮＲ１２ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｃＲ１１ｃ

１９）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１０ｄＲ１１ｄ
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２０）－Ｃ（＝ＮＲ１３ａ）Ｒ１０ｅ

２１）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｂ）ＮＲ１０ｆＲ１１ｅ

２２）－ＮＲ１１ｆ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｃ）Ｒ１０ｇ

２３）－ＮＲ１２ｂ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｄ）－ＮＲ１０ｈＲ１１ｇ

が挙げられ、
置換基群β３は、さらに好ましくは、
１）ハロゲン原子、
２）水酸基、
３）シアノ基、
４）－ＮＲ１５ａＲ１６ａ、
５）－ＮＲ１５ｂ－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ１６ｂ、
６）－ＮＲ１７ａ－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｃＲ１６ｃ、
７）－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ１５ｄＲ１６ｄ、
８）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｅ）Ｒ１５ｅ、
９）－Ｃ（＝ＮＲ１３ｆ）ＮＲ１５ｆＲ１６ｅ、
１０）－ＮＲ１６ｆ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｇ）Ｒ１５ｇ、
１１）－ＮＲ１７ｂ－Ｃ（＝ＮＲ１３ｈ）－ＮＲ１５ｈＲ１６ｇ

であり、
　Ｒ１３ａ、Ｒ１３ｂ、Ｒ１３ｃ、Ｒ１３ｄ、Ｒ１３ｅ、Ｒ１３ｆ、Ｒ１３ｇ、Ｒ１３ｈ

は、各々独立して、同一または異なって、水素原子、水酸基、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－

６アルコキシ、またはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１０ａ、Ｒ１０ｂ、Ｒ１０ｃ、Ｒ１０ｄ、Ｒ１０ｅ、Ｒ１０ｆ、Ｒ１０ｇ、Ｒ１０ｈ

、Ｒ１１ａ、Ｒ１１ｂ、Ｒ１１ｃ、Ｒ１１ｄ、Ｒ１１ｅ、Ｒ１１ｆ、Ｒ１１ｇ、Ｒ１２ａ

、Ｒ１２ｂ、Ｒ１５ａ、Ｒ１５ｂ、Ｒ１５ｃ、Ｒ１５ｄ、Ｒ１５ｅ、Ｒ１５ｆ、Ｒ１５ｇ

、Ｒ１５ｈ、Ｒ１６ａ、Ｒ１６ｂ、Ｒ１６ｃ、Ｒ１６ｄ、Ｒ１６ｅ、Ｒ１６ｆ、Ｒ１６ｇ

、Ｒ１７ａ、Ｒ１７ｂは、各々独立して、同一または異なって、水素原子、Ｃ１－６アル
キル（該Ｃ１－６アルキルは、水酸基、シアノ基、Ｃ１－６アルコキシ、－ＮＲ１８ａＲ
１８ｂより選ばれる同一または異なる、１～３個の置換基によって置換されていてもよい
）、またはＣ１－６アルコキシカルボニルであり、
　Ｒ１８ａおよびＲ１８ｂは各々独立して、同一または異なって、水素原子またはＣ１－

６アルキルである。
　例示的な実施形態において、置換基群α３およびβ３における任意の水酸基の水素は、
保護基で置換されていてもよい。
【００２９】
　例示的実施形態では、上記置換基群（例えば、α（α１など）、β（β１など）、Ｉ～
ＶＩ）中の水酸基は、さらにシリル保護基で保護されていてもよい。例示的実施形態では
、上記置換基群Ｉ～ＶＩ中のアミノ基は、さらに窒素保護基で保護されていてもよい。
【００３０】
　本明細書において「Ｃ１－６」とは、炭素原子数が１～６であることを意味する。他の
数字の場合も同様であり、例えば、「Ｃ１－４」とは炭素原子数が１～４であること、「
Ｃ１－３」とは炭素原子数が１～３であることを意味する。本明細書において炭素数の限
定がある記載はあくまで好ましい数値範囲であり、本開示は規定される炭素数以外の炭素
数の置換基を有する基も本開示の範囲内であることが意図される。
【００３１】
　本明細書において「炭化水素基」とは、ヒドロカルビル基ともいい、少なくとも１個の
炭素と少なくとも１個の水素とを含む「炭化水素」から少なくとも１個の水素を除去する
ことにより生成される基（ｇｒｏｕｐ）をいう。
【００３２】
　本明細書において「官能基」とは、何らかの官能性（ｆｕｎｃｔｉｏｎａｌｉｔｙ）を
付与する任意の基をいい、カルボキシル基、ニトリル基、カルボニル基、ヒドロキシ基、
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アミノ基、イミノ基、ニトロ基、ハロゲン基の他、アルキル基も包含され、広義には、酸
無水物、エステル結合、アミド結合、エーテル結合等の結合によって形成される基も包含
される。
【００３３】
　本明細書において「ヘテロ原子」は、炭素原子および水素原子以外の原子をいい、例え
ば、酸素原子、窒素原子、硫黄原子等を意味する。ヘテロ原子を含む基は、ヘテロ・・・
基（例えば、ヘテロアリール基（アリール基に少なくともヘテロ原子を含むことを意味す
る。））または複素・・・基（例えば、複素環基（環基（炭素環基）に少なくとも１つの
ヘテロ原子を含むことを意味する。））などと称することがある。
【００３４】
　本明細書において「ハロゲン原子」は、ハロゲン族に属する原子であって、フッ素原子
、塩素原子、臭素原子またはヨウ素原子等を意味する。好ましくはフッ素原子、または塩
素原子である。「ハロゲン原子」を「ハロゲン」、「ハロ」と称する場合もある。
【００３５】
　本明細書において「水酸基」は、－ＯＨの一価基である。この基は、「ヒドロキシ基」
、「ヒドロキシ」と呼ばれる場合もある。
【００３６】
　本明細書において「カルボキシル基」は、－ＣＯＯＨの一価基である。この基は、「カ
ルボキシ基」、「カルボキシ」、「カルボキシル」と呼ばれる場合もある。
【００３７】
　本明細書において「シアノ基」は、－ＣＮの一価基である。
【００３８】
　本明細書において「アミノ」は、－ＮＨ２の一価基である。この基は、「アミノ基」と
呼ばれる場合もある。
【００３９】
　本明細書において「アルキル」は、直鎖または分枝鎖状の飽和脂肪族炭化水素基を意味
する。「C1-12アルキル」は、炭素原子数１～１２のアルキル基であり、例としては、C1-
6アルキル、ヘプチル、イソヘプチル、オクチル、イソオクチル、ノニル、イソノニル、
デシル、イソデシル、ウンデシル、イソウンデシル、ドデシル、イソドデシル等が挙げら
れるが、これらに限定されない。「Ｃ１－１２アルキル」は、炭素原子数１～１２のアル
キル基である。「Ｃ１－６アルキル」は、炭素原子数１～６のアルキル基であり、好まし
い例としては、「Ｃ１－４アルキル」が挙げられ、より好ましくは「Ｃ１－３アルキル」
であり、さらに好ましくは「Ｃ１－２アルキル」である。「Ｃ１－４アルキル」の具体例
としては、メチル、エチル、ｎ－プロピル、イソプロピル、ｎ－ブチル、イソブチル、ｔ
ｅｒｔ－ブチル、ｓｅｃ－ブチル等が挙げられる。「Ｃ１－６アルキル」の具体例として
は、Ｃ１－４アルキル、ｎ－ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ｔｅｒｔ－ペンチ
ル、１，２－ジメチルプロピル、ｎ－ヘキシル等が挙げられるが、これらに限定されない
。「Ｃ１－１２アルキル」の具体例としては、Ｃ１－６アルキル、ｎ－ヘプチル、イソヘ
プチル、ｎ－オクチル、イソオクチル、ｎ－ノニル、ｎ－デカニル、ｎ－ウンデシル、ｎ
－ドデシル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００４０】
　本明細書において「アルケニル」は、少なくとも１個の炭素－炭素二重結合を含有する
直鎖または分枝鎖状の不飽和脂肪族炭化水素基を意味する。「C2-12アルケニル」は、炭
素原子数２～１２のアルケニル基であり、例としては、、ヘプテニル、イソヘプテニル、
オクテニル、イソオクテニル、ノネニル、イソノネニル、デセニル、イソデセニル、ウン
デセニル、イソウンデセニル、ドデセニル、イソドデセニル等が挙げられるが、これらに
限定されない。「Ｃ２－６アルケニル」は、炭素原子数２～６のアルケニル基であり、好
ましい例としては「Ｃ２－４アルケニル」が挙げられる。「Ｃ２－６アルケニル」の具体
例としては、ビニル、１－プロペニル、２－プロペニル、１－ブテニル、２－ブテニル、
３－ブテニル、２－メチル－１－プロペニル、２－メチル－２－プロペニル等が挙げられ
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るが、これらに限定されない。
【００４１】
　本明細書において「アルキニル」は、少なくとも１個の炭素－炭素三重結合を含有する
直鎖または分枝鎖状の不飽和脂肪族炭化水素基を意味する。「C2-12アルキニル」は、炭
素原子数２～１２のアルキニル基であり、例としては、、ヘプチニル、イソヘプチニル、
オクチニル、イソオクチニル、ノニニル、イソノニニル、デシニル、イソデシニル、ウン
デシニル、イソウンデシニル、ドデシニル、イソドデシニル等が挙げられるが、これらに
限定されない。「Ｃ２－６アルキニル」は、炭素原子数２～６のアルキニル基であり、好
ましい例としては「Ｃ２－４アルキニル」が挙げられる。「Ｃ２－６アルキニル」の具体
例としては、エチニル、１－プロピニル、２－プロピニル、１－ブチニル、１－メチル－
２－プロピニル、３－ブチニル、１－ペンチニル、１－へキシニル等が挙げられるが、こ
れらに限定されない。
【００４２】
　本明細書において「アリール」は、単環式または二環式の芳香族炭化水素環の一価基を
意味し、「Ｃ６－１０アリール」は、炭素原子数６から１０のアリール基を意味する。「
アリール」の例としては、Ｃ６アリール、Ｃ１０アリール等が挙げられるが、これらに限
定されない。Ｃ６アリールの具体例としては、フェニル等が挙げられるが、これらに限定
されない。Ｃ１０アリールの具体例としては、１－ナフチル、２－ナフチル等が挙げられ
るが、これらに限定されない。
【００４３】
　置換基またはその一部としてのアリール基は、脂環式基と縮合していてもよい。例えば
、フェニル基が、シクロヘキサン環と縮合して1,2,3,4－テトラヒドロナフタレニル基を
形成してもよく、この場合、ベンゼン環上の可能な炭素原子のいずれかが、母骨格または
母骨格に近い基もしくはその原子に結合する。アリール基は、5,6,7,8-テトラヒドロナフ
タレン-1-イル、5,6,7,8-テトラヒドロナフタレン-2-イルを包含する。
【００４４】
　本明細書において「アリールアルキル」は、少なくとも一つのアリールで置換されたア
ルキルを意味する。「Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル」は、少なくとも一つのＣ６

－１０アリールで置換されたＣ１－６アルキルを意味する。Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルの具体例としては、ベンジル（即ち、フェニル－ＣＨ２－）、フェネチル（即ち
、フェニル－ＣＨ２ＣＨ２－）、１－フェニルエチル、ナフタレン－１－イルメチル、ナ
フタレン－２－イルメチル、２－（ナフタレン－１－イル）エチル、２－（ナフタレン－
２－イル）エチル、１－（ナフタレン－１－イル）エチル、１－（ナフタレン－２－イル
）エチル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００４５】
　本明細書において「（置換されていてもよいアミノ）-アリールアルキル」は、置換さ
れていてもよいアミノ基で置換されているアリールアルキルを意味し、ここで、該アルキ
ル基もしくは該アリール基またはそれら両方が、アミノ基で置換されている。当該アリー
ルアルキル基のアミノ基は、非置換であってもよく、また、１、２、または３個の置換基
、例えば、置換されていてもよいアルキル（例えば、非置換C1-6アルキル、C3-6シクロア
ルキル-C1-6アルキル、C3-6シクロアルキルカルボニルなど）で置換されていてもよい。
　（置換されていてもよいアミノ）-C6-10アリールC1-6アルキルの例としては、（ジ（ア
ルキル）アミノ）ベンジル、（（シクロアルキルアルキル）アミノ）ベンジル、（（シク
ロアルキルカルボニル）アミノ）ベンジル、（（カルバモイルアルキル）カルボニルアミ
ノ）ベンジル、（（カルボキシアルキル）カルボニル）アミノベンジル、（ジ（アルキル
）アミノ）ナフタレニルメチル、（（シクロアルキルアルキル）アミノ）ナフタレニルメ
チル、（（シクロアルキルカルボニル）アミノ）ナフタレニルメチル、（（カルバモイル
アルキル）カルボニルアミノ）ナフタレニルメチル、または（（カルボキシアルキル）カ
ルボニル）アミノナフタレニルメチル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００４６】
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　本明細書において「アリールチオ」のアリール部分は、上記アリールと同義である。「
Ｃ６－１０アリールチオ」として、好ましくは「Ｃ６もしくはＣ１０アリールチオ」が挙
げられる。「Ｃ６－１０アリールオキシ」の具体例としては、フェニルチオ、１－ナフチ
ルチオ、２－ナフチルチオ等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００４７】
　本明細書において「アリールスルホニル」とは、上記「アリール」で置換されたスルホ
ニルを意味する。「Ｃ６－１０アリールスルホニル」として、好ましくは「Ｃ６またはＣ

１０のアリールスルホニル」である。「Ｃ６－１０アリールスルホニル」の具体例として
は、フェニルスルホニル、１－ナフチルスルホニル、２－ナフチルスルホニル等が挙げら
れるが、これらに限定されない。
【００４８】
　本明細書において「ヘテロアリール」は、酸素原子、窒素原子および硫黄原子からなる
群より選択される同一または異なる１～４個のヘテロ原子を含む、単環式または二環式の
芳香族ヘテロ環の一価基を意味する。
【００４９】
　本明細書において「５員または６員ヘテロアリール」は、酸素原子、窒素原子および硫
黄原子からなる群より選択される同一または異なる１～４個のヘテロ原子を含む、５から
６個の原子からなる単環の芳香族ヘテロ環の一価基を意味する。「５員または６員ヘテロ
アリール」の具体例としては、ピロリル、フリル、チエニル、ピラゾリル、イミダゾリル
、オキサゾリル、イソオキサゾリル、オキサジアゾリル、チアゾリル、イソチアゾリル、
チアジアゾリル、テトラゾリル、ピリジル、フリル、ピリダジニル、ピリミジニル、ピラ
ジニル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５０】
　本明細書において「5～10員ヘテロアリール」は、酸素原子、窒素原子および硫黄原子
からなる群より選択される同一または異なる１～４個のヘテロ原子を含む、５から１０個
の原子からなる単環式または二環式の芳香族ヘテロ環の一価基を意味する。「5～10員ヘ
テロアリール」の具体例としては、５員または６員ヘテロアリール、キノリル、イソキノ
リル、ナフチリジニル、キノキサリニル、シンノリニル、キナゾリニル、フタラジニル、
イミダゾピリジル、イミダゾチアゾリル、イミダゾオキサゾリル、ベンゾチアゾリル、ベ
ンゾオキサゾリル、ベンゾイミダゾリル、インドリル、イソインドリル、インダゾリル、
ピロロピリジル、チエノピリジル、フロピリジル、ベンゾチアジアゾリル、ベンゾオキサ
ジアゾリル、ピリドピリミジニル、ベンゾフリル、ベンゾチエニル、ベンゾ［１，３］ジ
オキソール、チエノフリル、クロメニル、クロマニル、クマリニル、キノロニル等が挙げ
られるが、これらに限定されない。
【００５１】
　本明細書において「ヘテロアリールアルキル」は、少なくとも一つのヘテロアリールで
置換されたアルキルを意味する。「5～10員ヘテロアリールＣ１－６アルキル」は、少な
くとも一つの5～10員ヘテロアリールで置換されたＣ１－６アルキルを意味する。5～10員
ヘテロアリールＣ１－６アルキルの具体例としては、ピリジン-2-イルメチル、ピリジン-
4-イルメチル、2-(キノリン-8-イル)エチル、2-(キノリン-5-イル)エチル、2-(キノキサ
リン-5-イル)エチル、1H-インドール-3-イルメチル、2-(1H-インドール-3-イル)エチル等
が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５２】
　本明細書において「脂環式基」とは、単環式、二環式または三環式の非芳香族炭化水素
環の一価基を意味し、一部不飽和結合を有するもの、一部架橋構造を有するもの、一部ス
ピロ化されたものおよび１もしくは２個またはそれより多くのカルボニル構造を有するも
のも含む。「脂環式基」は、シクロアルキル、シクロアルケニル、およびシクロアルキニ
ルを包含する。「Ｃ３－２０脂環式基」として、好ましくは「Ｃ３－１０脂環式基」であ
り、より好ましくは「Ｃ３－６脂環式基」である。「Ｃ３－２０脂環式基」の具体例とし
ては、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、シクロヘプチ
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ル、シクロオクチル、シクロヘキサジニル、シクロヘプタジニル、シクロオクタジニル、
アダマンチルまたはノルボルニル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５３】
　脂環式基は、非アリール環と、アリールおよび／またはヘテロアリール環との縮合環で
あってもよい。例えば、C6-10アリールまたは５員または６員ヘテロアリールと縮合して
いるシクロアルキルは、脂環式基に包含される。縮合脂環式基の例としては、1,2,3,4－
テトラヒドロナフタレン、インダン、1,2,3,4-テトラヒドロアントラセン、および5,6,7,
8－テトラヒドロキノリンから1個の水素原子が除去された一価基等が挙げられ、具体例と
しては、1,2,3,4－テトラヒドロナフタレン-1-イル、1,2,3,4－テトラヒドロナフタレン-
2-イル、インダン-1-イル、インダン-2-イル、5,6,7,8－テトラヒドロキノリン-5-イル、
5,6,7,8－テトラヒドロキノリン-6-イルなどが挙げられる。縮合脂環式基は、非アリール
環上の環構成原子の可能ないずれか一つから母骨格に結合する。
【００５４】
　本明細書において「Ｃ３－１０脂環式基」は、上記「Ｃ３－２０脂環式基」のうち、「
Ｃ３－１０脂環式基」が一価基となっている置換基を意味する。
【００５５】
　本明細書において「脂環式オキシ」は、（脂環式基）－Ｏ－基を意味し、該脂環式部分
は、脂環式基と同義である。「Ｃ３－６脂環式オキシ」は、（Ｃ３－６脂環式基）－Ｏ－
基を意味し、該Ｃ３－６脂環式部分は、Ｃ３－６脂環式基と同義である。「Ｃ３－６脂環
式オキシ」として、好ましくは「Ｃ３－５脂環式オキシ」である。「Ｃ３－６脂環式オキ
シ」の具体例としては、シクロプロピルオキシ、シクロブチルオキシ、シクロペンチルオ
キシ、シクロヘキシルオキシ等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５６】
　本明細書において「脂環式カルボニル」とは、上記「脂環式基」で置換されたカルボニ
ルを意味する。「Ｃ３－１０脂環式カルボニル」として、好ましくは、「Ｃ３－６脂環式
カルボニル」である。「Ｃ３－１０脂環式カルボニル」の具体例としては、シクロプロピ
ルカルボニル、シクロブチルカルボニル、シクロペンチルカルボニル、シクロヘキシルカ
ルボニル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５７】
　本明細書において「脂環式チオ」は、（脂環式基）－Ｓ－基を意味し、該脂環式部分は
、上記定義のとおりである。「Ｃ３－１０脂環式チオ」として、好ましくは「Ｃ３－６脂
環式チオ」である。「Ｃ３－６脂環式チオ」の具体例としては、シクロプロピルチオ、シ
クロブチルチオ、シクロペンチルチオ、シクロヘキシルチオ等が挙げられるが、これらに
限定されない。
【００５８】
　本明細書において「脂環式スルホニル」とは、上記「脂環式基」で置換されたスルホニ
ル基を意味する。「Ｃ３－１０脂環式スルホニル」として、好ましくは「Ｃ３－６脂環式
スルホニル」である。「Ｃ３－１０脂環式スルホニル」の具体例としては、シクロプロピ
ルスルホニル、シクロブチルスルホニル、シクロペンチルスルホニル、シクロヘキシルス
ルホニル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００５９】
　本明細書において「シクロアルキル」は、非芳香族の飽和炭化水素環基を意味し、一部
架橋構造を有するもの、一部スピロ化されたものおよび１もしくは２個またはそれより多
くのカルボニル構造を有するものも含む。「Ｃ３－２０シクロアルキル」は、炭素原子数
３から２０の単環式または二環式シクロアルキルを意味する。「Ｃ３－６シクロアルキル
」は、炭素原子数３から６の単環式シクロアルキルを意味する。Ｃ３－６シクロアルキル
の具体例としては、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシルが
挙げられるが、これらに限定されない。「Ｃ３－１０シクロアルキル」は、炭素原子数３
から１０の単環式または二環式シクロアルキルを意味する。Ｃ３－１０シクロアルキルの
具体例としては、Ｃ３－６シクロアルキル、シクロヘプチル、シクロオクチル、シクロノ
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ニル、シクロデシル、ビシクロ[4.1.0]ヘプチル、ビシクロ[3.3.0]オクチル、ビシクロ[4
.2.0]オクチル、ビシクロ[4.3.0]ノニル、デカヒドロナフチル等が挙げられるが、これら
に限定されない。
【００６０】
　置換基またはその一部としてのシクロアルキル基は、アリールおよび／またはヘテロア
リール環と縮合していてもよい。例えば、シクロヘキシル基が、ベンゼン環と縮合して1,
2,3,4－テトラヒドロナフタレニル基を形成してもよく、この場合、シクロヘキサン環上
の可能な炭素原子のいずれかが、母骨格または母骨格に近い基もしくはその原子に結合す
る。シクロアルキル基は、1,2,3,4－テトラヒドロナフタレン-1-イル、1,2,3,4－テトラ
ヒドロナフタレン-2-イル、インダン-1-イル、インダン-2-イル、5,6,7,8－テトラヒドロ
キノリン-5-イル、5,6,7,8－テトラヒドロキノリン-6-イルを包含する。
【００６１】
　本明細書において「シクロアルキルアルキル」は、少なくとも一つのシクロアルキルで
置換されたアルキルを意味する。「Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６アルキル」は、少
なくとも一つのＣ３－１０シクロアルキルで置換されたＣ１－６アルキルを意味し、「Ｃ

３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル」は、少なくとも一つのＣ３－６シクロアルキル
で置換されたＣ１－６アルキルを意味する。Ｃ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルの
具体例としては、シクロプロピルメチル、シクロブチルメチル、シクロペンチルメチル、
シクロヘキシルメチル、２－シクロプロピルエチル、２－シクロブチルエチル、２－シク
ロペンチルエチル、２－シクロヘキシルエチル、３－シクロプロピルプロピル、３－シク
ロブチルプロピル、３－シクロペンチルプロピル、３－シクロヘキシルプロピル等が挙げ
られるが、これらに限定されない。Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６アルキルの具体例
としては、Ｃ３－６シクロアルキルメチル、Ｃ３－６シクロアルキルエチル、シクロヘプ
チルメチル、シクロヘプチルエチル、シクロオクチルメチル、シクロオクチルエチル、シ
クロノニルメチル、シクロノニルエチル、シクロデシルメチル、シクロデシルエチル等が
挙げられるが、これらに限定されない。
【００６２】
　本明細書において「ヘテロシクロアルキル」は、酸素原子、窒素原子および硫黄原子か
らなる群より選択される同一または異なる１もしくは２個またはそれより多くのヘテロ原
子を含む、３個以上の原子で構成される非芳香族の飽和もしくは一部不飽和ヘテロ環を意
味し、一部架橋された構造を有するものおよび一部スピロ化されたものを含む。「ヘテロ
シクロアルキル」は、「非アリールヘテロ環」を包含する。ヘテロシクロアルキルは、非
芳香族複素環が、アリール環および／またはヘテロアリール環と縮合した構造を有し得る
。
【００６３】
　本明細書において「非アリールヘテロ環」は、酸素原子、窒素原子および硫黄原子から
なる群より選択される同一または異なる１もしくは２個またはそれより多くのヘテロ原子
を含む、３個以上の原子で構成される単環式または二環式の非芳香族のヘテロ環を意味し
、飽和の非アリールヘテロ環、一部不飽和結合を有するもの、一部架橋された構造を有す
るものおよび一部スピロ化されたものを含む。非アリールヘテロ環は、アリールまたはヘ
テロアリールと縮合環を形成してもよい。例えば、Ｃ６－１０アリールまたは５員または
６員ヘテロアリールと縮合した場合もヘテロ環に含まれる。また、当該非アリールヘテロ
環を構成するのに、１もしくは２個またはそれより多くのカルボニル、チオカルボニル、
スルフィニルまたはスルホニルを含んでいてもよく、例えば、ラクタム、チオラクタム、
ラクトン、チオラクトン、環状のイミド、環状のカルバメート、環状のチオカルバメート
等の環状基も当該非アリールヘテロ環に含まれる。ここにおいて、カルボニル、スルフィ
ニルおよびスルホニルの酸素原子およびチオカルボニルの硫黄原子は、環員の数（環の大
きさ）および環を構成しているヘテロ原子の数には含まれない。
【００６４】
　本明細書において「４～１０員の非アリールヘテロ環」は、上記「非アリールヘテロ環
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」のうち、「４～１０員の非アリールヘテロ環」が一価基となっている置換基を意味する
。
【００６５】
　本明細書において「非アリールヘテロ環オキシ」の非アリールヘテロ環部分は、上記「
４～１０員の非アリールヘテロ環」と同義である。「４～１０員の非アリールヘテロ環オ
キシ」として、好ましくは、「４～６員の非アリールヘテロ環オキシ」である。「４～１
０員の非アリールヘテロ環オキシ」の具体例としては、テトラヒドロフラニルオキシ、テ
トラヒドロピラニルオキシ、アゼチジニルオキシ、ピロリジニルオキシ、ピペリジニルオ
キシ等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００６６】
　本明細書において「非アリールヘテロ環チオ」の非アリールヘテロ環部分は、上記「非
アリールヘテロ環」と同義である。「４～１０員の非アリールヘテロ環チオ」として、好
ましくは、「４～６員の非アリールヘテロ環チオ」である。「４～１０員の非アリールヘ
テロ環チオ」の具体例としては、テトラヒドロピラニルチオ、ピペリジニルチオ等が挙げ
られるが、これらに限定されない。
【００６７】
　本明細書において「非アリールヘテロ環カルボニル」とは、上記「非アリールヘテロ環
」で置換されたカルボニル基を意味する。「４～１０員の非アリールヘテロ環カルボニル
」として、好ましくは、「４～６員の非アリールヘテロ環カルボニル」である。「４～１
０員の非アリールヘテロ環カルボニル」の具体例としては、アゼチジニルカルボニル、ピ
ロリジニルカルボニル、ピペリジニルカルボニル、モルホリニルカルボニル等が挙げられ
るが、これらに限定されない。
【００６８】
　本明細書において「非アリールヘテロ環スルホニル」とは、上記「非アリールヘテロ環
」で置換されたスルホニル基を意味する。「４～１０員の非アリールヘテロ環スルホニル
」として、好ましくは、「４～６員の非アリールヘテロ環スルホニル」である。「４～１
０員の非アリールヘテロ環スルホニル」の具体例としては、アゼチジニルスルホニル、ピ
ロリジニルスルホニル、ピペリジニルスルホニル、モルホリニルスルホニル等が挙げられ
るが、これらに限定されない。
【００６９】
　本明細書において「５員または６員ヘテロシクロアルキル」および「５～６員ヘテロシ
クロアルキル」は、酸素原子、窒素原子および硫黄原子からなるより選択される同一また
は異なる１または２個以上のヘテロ原子を含む、５～６個の環原子から構成されるヘテロ
シクロアルキルを意味する。
【００７０】
　本明細書において「ヘテロシクロアルキルアルキル」は、少なくとも一つのヘテロシク
ロアルキルで置換されたアルキルを意味する。
【００７１】
　本明細書において「アルキルカルボニル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－アルキルの一価基である
。アルキルカルボニルの好ましい例としては、Ｃ１－６アルキルカルボニルが挙げられる
。Ｃ１－６アルキルカルボニルの具体例としては、アセチル（ＣＨ３Ｃ（＝Ｏ）－）、ｎ
－プロパノイル（ＣＨ３ＣＨ２Ｃ（＝Ｏ）－）、ｎ－ブタノイル（ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ２Ｃ
（＝Ｏ）－）、ｎ－ペンタノイル（ＣＨ３（ＣＨ２）３Ｃ（＝Ｏ）－）、ｎ－ヘキサノイ
ル（ＣＨ３（ＣＨ２）４Ｃ（＝Ｏ）－）、ｎ－ヘプタノイル（ＣＨ３（ＣＨ２）５Ｃ（＝
Ｏ）－）等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７２】
　本明細書において「アルコキシ」は、－Ｏ－アルキルの一価基である。アルコキシの好
ましい例としては、Ｃ１－６アルコキシ（即ち、Ｃ１－６アルキル－Ｏ－）、Ｃ１－４ア
ルコキシ（即ち、Ｃ１－４アルキル－Ｏ－）等が挙げられる。Ｃ１－４アルコキシの具体
例としては、メトキシ（ＣＨ３Ｏ－）、エトキシ（ＣＨ３ＣＨ２Ｏ－）、ｎ－プロポキシ
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（ＣＨ３（ＣＨ２）２Ｏ－）、イソプロポキシ（（ＣＨ３）２ＣＨＯ－）、ｎ－ブトキシ
（ＣＨ３（ＣＨ２）３Ｏ－）、イソブトキシ（（ＣＨ３）２ＣＨＣＨ２Ｏ－）、ｔｅｒｔ
－ブトキシ（（ＣＨ３）３ＣＯ－）、ｓｅｃ－ブトキシ（ＣＨ３ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）Ｏ
－）等が挙げられる。Ｃ１－６アルコキシの具体例としては、Ｃ１－４アルコキシ、ｎ－
ペンチルオキシ（ＣＨ３（ＣＨ２）４Ｏ－）、イソペンチルオキシ（（ＣＨ３）２ＣＨＣ
Ｈ２ＣＨ２Ｏ－）、ネオペンチルオキシ（（ＣＨ３）３ＣＣＨ２Ｏ－）、ｔｅｒｔ－ペン
チルオキシ（ＣＨ３ＣＨ２Ｃ（ＣＨ３）２Ｏ－）、１，２－ジメチルプロポキシ（ＣＨ３

ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ（ＣＨ３）Ｏ－）等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７３】
　本明細書において「アルコキシカルボニル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－Ｏ－アルキルの一価基
である。アルコキシカルボニルの例としては、Ｃ１－６アルコキシカルボニル、好ましく
はＣ１－４アルコキシカルボニルが挙げられるが、これらに限定されない。Ｃ１－４アル
コキシカルボニルの具体例としては、メトキシカルボニル、エトキシカルボニル、n-プロ
ポキシカルボニル、イソプロポキシカルボニル、n-ブトキシカルボニル、sec-ブトキシカ
ルボニル、tert-ブトキシカルボニル、イソブトキシカルボニル等が挙げられる。Ｃ１－

６アルコキシカルボニルの具体例としては、Ｃ１－４アルコキシカルボニル、ｎ－ペンチ
ルオキシカルボニル、イソペンチルオキシカルボニル、ネオペンチルオキシカルボニル、
ｔｅｒｔ－ペンチルオキシカルボニル、１，２－ジメチルプロピルオキシカルボニル、ｎ
－ヘキシルオキシカルボニル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７４】
　本明細書において「アルコキシカルボニルアミノ」は、－ＮＨ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｏ－アル
キルの一価基である。アルコキシカルボニルアミノの例としては、Ｃ１－６アルコキシカ
ルボニルアミノ、好ましくはＣ１－４アルコキシカルボニルアミノが挙げられるが、これ
らに限定されない。Ｃ１－４アルコキシカルボニルアミノの具体例としては、メトキシカ
ルボニルアミノ、エトキシカルボニルアミノ、n-プロポキシカルボニルアミノ、イソプロ
ポキシカルボニルアミノ、n-ブトキシカルボニルアミノ、sec-ブトキシカルボニルアミノ
、tert-ブトキシカルボニルアミノ、イソブトキシカルボニルアミノ等が挙げられる。Ｃ

１－６アルコキシカルボニルアミノの具体例としては、Ｃ１－４アルコキシカルボニルア
ミノ、ｎ－ペンチルオキシカルボニルアミノ、イソペンチルオキシカルボニルアミノ、ネ
オペンチルオキシカルボニルアミノ、ｔｅｒｔ－ペンチルオキシカルボニルアミノ、１，
２－ジメチルプロピルオキシカルボニルアミノ、ｎ－ヘキシルオキシカルボニルアミノ等
が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７５】
　本明細書において「ハロアルキル」は、ハロゲン化アルキルの一価基であり、アルキル
基上の１個または複数の水素がハロゲンで置換されている。また、用語「ペルハロアルキ
ル」は、アルキル基上の全ての水素がハロゲンで置換されたハロアルキルを意味する。例
えば、ペルフルオロエチルは、－ＣＦ２ＣＦ３であり、ペルクロロ－ｎ－プロピルは、－
ＣＣｌ２ＣＣｌ２ＣＣｌ３である。ハロアルキルの例としては、Ｃ１－６ハロアルキル、
Ｃ１－４ハロアルキル、Ｃ１－３ハロアルキル等が挙げられる。Ｃ１－３アルキルの具体
例としては、フルオロメチル、クロロメチル、ブロモメチル、ジフルオロメチル、ジクロ
ロメチル、ジブロモメチル、トリフルオロメチル、トリクロロメチル、トリブロモメチル
、フルオロクロロメチル、ジフルオロクロロメチル、フルオロジクロロメチル、フルオロ
エチル、クロロエチル、ブロモエチル、トリフルオロエチル、トリクロロエチル、トリブ
ロモエチル、ペルフルオロエチル、ペルクロロエチル、ペルブロモエチル、ペルフルオロ
プロピル、ペルクロロプロピル、ペルブロモプロピル、ペルフルオロイソプロピル、ペル
クロロイソプロピル、ペルブロモイソプロピル等が挙げられるが、これらに限定されない
。Ｃ１－４アルキルの具体例としては、Ｃ１－３ハロアルキル、ペルフルオロブチル、ペ
ルクロロブチル、ペルブロモブチル、ペルフルオロイソブチル、ペルフルオロ－ｔ－ブチ
ル等が挙げられるが、これらに限定されない。Ｃ１－６アルキルの具体例としては、Ｃ１

－４ハロアルキル、ペルフルオロ－ｎ－ペンチル、ペルフルオロイソペンチル、ペルフル
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オロネオペンチル、ペルフルオロｔｅｒｔ－ペンチル、ペルフルオロ－１，２－ジメチル
プロピル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７６】
　本明細書において「ハロアルコキシ」および「ハロアルキルオキシ」は、アルキル基上
の１個または複数の水素がハロゲンで置換された、－Ｏ－ハロアルキルの一価基である。
また、用語「ペルハロアルコキシ」は、アルキル基上の全ての水素がハロゲンで置換され
たハロアルコキシを意味する。例えば、ペルフルオロエトキシは、－ＯＣＦ２ＣＦ３であ
り、ペルクロロ－ｎ－プロポキシは、－ＯＣＣｌ２ＣＣｌ２ＣＣｌ３である。ハロアルコ
キシの好ましい例としては、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－４ハロアルコキシ、Ｃ１－

３ハロアルコキシ等が挙げられる。Ｃ１－３アルコキシの具体例としては、フルオロメト
キシ、クロロメトキシ、ブロモメトキシ、ジフルオロメトキシ、ジクロロメトキシ、ジブ
ロモメトキシ、トリフルオロメトキシ、トリクロロメトキシ、トリブロモメトキシ、フル
オロクロロメトキシ、ジフルオロクロロメトキシ、フルオロジクロロメトキシ、フルオロ
エトキシ、クロロエトキシ、ブロモエトキシ、トリフルオロエトキシ、トリクロロエトキ
シ、トリブロモエトキシ、ペルフルオロエトキシ、ペルクロロエトキシ、ペルブロモエト
キシ、ペルフルオロプロポキシ、ペルクロロプロポキシ、ペルブロモプロポキシ、ペルフ
ルオロイソプロポキシ、ペルクロロイソプロポキシ、ペルブロモイソプロポキシ等が挙げ
られるが、これらに限定されない。Ｃ１－４アルコキシの具体例としては、Ｃ１－３ハロ
アルコキシ、ペルフルオロブトキシ、ペルクロロブトキシ、ペルブロモブトキシ、ペルフ
ルオロイソブトキシ、ペルフルオロ－ｔ－ブトキシ等が挙げられるが、これらに限定され
ない。Ｃ１－６アルコキシの具体例としては、Ｃ１－４ハロアルコキシ、ペルフルオロ－
ｎ－ペンチルオキシ、ペルフルオロイソペンチルオキシ、ペルフルオロネオペンチルオキ
シ、ペルフルオロｔｅｒｔ－ペンチルオキシ、ペルフルオロ－１，２－ジメチルプロポキ
シ等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００７７】
　本明細書において「アルキルスルホニル」とは、上記「アルキル」で置換されたスルホ
ニル基を意味する。「Ｃ１－６アルキルスルホニル」として、好ましくは「Ｃ１－４アル
キルスルホニル」である。「Ｃ１－６アルキルスルホニル」の具体例としては、メチルス
ルホニル、プロピオニルスルホニル、ブチリルスルホニル等が挙げられるが、これらに限
定されない。
【００７８】
　本明細書において「アルキルチオ」のアルキル部分は、上記アルキルと同義である。「
Ｃ１－６アルキルチオ」の例としては、「Ｃ１－４アルキルチオ」、好ましくは「Ｃ１－

３アルキルチオ」が挙げられる。「Ｃ１－６アルキルチオ」の具体例としては、メチルチ
オ、エチルチオ、ｎ－プロピルチオ、ｎ－ブチルチオ、イソプロピルチオ、イソブチルチ
オ、ｔｅｒｔ－ブチルチオ、ｓｅｃ－ブチルチオ、イソペンチルチオ、ネオペンチルチオ
、ｔｅｒｔ－ペンチルチオ、１，２－ジメチルプロピルチオ等が挙げられるが、これらに
限定されない。
【００７９】
　本明細書において「アリールカルボニル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－アリールの一価基である
。アリールカルボニルの好ましい例としては、Ｃ６－１０アリールカルボニルが挙げられ
る。Ｃ６－１０アリールカルボニルの具体例としては、ベンゾイル（即ち、フェニル－Ｃ
（＝Ｏ）－）、１－ナフチルカルボニル、２－ナフチルカルボニル等が挙げられるが、こ
れらに限定されない。
【００８０】
　本明細書において「アリールオキシ」のアリール部分は、上記アリールと同義である。
「Ｃ６－１０アリールオキシ」として、好ましくは「Ｃ６もしくはＣ１０のアリールオキ
シ」が挙げられる。「Ｃ６－１０アリールオキシ基」の具体例としては、フェノキシ基、
１－ナフチルオキシ基、２－ナフチルオキシ基等が挙げられるが、これらに限定されない
。
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【００８１】
　本明細書において「ヘテロアリールカルボニル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－ヘテロアリールの
一価基である。
【００８２】
　本明細書において「ヘテロアリールカルボニル基」とは、上記「ヘテロアリール」で置
換されたカルボニル基を意味する。「５員または６員ヘテロアリールカルボニル基」の具
体例としては、ピラゾイルカルボニル基、トリアゾイルカルボニル基、チアゾイルカルボ
ニル基、チアジアゾイルカルボニル基、ピリジルカルボニル基、ピリダゾイルカルボニル
基等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００８３】
　本明細書において「ヘテロアリールオキシ基」のヘテロアリール部分は、上記「ヘテロ
アリール」と同義である。「５員または６員ヘテロアリールオキシ基」の５員または６員
ヘテロアリール部分は、「５員のヘテロアリール」もしくは「６員のヘテロアリール」と
それぞれ同義である。「５員または６員ヘテロアリールオキシ基」の具体例としては、ピ
ラゾイルオキシ基、トリアゾイルオキシ基、チアゾイルオキシ基、チアジアゾイルオキシ
基、ピリジルオキシ基、ピリダゾイルオキシ基等が挙げられるが、これらに限定されない
。
【００８４】
　本明細書において「ヘテロアリールチオ基」のヘテロアリール部分は、上記「ヘテロア
リール」と同義である。「５員または６員ヘテロアリールチオ基」の５員または６員ヘテ
ロアリール部分は、「５員のヘテロアリール」もしくは「６員のヘテロアリール」とそれ
ぞれ同義である。「５員または６員ヘテロアリールチオ基」の具体例としては、ピラゾイ
ルチオ基、トリアゾイルチオ基、チアゾイルチオ基、チアジアゾイルチオ基、ピリジルチ
オ基、ピリダゾイルチオ基等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００８５】
　本明細書において「ヘテロアリールスルホニル基」のヘテロアリール部分は、上記「ヘ
テロアリール」と同義である。「５員または６員ヘテロアリールスルホニル基」とは、上
記「５員または６員ヘテロアリール」で置換されたスルホニル基を意味する。「５員また
は６員ヘテロアリールスルホニル基」の具体例としては、ピラゾイルスルホニル基、トリ
アゾイルスルホニル基、チアゾイルスルホニル基、チアジアゾイルスルホニル基、ピリジ
ルスルホニル基、ピリダゾイルスルホニル基等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００８６】
　本明細書において「アシル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－Ｒacylの一価基を意味し、ここで、Ｒ

acylは、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、
必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置
換されたヘテロアリール、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルである。
アシルの具体例としては、ホルミル、ならびにアルキルカルボニル、アリールカルボニル
、およびヘテロアリールカルボニルの例示されている基等が挙げられるが、これらに限定
されない。
【００８７】
　本明細書において、「必要に応じて置換されたカルボニル」基は、－Ｃ（＝Ｏ）－（水
素または本明細書中に記載の置換基群から選択される任意の基）の一価基を意味する。「
必要に応じて置換されたカルボニル」基の例としては、ホルミル、必要に応じて置換され
た、カルバモイル、アルキルカルボニル、アルコキシカルボニル、アルケニルカルボニル
、アルケニルオキシカルボニル、アルキニルカルボニル、アルキニルオキシカルボニル、
アリールカルボニル、アリールオキシカルボニル、シクロアルキルカルボニル、シクロア
ルキルオキシカルボニル、ヘテロアリールカルボニル、ヘテロアリールオキシカルボニル
、ヘテロシクロアルキルカルボニル、ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル等が挙げら
れるが、これらに限定されない。水素で置換されたカルボニル基は、ホルミル基である。
アミノで置換されたカルボニル基は、カルバモイル基である。
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　本明細書において、「必要に応じて置換されたオキシ」基は、－Ｏ－（水素または本明
細書中に記載の置換基群から選択される任意の基）の一価基を意味する。「必要に応じて
置換されたオキシ」基の例としては、ヒドロキシ、必要に応じて置換された、アルキルオ
キシ、アルケニルオキシ、アルキニルオキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、
ヘテロシクロアルキルオキシ、アルキルカルボニルオキシ、アルケニルカルボニルオキシ
、アルキニルカルボニルオキシ、アリールカルボニルオキシ、ヘテロアリールカルボニル
オキシ、ヘテロシクロアルキルカルボニルオキシ等が挙げられるが、これらに限定されな
い。水素で置換されたオキシ基は、ヒドロキシ基である。
【００８９】
　本明細書において「カルバモイル」は、－Ｃ（＝Ｏ）－ＮＨ２の一価基である。
【００９０】
　本明細書において「アミジノアミノ」は、－ＮＨ－Ｃ（＝ＮＨ）－ＮＨ２の一価基であ
る。「アミジノアミノ」基は、「グアニジノ」基または「グアニジル」基と呼ばれる場合
があり、これらの用語は交換可能に使用される。
【００９１】
　本明細書において、「ある置換基で置換された基」という記載は、該基が少なくとも一
つの置換基で置換されていることを意味する。例えば、「ヒドロキシ置換されたＣ１－６

アルキル」は、Ｃ１－６アルキルが少なくとも一つのヒドロキシで置換されていることを
意味する。
【００９２】
　本明細書において「カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル」は、少なくとも一つの
－Ｃ（＝Ｏ）－ＮＨ２基で置換されたＣ１－６アルキルである。「カルバモイル置換され
たＣ１－６アルキル」の例としては、カルバモイル置換されたＣ１－４アルキル、６－ア
ミノ－６－オキソヘキシル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－（ＣＨ２）５－、またはカルバモ
イルペンチル）、７－アミノ－７－オキソヘプチル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－（ＣＨ２

）６－、またはカルバモイルヘキシル）等が挙げられるが、これらに限定されない。「カ
ルバモイル置換されたＣ１－４アルキル」の具体例としては、２－アミノ－２－オキソエ
チル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－ＣＨ２－、またはカルバモイルメチル）、３－アミノ－
３－オキソプロピル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－ＣＨ２ＣＨ２－、またはカルバモイルエ
チル）、４－アミノ－４－オキソブチル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ）－（ＣＨ２）３－、ま
たはカルバモイルプロピル）、５－アミノ－５－オキソペンチル（即ち、Ｈ２ＮＣ（＝Ｏ
）－（ＣＨ２）４－、またはカルバモイルブチル）等が挙げられるが、これらに限定され
ない。
【００９３】
　本明細書において「アミジノアミノ置換されたアルキル」または「グアニジノ置換され
たアルキル」は、少なくとも一つの－ＮＨ－Ｃ（＝ＮＨ）－ＮＨ２基で置換されたアルキ
ルであり、ここで、アミジノアミノ基の窒素原子は、窒素保護基（例えば、tert-ブトキ
シカルボニル基）で保護されていてもよい。「アミジノアミノ置換されたＣ１－６アルキ
ル」の例としては、「アミジノアミノ置換されたＣ１－４アルキル」等が挙げられるが、
これに限定されない。「アミジノアミノ置換されたＣ１－４アルキル」の具体例としては
、（アミジノアミノ）メチル、２－（アミジノアミノ）エチル、３－（アミジノアミノ）
プロピル、４－（アミジノアミノ）ブチル等が挙げられるが、これらに限定されない。「
アミジノアミノ置換されたC1-6アルキル」の具体例としては、アミジノアミノ置換された
C1-4アルキル、５－（アミジノアミノ）ペンチル、６－（アミジノアミノ）ヘキシル等が
挙げられるが、これらに限定されない。窒素保護基で保護されたアミジノアミノ基の例と
しては、



(63) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

【化１１】

が挙げられる。本明細書において「アミジノアミノ」と「グアニジノ」は同義である。
【００９４】
　本明細書において「カルボキシ置換されたアルキル」は、少なくとも一つの－ＣＯＯＨ
基で置換されたアルキルである。「カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル」の例として
は、カルボキシ置換されたＣ１－４アルキル、５－カルボキシペンチル、６－カルボキシ
ヘキシル等が挙げられるが、これらに限定されない。「カルボキシ置換されたＣ１－４ア
ルキル」の具体例としては、カルボキシメチル、２－カルボキシエチル、３－カルボキシ
プロピル、４－カルボキシブチル等が挙げられるが、これらに限定されない。
【００９５】
　本明細書において「アルキル置換アミノで置換されたアリールアルキル」は、少なくと
も一つのアルキル置換アミノで置換されたアリールアルキルである。Ｃ１－６アルキル置
換アミノの具体例としては、－ＮＨ（ＣＨ３）、－Ｎ（ＣＨ３）２、－ＮＨ（ＣＨ２ＣＨ

３）、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－ＮＨ（（ＣＨ２）２ＣＨ３）、－Ｎ（（ＣＨ２）２Ｃ
Ｈ３）２、－ＮＨ（ＣＨ（ＣＨ３）２）、－Ｎ（ＣＨ（ＣＨ３）２）２、－ＮＨ（（ＣＨ

２）３ＣＨ３）、－Ｎ（（ＣＨ２）３ＣＨ３）２、－ＮＨ（ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）２）、
－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）２）２、－ＮＨ（（ＣＨ２）４ＣＨ３）、－Ｎ（（ＣＨ２）

４ＣＨ３）２、－ＮＨ（（ＣＨ２）５ＣＨ３）、－Ｎ（（ＣＨ２）５ＣＨ３）２等が挙げ
られるが、これらに限定されない。本明細書において「アルキル置換アミノ」は、「アル
キルアミノ」と同義である。
【００９６】
　「保護基」は、分子内の反応性官能基に結合した場合、官能基の反応性を遮蔽するか、
減少させるか、または防止する原子群を指す。本開示の化合物は、任意のＲ１～Ｒ４また
はそれらの置換基あるいはそれら以外の置換基等の任意の位置において適切または必要な
場合保護基で置換されていてもよく、それらの保護基を含む化合物も本開示の範囲内であ
る。典型的には、保護基は、所望する場合、合成過程の最中に選択的に除去され得る。保
護基の例は、GreeneおよびWuts、Protective　Groups　in　Organic　Chemistry、第５版
、2014年、John　Wiley　＆　Sons、NYおよびHarrisonら、Compendium　of　Synthetic　
Organic　Methods、1～8巻、John　Wiley　＆　Sons、NY等に見出すことができる。本明
細書で使用される場合、「保護基」は、置換基αの１）～５３）および置換基βの１）～
２６）の定義に該当し得る。その場合、置換基群α１において、「５４）保護基」は「５
４）１）～５３）以外の保護基」と、置換基群β１において、「２７）保護基」は「１）
～２６）以外の保護基」と記載してもよい。代表的な窒素保護基としては、ホルミル、ア
セチル、トリフルオロアセチル、ベンジル、ベンジルオキシカルボニル（「CBZ」）、ter
t－ブトキシカルボニル（「Boc」）、トリメチルシリル（「TMS」）、2-トリメチルシリ
ルエタンスルホニル（「TES」）、トリチルおよび置換トリチル基、アリルオキシカルボ
ニル、9-フルオレニルメチルオキシカルボニル（「FMOC」）、ニトロ－ベラトリルオキシ
カルボニル（「NVOC」）、および本明細書中の「Protect」により表される基などが挙げ
られるが、これらに限定されない。代表的なヒドロキシル保護基として、ヒドロキシル基
が、アシル化（エステル化）またはアルキル化されるもの、例えば、ベンジルおよびトリ
チルエーテルなど、ならびにアルキルエーテル、テトラヒドロピラニルエーテル、トリア
ルキルシリルエーテル（例えば、TMS、トリエチルシリル、ｔ－ブチルジメチルシリル（T
BDMS）、トリイソプロピルシリル（TIPS））、アルキルジアリールシリルエーテル（例え
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ば、t－ブチルジフェニルシリル（TBDPS））、トリアリールシリルエーテル（例えば、ト
リフェニルシリル）、グリコールエーテル（例えば、エチレングリコールエーテル、プロ
ピレングリコールエーテルなど）、およびアリルエーテルが挙げられるが、これらに限定
されない。
【００９７】
　本開示の化合物が有するアミノ基（例えば、母骨格が有するアミノ基、置換基としての
アミノ基、該化合物が有する置換基中のアミノ基など）は、窒素保護基または「Protect
」により表される基で保護されていてもよい。置換基群中に列挙される置換基中のアミノ
基が、窒素保護基または「Protect」により表される基でさらに保護されていてもよく、
保護された置換基が、置換基として利用されてもよい。
【００９８】
　本開示の化合物が有するヒドロキシ基（例えば、置換基としてのヒドロキシ基、該化合
物が有する置換基中のヒドロキシ基、上記置換基群中のヒドロキシ基など）も、ヒドロキ
シ基の保護基で保護されていてもよい。置換基群中に列挙される置換基中のヒドロキシ基
が、本明細書中に記載のヒドロキシル保護基（シリルエーテルなど）でさらに保護されて
いてもよく、保護された置換基が、置換基として利用されてもよい。
【００９９】
　（好ましい実施形態）
　以下に本開示の好ましい実施形態を説明する。以下に提供される実施形態は、本開示の
よりよい理解のために提供されるものであり、本開示の範囲は以下の記載に限定されるべ
きでないことが理解される。従って、当業者は、本明細書中の記載を参酌して、本開示の
範囲内で適宜改変を行うことができることは明らかである。また、本開示の以下の実施形
態は単独でも使用されあるいはそれらを組み合わせて使用することができることが理解さ
れる。
【０１００】
　（本開示の化合物および組成物）
　一つの局面において、本開示の化合物は、下記式ＸＸＩＦ：
【化１２】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物として例示することができる。式ＸＸＩＦ中、
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に
応じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換
されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、または必要に応じて置換され
たカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたアルケニル、必要に応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換され
たシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換さ
れたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは必要に応じて置換され
たカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロ
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アリール環は各々独立して、必要に応じて置換されている。
　なお、本明細書では、Ｒ２ＡまたはＲ２Ｂの一方が水素の場合、本明細書に記載される
Ｒ２と同様の定義が採用され得ることが理解される。
【０１０１】
別の局面において、本開示の化合物は、式ＸＸＩＢ：
【化１３】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物として例示することができる。式ＸＸＩＢ中のＲ１、Ｒ２ａ、Ｒ２ＢおよびＲ３は本
明細書に記載される式ＸＸＩＦの場合と同様に定義される。
【０１０２】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の前記アルキル、アルケニル、アルキニル
、シクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、およびカルボニ
ルは各々独立して、置換基群Ｉから選択される１個から最大置換可能数までの同一または
異なる置換基で必要に応じて置換されており、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの前記アルキル、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、アリール、ヘテロアリー
ル、カルボニル、ならびに前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独
立して、置換基群Ｉから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換
基で必要に応じて置換されている。
【０１０３】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換
されたアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテ
ロシクロアルキル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロア
リール、または必要に応じて置換されたカルボニルであり、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたシクロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に
応じて置換されたアリール、必要に応じて置換されたヘテロアリール、もしくは必要に応
じて置換されたカルボニルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロ
アリール環は各々独立して、必要に応じて置換されている。
【０１０４】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換
されたC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換
された5～10員ヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリール、必要に応
じて置換された5～10員ヘテロアリール、または必要に応じて置換されたカルボニルであ
り、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、必
要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシク
ロアルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリール、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロアリール、もしくは必要に応じて置換されたカルボニルであるか、または、Ｒ２Ａお
よびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリールヘテロ環
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もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環および前
記ヘテロアリール環は各々独立して、必要に応じて置換されている。
【０１０５】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたアリール、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、
置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必
要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
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必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換
可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群
ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されて
いてもよい。
【０１０６】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換
されたアルキル、必要に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシ
クロアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、必要に応じて置換された
アリール、ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、必要に応じて置換さ
れたアルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたアリールカルボニル、必要に応じて
置換されたアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカルボニ
ル、必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換された
シクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたヘテ
ロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換されたアルキルカ
ルバモイル、必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、必要に応じて置換された
アリールカルバモイル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、必要に応
じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または必要に応じて置換されたヘテロシク
ロアルキルカルバモイルであり、ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、置換基群Ｉ
Ｉから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて
置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応
じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、必要に応じ
て置換されたヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボ
ニル、必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたアリール
カルボニル、必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換され
たヘテロアリールカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロアリールオキシカルボニル
、必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキルオキシカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必
要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応
じて置換されたアルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル
、必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたヘテロアリー
ルカルバモイル、必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または必要に応
じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂ

の上記基は、置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
もしくはヘテロアリール環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環および前記ヘテロ
アリール環は各々独立して、置換基群ＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの
同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１０７】
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　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリール、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大
置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
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必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、もしくは
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置
換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、
ここで、前記非アリールヘテロ環および前記5～10員ヘテロアリール環は各々独立して、
置換基群Ｖから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されていてもよい。
【０１０８】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換
されたC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応
じて置換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアル
キル、必要に応じて置換されたC6-10アリール、ホルミル、必要に応じて置換されたC1-12
アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、必要に応じ
て置換されたC6-10アリールカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカ
ルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボニル、必要に応じて置
換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロ
アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換さ
れた5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換
されたC1-12アルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイ
ル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に応じて置換された5～10
員ヘテロアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモ
イル、または必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり
、ここで、Ｒ１、Ｒ３およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換され、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、必要に応じて置換されたC1-12アルキル、必
要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応じて置換されたC3-10シク
ロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に
応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカ
ルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、必要に応じて置換されたC

6-10アリールオキシカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルボ
ニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールオキシカルボニル、必要に応じて
置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキ
ルオキシカルボニル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル
、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイ
ル、必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12
アルコキシカルバモイル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に
応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シ
クロアルキルカルバモイル、もしくは必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアル
キルカルバモイルであり、ここで、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂの上記基は、置換基群ＩＩＩから
選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換さ
れるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、5～10員非アリール
ヘテロ環もしくは5～10員ヘテロアリール環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環
および前記5～10員ヘテロアリール環は各々独立して、置換基群Ｖから選択される１個か
ら最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１０９】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
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水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたシクロアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたアルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１０】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された
アルキル、必要に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたシクロア
ルキル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換さ
れたアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、必要に応じて
置換されたアリールカルボニル、必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニル、必
要に応じて置換されたシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換されたシクロアルキ
ルオキシカルボニル、必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に
応じて置換されたヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて
置換されたアルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたアルコキシカルバモイル、必
要に応じて置換されたアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたヘテロアリールカ
ルバモイル、必要に応じて置換されたシクロアルキルカルバモイル、または必要に応じて
置換されたヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基
は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換
基で必要に応じて置換されている。
【０１１１】
一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
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必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、
カルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルバモイル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールカルバモイル、
必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモイル、または
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１２】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された
C1-12アルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、必要に応じて置
換されたC3-10シクロアルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC

1-12アルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、必要に
応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロ
アルキルカルボニル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルオキシカルボニル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルボニル、必要に応じて置換さ
れた5～10員ヘテロシクロアルキルオキシカルボニル、カルバモイル、必要に応じて置換
されたC1-12アルキルカルバモイル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルバモイ
ル、必要に応じて置換されたC6-10アリールカルバモイル、必要に応じて置換された5～10
員ヘテロアリールカルバモイル、必要に応じて置換されたC3-10シクロアルキルカルバモ
イル、または必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキルカルバモイルであり
、ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換
可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１３】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたアルキル、
必要に応じて置換されたアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキル、
必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたアルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたアリールカルボニル、または
必要に応じて置換されたアリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１４】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された
アルキル、必要に応じて置換されたアリールアルキル、必要に応じて置換されたヘテロシ
クロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたアルキルカルボニル、必要に応じて置
換されたアルコキシカルボニル、必要に応じて置換されたアリールカルボニル、または必
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要に応じて置換されたアリールオキシカルボニルであり、ここで、Ｒ１およびＲ４の上記
基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で必要に応じて置換されている。
【０１１５】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１６】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、
水素、
必要に応じて置換されたC1-12アルキル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-6アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリールC1-6アルキル、
必要に応じて置換された5～10員ヘテロシクロアルキル、
ホルミル、
必要に応じて置換されたC1-12アルキルカルボニル、
必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールカルボニル、
必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニルであり、
ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最大置換可
能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１７】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ４は各々独立して、水素、必要に応じて置換された
C1-12アルキル、必要に応じて置換されたC6-10アリールC1-6アルキル、必要に応じて置換
された5～10員ヘテロシクロアルキル、ホルミル、必要に応じて置換されたC1-12アルキル
カルボニル、必要に応じて置換されたC1-12アルコキシカルボニル、必要に応じて置換さ
れたC6-10アリールカルボニル、必要に応じて置換されたC6-10アリールオキシカルボニル
であり、ここで、Ｒ１およびＲ４の上記基は、置換基群ＩＩＩから選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で必要に応じて置換されている。
【０１１８】
　一実施形態において、Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、置換オキシ、ホルミル、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、およびシク
ロアルキル、および置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているアリールアルキル；
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ヘテロアリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているヘテロアリールアルキル；
シクロアルキル；
置換シクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
置換ヘテロシクロアルキル；または
置換カルボニルであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シ
クロアルキル、置換ヘテロシクロアルキル、および置換アルキルは各々独立して、置換基
群ＩＶから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する。
【０１１９】
　一実施形態において、Ｒ１は、水素、
アルキル、
ヒドロキシ、置換オキシ、ホルミル、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、およびシク
ロアルキル、および置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル、
アリールアルキル、
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、お
よびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置
換基で置換されているアリールアルキル、
シクロアルキル、置換シクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、置換ヘテロシクロアルキ
ル、または置換カルボニルであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミ
ノ、置換シクロアルキル、置換ヘテロシクロアルキル、および置換アルキルは各々独立し
て、置換基群ＩＶから選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基
を有する。
【０１２０】
　一実施形態において、Ｒ１は、
水素；
アルキル；
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、アル
キルカルボニル、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ、アルコキシカルボニ
ル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハ
ロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアルキル；
アリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アリー
ルアルコキシ、アミノ、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボ
ニルアミノ、およびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一
または異なる置換基で置換されているアリールアルキル；
ヘテロアリールアルキル；
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アリー
ルアルコキシ、アミノ、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボ
ニルアミノ、およびニトロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一
または異なる置換基で置換されているヘテロアリールアルキル；
シクロアルキル；
ハロシクロアルキル；
ヘテロシクロアルキル；
アルキルカルボニル；
アリールアルキルカルボニル；
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アルコキシカルボニル；
アリールカルボニル；または
アリールオキシカルボニルである。
【０１２１】
　一実施形態において、Ｒ１は、水素、
アルキル、
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、アル
キルカルボニル、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ、アルコキシカルボニ
ル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハ
ロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異
なる置換基で置換されているアルキル、
アリールアルキル、
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ
、アルキルアミノ、（アルキル）２アミノ、シクロアルキルカルボニルアミノ、およびニ
トロからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
置換されているアリールアルキル、
シクロアルキル、ハロシクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、アルキルカルボニル、ア
リールアルキルカルボニル、アルコキシカルボニル、アリールカルボニル、またはアリー
ルオキシカルボニルである。
【０１２２】
　一実施形態において、Ｒ１は、
水素；
C1-12アルキル；
C1-12アルコキシ、C1-12ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-12
アルキルカルボニル、C1-12アルコキシカルボニル、C1-12ハロアルコキシカルボニル、ア
ミジノアミノ、C1-12アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-12アルコキシ
カルボニルアミノ、ヒドロキシ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキル
からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されているC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-12アルキル；
ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、C1-12ハ
ロアルコキシ、C6-10アリールC1-12アルコキシ、アミノ、C1-12アルキルアミノ、(C1-12
アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシ
からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されているC6-10アリールC1-12アルキル；
5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル；
ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、C1-12ハ
ロアルコキシ、C6-10アリールC1-12アルコキシ、アミノ、C1-12アルキルアミノ、(C1-12
アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシ
からなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換
されている5～10員ヘテロアリールC1-12アルキル；
C3-10シクロアルキル；
5～10員ヘテロシクロアルキル；
C1-12アルキルカルボニル；
C6-10アリールC1-12アルキルカルボニル；
C1-12アルコキシカルボニル；
C6-10アリールカルボニル；または
C6-10アリールオキシカルボニルである。
【０１２３】
　一実施形態において、Ｒ１は、
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水素；
C1-12アルキル；
C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-6アル
キルカルボニル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、アミジノ
アミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニ
ルアミノ、ヒドロキシ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、C6-10アリールC1-6アルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル
)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC6-10アリールC1-6アルキル；
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、C6-10アリールC1-6アルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル
)2アミノ、C3-10シクロアルキルカルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
る5～10員ヘテロアリールC1-6アルキル；
C3-10シクロアルキル；
5～10員ヘテロシクロアルキル；
C1-6アルキルカルボニル；
C6-10アリールC1-6アルキルカルボニル；
C1-6アルコキシカルボニル；
C6-10アリールカルボニル；または
C6-10アリールオキシカルボニルである。
【０１２４】
　一実施形態において、Ｒ１は、水素、
C1-12アルキル、
C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、ホルミル、カルボキシ、カルバモイル、C1-6アル
キルカルボニル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、アミジノ
アミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニ
ルアミノ、ヒドロキシ、およびC3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルか
らなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換さ
れているC1-12アルキル、
C6-10アリールC1-6アルキル、
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロア
ルコキシ、アミノ、C1-6アルキルアミノ、(C1-6アルキル)2アミノ、C3-10シクロアルキル
カルボニルアミノ、ニトロ、およびヒドロキシからなる群より選択される１個から最大置
換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル、
C3-10シクロアルキル、5～10員ヘテロシクロアルキル、C1-6アルキルカルボニル、C6-10
アリールC1-6アルキルカルボニル、C1-6アルコキシカルボニル、C6-10アリールカルボニ
ル、またはC6-10アリールオキシカルボニルである。
【０１２５】
　一実施形態において、Ｒ３は、
アルキル、
ヒドロキシ、置換オキシ、置換カルボニル、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、およ
び置換シクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一また
は異なる置換基で置換されているアルキル、
アリールアルキル、
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ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル、
アリール、または
置換アリールであり、ここで、前記置換オキシ、置換カルボニル、置換アミノ、置換シク
ロアルキル、置換アルキル、および置換アリールは各々独立して、置換基群ＩＶから選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する。
【０１２６】
　一実施形態において、Ｒ３は、
アルキル、
ヒドロキシ、アルコキシ、ハロアルコキシ、トリアルキルシリルオキシ、カルボキシ、カ
ルバモイル、アルコキシカルボニル、ハロアルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミ
ノ、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、ハ
ロアルコキシカルボニルアミノ、シクロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群
より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されている
アルキル、
アリールアルキル、
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およびハロアルコキシか
らなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換さ
れているアリールアルキル、または
アリールである。
【０１２７】
　一実施形態において、Ｒ３は、
C1-12アルキル、
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、C1-6ハロアルコキシ、トリC1-6アルキルシリルオキシ、カ
ルボキシ、カルバモイル、C1-6アルコキシカルボニル、C1-6ハロアルコキシカルボニル、
アミノ、アミジノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、C1-6ア
ルコキシカルボニルアミノ、C1-6ハロアルコキシカルボニルアミノ、C3-10シクロアルキ
ル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能数
までの同一または異なる置換基で置換されているC1-12アルキル、
C6-10アリールC1-6アルキル、
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル、または
C6-10アリールである。
【０１２８】
　一実施形態において、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、
アルキル、
ヒドロキシ、置換オキシ、アミノ、置換アミノ、シクロアルキル、および置換シクロアル
キルからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で
置換されているアルキル、
アリールアルキル、
ハロゲン、アルキル、置換アルキル、ヒドロキシ、および置換オキシからなる群より選択
される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているアリール
アルキル、
シクロアルキル、
置換シクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、もしくは置換ヘテロシクロアルキルであり
、
ここで、前記置換オキシ、置換アミノ、置換アルキル、置換シクロアルキル、および置換
ヘテロシクロアルキルは各々独立して、置換基群ＩＶから選択される１個から最大置換可
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能数までの同一または異なる置換基を有するか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１２９】
　一実施形態において、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、
アルキル、
ヒドロキシ、アルコキシ、カルボキシ、アルコキシカルボニル、アミノ、アミジノアミノ
、アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、アルコキシカルボニルアミノ、シク
ロアルキル、およびハロシクロアルキルからなる群より選択される１個から最大置換可能
数までの同一または異なる置換基で置換されているアルキル、
アリールアルキル、
ハロゲン、アルキル、ハロアルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、およびハロアルコキシか
らなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換さ
れているアリールアルキル、
シクロアルキル、
アルキル置換されたシクロアルキル、もしくはヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、非アリールヘテロ環
を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１個または
最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１３０】
　一実施形態において、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、
水素；
C1-12アルキル；
ヒドロキシ、C1-12アルコキシ、カルボキシ、C1-12アルコキシカルボニル、アミノ、アミ
ジノアミノ、C1-12アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、およびC1-12アルコ
キシカルボニルアミノ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる
群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されてい
るC1-12アルキル；
C6-10アリールC1-12アルキル；ハロゲン、C1-12アルキル、C1-12ハロアルキル、ヒドロキ
シ、C1-12アルコキシ、およびC1-12ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最
大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC6-10アリールC1-12アルキ
ル；
C3-10シクロアルキル；
C1-12アルキル置換されたC3-10シクロアルキル；もしくは
5～10員ヘテロシクロアルキルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、５～６員非アリール
ヘテロ環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１
個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１３１】
　一実施形態において、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは各々独立して、水素、
C1-12アルキル、
ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、カルボキシ、C1-6アルコキシカルボニル、アミノ、アミジ
ノアミノ、C1-6アルコキシカルボニル置換されたアミジノアミノ、およびC1-6アルコキシ
カルボニルアミノ、C3-10シクロアルキル、およびC3-10ハロシクロアルキルからなる群よ
り選択される１個から最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されているC1
-12アルキル、
C6-10アリールC1-6アルキル、
ハロゲン、C1-6アルキル、C1-6ハロアルキル、ヒドロキシ、C1-6アルコキシ、およびC1-6
ハロアルコキシからなる群より選択される１個から最大置換可能数までの同一または異な
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る置換基で置換されているC6-10アリールC1-6アルキル、
C3-10シクロアルキル、
C1-6アルキル置換されたC3-10シクロアルキル、もしくは5～10員ヘテロシクロアルキルで
あるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、５～６員非アリール
ヘテロ環を形成し、ここで、前記非アリールヘテロ環は、置換基群ＶＩから選択される１
個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基で置換されていてもよい。
【０１３２】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素、アルキル、または置換アルキルであり、ここで、
前記置換アルキルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、アルキルアミノ、
アリール、ニトロアリール、およびアルコキシカルボニルアミノからなる群より選択され
る１個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有する。
【０１３３】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素、アルキル、または置換アルキルであり、ここで、
前記置換アルキルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、C1-6アルキルアミ
ノ、C6-10アリール、ニトロ-C6-10アリール、およびC1-6アルコキシカルボニルアミノか
らなる群より選択される１個または最大置換可能数までの同一または異なる置換基を有す
る。
【０１３４】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素、C1-12アルキル、または置換C1-12アルキルであり
、ここで、前記置換C1-12アルキルは、ハロゲン、カルボキシ、カルバモイル、アミノ、C

1-12アルキルアミノ、C6-10アリール、ニトロ-C6-10アリール、およびC1-12アルコキシカ
ルボニルアミノからなる群より選択される１個または最大置換可能数までの同一または異
なる置換基を有する。
【０１３５】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素、またはアルキルである。
【０１３６】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素、またはC1-12アルキルである。
【０１３７】
　一実施形態において、Ｒ１は、水素、メチル、プロピル、イソプロピル、イソブチル、
sec-ブチル、イソペンチル、ヘキシル、アミジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボ
ニル置換されたアミジノアミノ)プロピル、tert-ブトキシエチル、tert-ブトキシプロピ
ル、tert-ブトキシカルボニルエチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、ヒドロキ
シプロピル、tert-ブトキシカルボニルアミノプロピル、シクロペンチルメチル、シクロ
ヘキシルメチル、シクロヘプチルメチル、5,6,7,8-テトラヒドロナフタレニルメチル、ベ
ンジル、フェニルエチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジル、クロロベンジル、メ
チルベンジル、ジメチルベンジル、tert-ブチルベンジル、メトキシベンジル、エトキシ
ベンジル、tert-ブトキシベンジル、トリフルオロメチルベンジル、(トリフルオロメトキ
シ)ベンジル、ベンジルオキシベンジル、アミノベンジル、(ジメチルアミノ)ベンジル、(
シクロペンチルカルボニルアミノ)ベンジル、6-メチル-1H-インドール-3-イルメチル、6-
フルオロ-1H-インドール-3-イルメチル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-メチル-1H-イン
ドール-3-イルメチル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-フルオロ-1H-インドール-3-イルメ
チル、ニトロベンジル、ヒドロキシベンジル、シクロヘキシル、イソバレリル、フェニル
アセチル、ベンゾイル、イソプロピルオキシカルボニル、フェノキシカルボニル、または
テトラヒドロ－２Ｈ－ピラニルである。
【０１３８】
　一実施形態において、Ｒ１は、水素、メチル、プロピル、イソプロピル、イソブチル、
sec-ブチル、イソペンチル、ヘキシル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノア
ミノ)プロピル、tert-ブトキシエチル、tert-ブトキシプロピル、tert-ブトキシカルボニ
ルエチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、ヒドロキシプロピル、tert-ブトキシ
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カルボニルアミノプロピル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、5,6,7,8-テ
トラヒドロナフタレニルメチル、ベンジル、2-フェニルエチル、ナフタレニルメチル、フ
ルオロベンジル、クロロベンジル、メチルベンジル、ジメチルベンジル、tert-ブチルベ
ンジル、メトキシベンジル、エトキシベンジル、tert-ブトキシベンジル、(トリフルオロ
メトキシ)ベンジル、アミノベンジル、(ジメチルアミノ)ベンジル、(シクロペンチルカル
ボニルアミノ)ベンジル、ニトロベンジル、ヒドロキシベンジル、シクロヘキシル、イソ
バレリル、フェニルアセチル、ベンゾイル、イソプロピルオキシカルボニル、またはフェ
ノキシカルボニルである。
【０１３９】
　一実施形態において、Ｒ２Ａは水素であり、
Ｒ２Ｂは、イソプロピル、イソブチル、sec-ブチル、ペンチル、イソペンチル、ヘキシル
、ヘプチル、アミジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノア
ミノ)プロピル、(tert-ブトキシカルボニル)エチル、tert-ブトキシエチル、メトキシブ
チル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピ
ル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、シクロへプチルメチル、(1,2,3,4-
テトラヒドロナフタレニル)メチル、2,2,6,6-テトラメチルピペリジニル、ベンジル、フ
ェニルエチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジル、クロロベンジル、(フルオロフ
ェニル)エチル、メチルベンジル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、β-ヒ
ドロキシフェネチル、α-ヒドロキシメチルフェネチル、シクロペンチル、シクロヘキシ
ル、もしくはメチルシクロヘキシルであるか、または、Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが
結合する窒素原子と一緒になって、ピロリジン環を形成する。
【０１４０】
　一実施形態において、Ｒ２Ａは水素であり、Ｒ２Ｂは、イソプロピル、イソブチル、ペ
ンチル、イソペンチル、ヘキシル、ヘプチル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミ
ジノアミノ)プロピル、tert-ブトキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブトキシカルボ
ニルアミノ)プロピル、シクロペンチルメチル、シクロヘキシルメチル、(1,2,3,4-テトラ
ヒドロナフタレニル)メチル、2,2,6,6-テトラメチルピペリジニル、ベンジル、フェニル
エチル、ナフタレニルメチル、フルオロベンジル、クロロベンジル、(フルオロフェニル)
エチル、メチルベンジル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、β-ヒドロキシ
フェネチル、α-ヒドロキシメチルフェネチル、シクロペンチル、シクロヘキシル、もし
くはメチルシクロヘキシルであるか、または、
Ｒ２ＡおよびＲ２Ｂは、それらが結合する窒素原子と一緒になって、ピロリジン環を形成
する。
【０１４１】
　一実施形態において、Ｒ３は、プロピル、イソブチル、イソペンチル、ヘキシル、アミ
ジノアミノプロピル、(tert-ブトキシカルボニル置換されたアミジノアミノ)プロピル、(
tert-ブトキシカルボニル)エチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブチル
ジメチルシリルオキシ)エチル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピル、シクロペン
チルメチル、シクロヘキシルメチル、シクロヘキシルエチル、ベンジル、ナフタレニルメ
チル、フェニルエチル、ナフタレニルエチル、クロロベンジル、メチルベンジル、(メチ
ルフェニル)エチル、(イソプロピルフェニル)エチル、tert-ブトキシベンジル、ヒドロキ
シベンジル、またはフェニルである。
【０１４２】
　一実施形態において、Ｒ３は、プロピル、イソブチル、イソペンチル、ヘキシル、(ter
t-ブトキシカルボニル置換されたアミジノアミノ)プロピル、(tert-ブトキシカルボニル)
エチル、カルボキシエチル、ヒドロキシエチル、(tert-ブチルジメチルシリルオキシ)エ
チル、(tert-ブトキシカルボニルアミノ)プロピル、シクロペンチルメチル、シクロヘキ
シルメチル、シクロヘキシルエチル、ベンジル、ナフタレニルメチル、(ナフタレニル)エ
チル、クロロベンジル、(メチルフェニル)エチル、(イソプロピルフェニル)エチル、tert
-ブトキシベンジル、ヒドロキシベンジル、またはフェニルである。



(80) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

【０１４３】
　一実施形態において、Ｒ４は、水素またはＣ１－６アルキルである。一実施形態におい
て、Ｒ４は、水素またはメチルである。一実施形態において、Ｒ４は、水素である。一実
施形態において、Ｒ４は、メチルである。
【０１４４】
　一実施形態において、Ｒ１は、アルキル、置換アリールアルキル、または置換ヘテロア
リールアルキルであり、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、アルキル、アリールアルキル
、置換アリールアルキル、または置換されていてもよいシクロアルキルアルキルであり、
Ｒ３は、アルキルであり、Ｒ４は、水素である。
【０１４５】
　一実施形態において、Ｒ１は、アルキル、アルキル置換アリールアルキル、クロロ置換
アリールアルキル、アルコキシ置換アリールアルキル、またはBocとアルキルとで置換さ
れているヘテロアリールアルキル、もしくはBocとハロゲンとで置換されているヘテロア
リールアルキルであり、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、アルキル、アリールアルキル
、フルオロ置換アリールアルキル、クロロ置換アリールアルキル、またはシクロアルキル
アルキルであり、Ｒ３は、アルキルである。
【０１４６】
　一実施形態において、Ｒ１は、C1-12アルキル、C1-12アルキル置換C6-10アリールC1-12
アルキル、クロロ置換C6-10アリールC1-12アルキル、C1-12アルコキシ置換C6-10アリール
C1-12アルキル、またはBocとC1-12アルキルとで置換されている5～10員ヘテロアリールC1
-12アルキル、もしくはBocとハロゲンとで置換されている5～10員ヘテロアリールC1-12ア
ルキルであり、Ｒ２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、C1-12アルキル、C6-10アリールC1-12
アルキル、フルオロ置換C6-10アリールC1-12アルキル、クロロ置換C6-10アリールC1-12ア
ルキル、またはC３－１０シクロアルキルC1-12アルキルであり、Ｒ３は、C1-12アルキル
である。
【０１４７】
　一実施形態において、Ｒ１は、イソブチル、イソペンチル、メチルベンジル、ｔ－ブチ
ルベンジル、クロロベンジル、メトキシベンジル、1-tert-ブトキシカルボニル-6-メチル
-1H-インドール-3-イルメチルまたは6-フルオロ-1H-インドール-3-イルメチルであり、Ｒ

２Ａは、水素であり、Ｒ２Ｂは、イソブチル、ベンジル、フルオロベンジル、クロロベン
ジル、またはシクロヘプチルメチルであり、Ｒ３は、イソブチルまたはイソペンチルであ
る。
【０１４８】
　本開示の化合物は、一部の実施形態において、下記式ＩＦ：
【化１４】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物として例示することができる。式ＩＦ中、
Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換さ
れたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシクロアルキルであり、
Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、必要に
応じて置換されたアルキニル、必要に応じて置換されたアリール、必要に応じて置換され
たヘテロアリール、必要に応じて置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換さ
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れたヘテロシクロアルキルであり、
Ｘは－ＮＨ－である。
【０１４９】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキ
ル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシク
ロアルキルであり、
Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキル、必要に応じて置換されたアルケニル、または
必要に応じて置換されたアリールである。
【０１５０】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて置換されたアルキ
ル、必要に応じて置換されたシクロアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロシク
ロアルキルであり、
Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキル、または必要に応じて置換されたアリールであ
る。
【０１５１】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、
カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアル
キル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたアリー
ルアルキル、または必要に応じて置換されたヘテロアリールアルキルである。
【０１５２】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、
カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアル
キル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたＣ６－

１０アリールＣ１－６アルキル、または必要に応じて置換された5～10員ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルである。
【０１５３】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、
カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアル
キル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたＣ６ア
リールＣ１－６アルキル、または必要に応じて置換された５員または６員ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルである。
【０１５４】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、
カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアル
キル、必要に応じて置換されたシクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたベンジ
ル、または必要に応じて置換された５員または６員ヘテロアリールメチルである。
【０１５５】
　一実施形態において、Ｒ１、Ｒ２およびＲ３は各々独立して、必要に応じて、水酸基、
カルボキシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアル
キル、シクロアルキルアルキル、必要に応じて置換されたベンジル、または必要に応じて
置換された５員または６員ヘテロアリールメチルである。
【０１５６】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６ア
ルキル、Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６

ハロアルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ置換された
Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６

アルキル、Ｃ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキ
ル、Ｃ５－６シクロアルキル、Ｃ１－６アルキル置換されたＣ５－６シクロアルキル、ま
たは必要に応じて置換された５員または６員ヘテロシクリルであり、
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Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキル置
換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６－１０アリール
Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アル
キル、Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ
置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキル置換アミノで置換さ
れたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４アルキル置換
されたＣ６－１０アリール、またはハロゲン置換されたＣ６－１０アリールである。
【０１５７】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、メチル、ｎ－プロピル、イソブ
チル、イソペンチル、ベンジル、メチルもしくはｔ－ブチル置換されたベンジル、フルオ
ロもしくはクロロ置換されたベンジル、メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル、
トリフルオロメトキシ置換されたベンジル、ヒドロキシ置換されたベンジル、ジメチルア
ミノ置換されたベンジル、シクロヘキシル、メチル置換されたシクロヘキシル、テトラヒ
ドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル、または２，２，６，６－テトラメチルピペリジン－４－
イルであり、
Ｒ３は、メチル、ｎ－プロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、メチルもしくは
ｔ－ブチル置換されたベンジル、フルオロもしくはクロロ置換されたベンジル、メトキシ
もしくはエトキシ置換されたベンジル、トリフルオロメトキシ置換されたベンジル、ヒド
ロキシ置換されたベンジル、ジメチルアミノ置換されたベンジル、またはフェニルである
。
【０１５８】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、メチル、エチル、ｎ－プロピル
、イソプロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メチルベンジル、４－（ｔ
－ブチル）ベンジル、４－フルオロベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル
、４－メトキシベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、３－ヒドロ
キシベンジル、４－（ジメチルアミノ）ベンジル、４－（トリフルオロメトキシ）ベンジ
ル、シクロヘキシル、trans－４－メチルシクロヘキシル、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン
－４－イル、または２，２，６，６－テトラメチルピペリジン－４－イルであり、
Ｒ３は、メチル、エチル、ｎ－プロピル、イソプロピル、イソブチル、イソペンチル、ベ
ンジル、４－メチルベンジル、４－（ｔ－ブチル）ベンジル、４－フルオロベンジル、３
－クロロベンジル、４－クロロベンジル、４－メトキシベンジル、４－エトキシベンジル
、４－ヒドロキシベンジル、３－ヒドロキシベンジル、４－（ジメチルアミノ）ベンジル
、４－（トリフルオロメトキシ）ベンジル、またはフェニルである。
【０１５９】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボ
キシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６ア
ルキル、必要に応じて置換されたＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル、必要に応じ
て置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、必要に応じて置換された5～10員ヘ
テロアリールＣ１－６アルキル、または必要に応じて置換された４～６員ヘテロシクロア
ルキルＣ１－６アルキルである。
【０１６０】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、必要に応じて、水酸基、カルボ
キシル基、カルバモイル基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６ア
ルキル、必要に応じて置換されたＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル、または必要
に応じて置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである。
【０１６１】
　一実施形態において、Ｒ１およびＲ２は各々独立して、Ｃ１－６アルキル、ヒドロキシ
置換されたＣ１－６アルキル、カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル、アミジノアミ
ノ置換されたＣ１－６アルキル、カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０ア
リールＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アル
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キル、ヒドロキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換された
Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリー
ルＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシカルボニル置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ１

－４アルキル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、またはＣ３

－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである。
【０１６２】
　一実施形態において、Ｒ２は、必要に応じて置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６ア
ルキルである。一実施形態において、Ｒ２は、必要に応じて置換されたＣ６アリールＣ１

－６アルキルである。一実施形態において、Ｒ２は、必要に応じて置換されたベンジルで
ある。
【０１６３】
　一実施形態において、Ｒ２は各々独立して、ヒドロキシ置換されたＣ１－６アルキル、
カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル、アミジノアミノ置換されたＣ１－６アルキル
、カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１

－４アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ置換されたＣ

６－１０アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６ア
ルキル、Ｃ１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－４

アルコキシカルボニル置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルキル置換アミノで置換
されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、またはＣ３－６シクロアルキルＣ１－６ア
ルキルである。
【０１６４】
　一実施形態において、Ｒ２は、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルキ
ル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ置換されたＣ６－１０ア
リールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ

１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、またはＣ１－４アル
キル置換アミノで置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである。
【０１６５】
　一実施形態において、Ｒ２は、Ｃ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルキル置換
されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１

－６アルキル、Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、ヒド
ロキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６アリールＣ１

－６アルキル、または、Ｃ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６アリールＣ１－６

アルキルである。
【０１６６】
　一実施形態において、Ｒ２は、ベンジル、メチルもしくはｔ－ブチル置換されたベンジ
ル、メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル、トリフルオロメトキシ置換されたベ
ンジル、ヒドロキシ置換されたベンジル、フルオロもしくはクロロ置換されたベンジル、
または、ジメチルアミノ置換された置換されたベンジルである。
【０１６７】
　一実施形態において、Ｒ２は、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－フルオロベ
ンジル、４－クロロベンジル、４－ヒドロキシベンジル、３－ヒドロキシベンジル、シク
ロヘキシル、テトラヒドロ－２Ｈ－ピラン－４－イル、または２，２，６，６－テトラメ
チルピペリジン－４－イルである。
【０１６８】
　一実施形態において、Ｒ２は、ベンジル、４－フルオロベンジル、４－クロロベンジル
、４－ヒドロキシベンジル、または３－ヒドロキシベンジルである。
【０１６９】
　一実施形態において、Ｒ２は、５員または６員ヘテロアリール置換されたＣ１－６アル
キルである。一実施形態において、Ｒ２の５員または６員ヘテロアリール置換されたアル
キルにおける５員または６員ヘテロアリール基は、チエニル、ピロリル、チアゾリル、イ
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ソチアゾリル、ピラゾリル、イミダゾリル、フラニル、オキサゾリル、イソオキサゾリル
、オキサジアゾリル、チアジアゾリル、トリアゾリル、テトラゾリル、ピリジル、ピリダ
ジニル、ピリミジニル、ピラジニルからなる群より選択されてもよい。一実施形態におい
て、Ｒ２は、ピリジル置換されたメチル、またはチエニル置換されたメチルである。
【０１７０】
　一実施形態において、Ｃ１０アリール置換されたＣ１－６アルキルである。一実施形態
において、Ｒ２は、１－ナフチルメチルまたは２－ナフチルメチルである。一実施形態に
おいて、Ｒ２は、１－ナフチルメチルである。
【０１７１】
　一実施形態において、Ｒ１は、アルキル、または必要に応じて置換されたベンジルであ
り、ここで、該アルキルは非置換である。
【０１７２】
　一実施形態において、Ｒ１は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル
基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル、必要に応じて置
換されたＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキル、必要に応じて置換されたＣ６アリー
ルＣ１－６アルキル、または必要に応じて置換された５員または６員ヘテロアリールＣ１

－６アルキルである。
【０１７３】
　一実施形態において、Ｒ１は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル
基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル、または必要に応
じて置換されたベンジルである。
【０１７４】
　一実施形態において、Ｒ１は、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ

１－６アルキル置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ置換され
たＣ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１

－６アルキル、ヒドロキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換され
たＣ６アリールＣ１－６アルキル、またはＣ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６

アリールＣ１－６アルキルである。
【０１７５】
　一実施形態において、Ｒ１は、メチル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、メチル
もしくはｔ－ブチル置換されたベンジル、メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル
、トリフルオロメトキシ置換されたベンジル、ヒドロキシ置換されたベンジル、フルオロ
もしくはクロロ置換されたベンジル、またはジメチルアミノ置換されたベンジルである。
【０１７６】
　一実施形態において、Ｒ１は、メチル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メ
チルベンジル、４－（ｔ－ブチル）ベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル
、４－メトキシベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、４－（ジメ
チルアミノ）ベンジル、シクロヘキシル、またはtrans－４－メチルシクロヘキシルであ
る。
【０１７７】
　一実施形態において、Ｒ１は、メチル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、４－メ
チルベンジル、４－（ｔ－ブチル）ベンジル、３－クロロベンジル、４－クロロベンジル
、４－メトキシベンジル、４－エトキシベンジル、４－ヒドロキシベンジル、または４－
（ジメチルアミノ）ベンジルである。
【０１７８】
　一実施形態において、Ｒ１は、Ｃ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである。
　一実施形態において、Ｒ１のＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルにおけるＣ３－

６シクロアルキル基は、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、およびシクロ
ヘキシルからなる群より選択されてもよく、該Ｃ１－６アルキル基は、メチル、エチル、
ｎ－プロピル、イソプロピル、ｎ－ブチル、イソブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、ｓｅｃ－ブ



(85) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

チル、ｎ－ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ｔｅｒｔ－ペンチル、１，２－ジメ
チルプロピル、ｎ－ヘキシルからなる群より選択されてもよい。
　一実施形態において、Ｒ１は、シクロプロピルメチル、シクロブチルメチル、シクロペ
ンチルメチル、シクロヘキシルメチル、シクロプロピルエチル、シクロブチルエチル、シ
クロペンチルエチル、またはシクロヘキシルエチルである。
　一実施形態において、Ｒ１は、シクロプロピルメチル、またはシクロヘキシルメチルで
ある。
【０１７９】
　一実施形態において、Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル
基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル、必要に応じて置換された
Ｃ６－１０アリールアルキル、必要に応じて置換されたＣ２－６アルケニル、または必要
に応じて置換されたＣ６－１０アリールである。
【０１８０】
　一実施形態において、Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル
基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたアルキル、または必要に応じて置換
されたＣ６－１０アリールアルキルである。
【０１８１】
　一実施形態において、Ｒ３は、必要に応じて置換されたアルキルである。一実施形態に
おいて、Ｒ３は、アルキルであり、ここで、該アルキルは非置換である。一実施形態にお
いて、Ｒ３は、必要に応じて置換されたＣ１－６アルキルである。Ｒ３は、Ｃ１－６アル
キルである。
【０１８２】
　一実施形態において、Ｒ３は、必要に応じて、水酸基、カルボキシル基、カルバモイル
基、アミノ基もしくはアミジノアミノ基で置換されたＣ１－６アルキル、または必要に応
じて置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキルである。
【０１８３】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル、ヒドロキシ置換されたＣ１－６アル
キル、カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル、アミジノアミノ置換されたＣ１－６ア
ルキル、カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル
、Ｃ１－４アルキル置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ置換さ
れたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６－１０アリールＣ１

－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシ置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ

１－４アルコキシカルボニル置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルキル置換アミノ
で置換されたＣ６－１０アリールＣ１－６アルキル、またはＣ３－６シクロアルキルＣ１

－６アルキルである。
【０１８４】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル、ヒドロキシ置換されたＣ１－６アル
キル、カルバモイル置換されたＣ１－６アルキル、アミジノアミノ置換されたＣ１－６ア
ルキル、カルボキシ置換されたＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシカルボニル置換さ
れたＣ１－６アルキル、またはＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである。
【０１８５】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６アリールＣ１－６アルキル、Ｃ

１－６アルキル置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、ハロゲン置換されたＣ６アリ
ールＣ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキ
ル、Ｃ１－６アルコキシ置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキル、ヒドロキシ置換され
たＣ６アリールＣ１－６アルキル、またはＣ１－６アルキル置換アミノで置換されたＣ６

アリールＣ１－６アルキルである。
【０１８６】
　一実施形態において、Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、
メチルもしくはｔ－ブチル置換されたベンジル、フルオロもしくはクロロ置換されたベン
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ジル、メトキシもしくはエトキシ置換されたベンジル、トリフルオロメトキシ置換された
ベンジル、ヒドロキシ置換されたベンジル、またはジメチルアミノ置換されたベンジルで
ある。
【０１８７】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキル、Ｃ６アリールＣ１－６アルキル、ま
たはハロゲン置換されたＣ６アリールＣ１－６アルキルである。
【０１８８】
　一実施形態において、Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、
またはクロロ置換されたベンジルである。
【０１８９】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ１－６アルキルである。
【０１９０】
　一実施形態において、Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、イソペンチル、ベンジル、
４－クロロベンジル、またはフェニルである。
【０１９１】
　一実施形態において、Ｒ３は、ｎ－プロピル、イソブチル、またはイソペンチルである
。
【０１９２】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルである。
　一実施形態において、Ｒ３のＣ３－６シクロアルキルＣ１－６アルキルにおけるＣ３－

６シクロアルキル基は、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、およびシクロ
ヘキシルからなる群より選択されてもよく、該Ｃ１－６アルキル基は、メチル、エチル、
ｎ－プロピル、イソプロピル、ｎ－ブチル、イソブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、ｓｅｃ－ブ
チル、ｎ－ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ｔｅｒｔ－ペンチル、１，２－ジメ
チルプロピル、ｎ－ヘキシルからなる群より選択されてもよい。
　一実施形態において、Ｒ３は、シクロプロピルメチルである。
【０１９３】
　一実施形態において、Ｒ３は、Ｃ２－６アルケニルである。
一実施形態において、Ｒ３は、１－プロペニル、１－ブテニル、１－ペンテニル、１－ヘ
キセニル、２－メチル－１－プロペニル、２－メチル－１－ブテニル、２－エチル－１－
ブテニル、および２－メチル－１－ペンテニルからなる群より選択されてもよい。
一実施形態において、Ｒ３は、２－メチル－１－プロペニルである。
【０１９４】
　一実施形態において、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がイソブチル、メトキシ置換された
ベンジル、メチル置換されたベンジル、ｔ－ブチル置換されたベンジル、またはクロロ置
換されたベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである。
【０１９５】
　一実施形態において、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がメトキシ置換されたベンジルまた
はクロロ置換されたベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである。
【０１９６】
　一実施形態において、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メトキシベンジルまたは３－
クロロベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである。
【０１９７】
　一実施形態において、式ＩＦの化合物におけるＲ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メト
キシベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである。
【０１９８】
　一実施形態において、式ＩＢの化合物におけるＲ２がベンジルであり、Ｒ１が４－メト
キシベンジルであり、Ｒ３がイソブチルである。
【０１９９】
　一実施形態において、Ｒ２がベンジル、またはクロロ置換されたベンジルであり、Ｒ１
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およびＲ３がそれぞれ独立してイソブチルまたはイソペンチルである。
【０２００】
　一実施形態において、Ｒ２がベンジルであり、Ｒ１がイソペンチルであり、Ｒ３がイソ
ブチルである。
【０２０１】
　一実施形態において、式ＩＢの化合物におけるＲ２がベンジルまたは４－クロロベンジ
ルであり、Ｒ１およびＲ３が共にイソブチルである。
【０２０２】
　一実施形態において、式ＩＢの化合物におけるＲ２がベンジルであり、Ｒ１がイソブチ
ルであり、Ｒ３がイソペンチルである。
【０２０３】
　本開示の式ＩＦおよびＩＢの化合物における置換基Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３の好ましい
組合せを、下記表に示す。
【表１】

【０２０４】
　本開示の式ＩＦおよびＩＢの化合物における置換基Ｒ１、Ｒ２、Ｒ３およびＸの好まし
い組合せを、(R1,R2,R3)＝(M,N,Q)の形式で下記のとおり示す。ここで、Ｒ１（M）はM1～
M15から選択され、Ｒ２（N）はN1～N11から選択され、Ｒ３（Q）はQ1～Q6から選択される
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。
【表２】

置換基Ｒ１、Ｒ２およびＲ３の好ましい組合せ
(R1,R2,R3)＝(M1,N1,Q1)，(M1,N1,Q2)，(M1,N1,Q3)，(M1,N1,Q4)，(M1,N1,Q5)，(M1,N1,Q
6)，(M1,N2,Q1)，(M1,N2,Q2)，(M1,N2,Q3)，(M1,N2,Q4)，(M1,N2,Q5)，(M1,N2,Q6)，(M1,
N3,Q1)，(M1,N3,Q2)，(M1,N3,Q3)，(M1,N3,Q4)，(M1,N3,Q5)，(M1,N3,Q6)，(M1,N4,Q1)，
(M1,N4,Q2)，(M1,N4,Q3)，(M1,N4,Q4)，(M1,N4,Q5)，(M1,N4,Q6)，(M1,N5,Q1)，(M1,N5,Q
2)，(M1,N5,Q3)，(M1,N5,Q4)，(M1,N5,Q5)，(M1,N5,Q6)，(M1,N6,Q1)，(M1,N6,Q2)，(M1,
N6,Q3)，(M1,N6,Q4)，(M1,N6,Q5)，(M1,N6,Q6)，(M1,N7,Q1)，(M1,N7,Q2)，(M1,N7,Q3)，
(M1,N7,Q4)，(M1,N7,Q5)，(M1,N7,Q6)，(M1,N8,Q1)，(M1,N8,Q2)，(M1,N8,Q3)，(M1,N8,Q
4)，(M1,N8,Q5)，(M1,N8,Q6)，(M1,N9,Q1)，(M1,N9,Q2)，(M1,N9,Q3)，(M1,N9,Q4)，(M1,
N9,Q5)，(M1,N9,Q6)，(M1,N10,Q1)，(M1,N10,Q2)，(M1,N10,Q3)，(M1,N10,Q4)，(M1,N10,
Q5)，(M1,N10,Q6)，(M2,N1,Q1)，(M2,N1,Q2)，(M2,N1,Q3)，(M2,N1,Q4)，(M2,N1,Q5)，(M
2,N1,Q6)，(M2,N2,Q1)，(M2,N2,Q2)，(M2,N2,Q3)，(M2,N2,Q4)，(M2,N2,Q5)，(M2,N2,Q6)
，(M2,N3,Q1)，(M2,N3,Q2)，(M2,N3,Q3)，(M2,N3,Q4)，(M2,N3,Q5)，(M2,N3,Q6)，(M2,N4
,Q1)，(M2,N4,Q2)，(M2,N4,Q3)，(M2,N4,Q4)，(M2,N4,Q5)，(M2,N4,Q6)，(M2,N5,Q1)，(M
2,N5,Q2)，(M2,N5,Q3)，(M2,N5,Q4)，(M2,N5,Q5)，(M2,N5,Q6)，(M2,N6,Q1)，(M2,N6,Q2)
，(M2,N6,Q3)，(M2,N6,Q4)，(M2,N6,Q5)，(M2,N6,Q6)，(M2,N7,Q1)，(M2,N7,Q2)，(M2,N7
,Q3)，(M2,N7,Q4)，(M2,N7,Q5)，(M2,N7,Q6)，(M2,N8,Q1)，(M2,N8,Q2)，(M2,N8,Q3)，(M
2,N8,Q4)，(M2,N8,Q5)，(M2,N8,Q6)，(M2,N9,Q1)，(M2,N9,Q2)，(M2,N9,Q3)，(M2,N9,Q4)
，(M2,N9,Q5)，(M2,N9,Q6)，(M2,N10,Q1)，(M2,N10,Q2)，(M2,N10,Q3)，(M2,N10,Q4)，(M
2,N10,Q5)，(M2,N10,Q6)，(M3,N1,Q1)，(M3,N1,Q2)，(M3,N1,Q3)，(M3,N1,Q4)，(M3,N1,Q
5)，(M3,N1,Q6)，(M3,N2,Q1)，(M3,N2,Q2)，(M3,N2,Q3)，(M3,N2,Q4)，(M3,N2,Q5)，(M3,
N2,Q6)，(M3,N3,Q1)，(M3,N3,Q2)，(M3,N3,Q3)，(M3,N3,Q4)，(M3,N3,Q5)，(M3,N3,Q6)，
(M3,N4,Q1)，(M3,N4,Q2)，(M3,N4,Q3)，(M3,N4,Q4)，(M3,N4,Q5)，(M3,N4,Q6)，(M3,N5,Q
1)，(M3,N5,Q2)，(M3,N5,Q3)，(M3,N5,Q4)，(M3,N5,Q5)，(M3,N5,Q6)，(M3,N6,Q1)，(M3,
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N6,Q2)，(M3,N6,Q3)，(M3,N6,Q4)，(M3,N6,Q5)，(M3,N6,Q6)，(M3,N7,Q1)，(M3,N7,Q2)，
(M3,N7,Q3)，(M3,N7,Q4)，(M3,N7,Q5)，(M3,N7,Q6)，(M3,N8,Q1)，(M3,N8,Q2)，(M3,N8,Q
3)，(M3,N8,Q4)，(M3,N8,Q5)，(M3,N8,Q6)，(M3,N9,Q1)，(M3,N9,Q2)，(M3,N9,Q3)，(M3,
N9,Q4)，(M3,N9,Q5)，(M3,N9,Q6)，(M3,N10,Q1)，(M3,N10,Q2)，(M3,N10,Q3)，(M3,N10,Q
4)，(M3,N10,Q5)，(M3,N10,Q6)，(M4,N1,Q1)，(M4,N1,Q2)，(M4,N1,Q3)，(M4,N1,Q4)，(M
4,N1,Q5)，(M4,N1,Q6)，(M4,N2,Q1)，(M4,N2,Q2)，(M4,N2,Q3)，(M4,N2,Q4)，(M4,N2,Q5)
，(M4,N2,Q6)，(M4,N3,Q1)，(M4,N3,Q2)，(M4,N3,Q3)，(M4,N3,Q4)，(M4,N3,Q5)，(M4,N3
,Q6)，(M4,N4,Q1)，(M4,N4,Q2)，(M4,N4,Q3)，(M4,N4,Q4)，(M4,N4,Q5)，(M4,N4,Q6)，(M
4,N5,Q1)，(M4,N5,Q2)，(M4,N5,Q3)，(M4,N5,Q4)，(M4,N5,Q5)，(M4,N5,Q6)，(M4,N6,Q1)
，(M4,N6,Q2)，(M4,N6,Q3)，(M4,N6,Q4)，(M4,N6,Q5)，(M4,N6,Q6)，(M4,N7,Q1)，(M4,N7
,Q2)，(M4,N7,Q3)，(M4,N7,Q4)，(M4,N7,Q5)，(M4,N7,Q6)，(M4,N8,Q1)，(M4,N8,Q2)，(M
4,N8,Q3)，(M4,N8,Q4)，(M4,N8,Q5)，(M4,N8,Q6)，(M4,N9,Q1)，(M4,N9,Q2)，(M4,N9,Q3)
，(M4,N9,Q4)，(M4,N9,Q5)，(M4,N9,Q6)，(M4,N10,Q1)，(M4,N10,Q2)，(M4,N10,Q3)，(M4
,N10,Q4)，(M4,N10,Q5)，(M4,N10,Q6)，(M5,N1,Q1)，(M5,N1,Q2)，(M5,N1,Q3)，(M5,N1,Q
4)，(M5,N1,Q5)，(M5,N1,Q6)，(M5,N2,Q1)，(M5,N2,Q2)，(M5,N2,Q3)，(M5,N2,Q4)，(M5,
N2,Q5)，(M5,N2,Q6)，(M5,N3,Q1)，(M5,N3,Q2)，(M5,N3,Q3)，(M5,N3,Q4)，(M5,N3,Q5)，
(M5,N3,Q6)，(M5,N4,Q1)，(M5,N4,Q2)，(M5,N4,Q3)，(M5,N4,Q4)，(M5,N4,Q5)，(M5,N4,Q
6)，(M5,N5,Q1)，(M5,N5,Q2)，(M5,N5,Q3)，(M5,N5,Q4)，(M5,N5,Q5)，(M5,N5,Q6)，(M5,
N6,Q1)，(M5,N6,Q2)，(M5,N6,Q3)，(M5,N6,Q4)，(M5,N6,Q5)，(M5,N6,Q6)，(M5,N7,Q1)，
(M5,N7,Q2)，(M5,N7,Q3)，(M5,N7,Q4)，(M5,N7,Q5)，(M5,N7,Q6)，(M5,N8,Q1)，(M5,N8,Q
2)，(M5,N8,Q3)，(M5,N8,Q4)，(M5,N8,Q5)，(M5,N8,Q6)，(M5,N9,Q1)，(M5,N9,Q2)，(M5,
N9,Q3)，(M5,N9,Q4)，(M5,N9,Q5)，(M5,N9,Q6)，(M5,N10,Q1)，(M5,N10,Q2)，(M5,N10,Q3
)，(M5,N10,Q4)，(M5,N10,Q5)，(M5,N10,Q6)，(M6,N1,Q1)，(M6,N1,Q2)，(M6,N1,Q3)，(M
6,N1,Q4)，(M6,N1,Q5)，(M6,N1,Q6)，(M6,N2,Q1)，(M6,N2,Q2)，(M6,N2,Q3)，(M6,N2,Q4)
，(M6,N2,Q5)，(M6,N2,Q6)，(M6,N3,Q1)，(M6,N3,Q2)，(M6,N3,Q3)，(M6,N3,Q4)，(M6,N3
,Q5)，(M6,N3,Q6)，(M6,N4,Q1)，(M6,N4,Q2)，(M6,N4,Q3)，(M6,N4,Q4)，(M6,N4,Q5)，(M
6,N4,Q6)，(M6,N5,Q1)，(M6,N5,Q2)，(M6,N5,Q3)，(M6,N5,Q4)，(M6,N5,Q5)，(M6,N5,Q6)
，(M6,N6,Q1)，(M6,N6,Q2)，(M6,N6,Q3)，(M6,N6,Q4)，(M6,N6,Q5)，(M6,N6,Q6)，(M6,N7
,Q1)，(M6,N7,Q2)，(M6,N7,Q3)，(M6,N7,Q4)，(M6,N7,Q5)，(M6,N7,Q6)，(M6,N8,Q1)，(M
6,N8,Q2)，(M6,N8,Q3)，(M6,N8,Q4)，(M6,N8,Q5)，(M6,N8,Q6)，(M6,N9,Q1)，(M6,N9,Q2)
，(M6,N9,Q3)，(M6,N9,Q4)，(M6,N9,Q5)，(M6,N9,Q6)，(M6,N10,Q1)，(M6,N10,Q2)，(M6,
N10,Q3)，(M6,N10,Q4)，(M6,N10,Q5)，(M6,N10,Q6)，(M7,N1,Q1)，(M7,N1,Q2)，(M7,N1,Q
3)，(M7,N1,Q4)，(M7,N1,Q5)，(M7,N1,Q6)，(M7,N2,Q1)，(M7,N2,Q2)，(M7,N2,Q3)，(M7,
N2,Q4)，(M7,N2,Q5)，(M7,N2,Q6)，(M7,N3,Q1)，(M7,N3,Q2)，(M7,N3,Q3)，(M7,N3,Q4)，
(M7,N3,Q5)，(M7,N3,Q6)，(M7,N4,Q1)，(M7,N4,Q2)，(M7,N4,Q3)，(M7,N4,Q4)，(M7,N4,Q
5)，(M7,N4,Q6)，(M7,N5,Q1)，(M7,N5,Q2)，(M7,N5,Q3)，(M7,N5,Q4)，(M7,N5,Q5)，(M7,
N5,Q6)，(M7,N6,Q1)，(M7,N6,Q2)，(M7,N6,Q3)，(M7,N6,Q4)，(M7,N6,Q5)，(M7,N6,Q6)，
(M7,N7,Q1)，(M7,N7,Q2)，(M7,N7,Q3)，(M7,N7,Q4)，(M7,N7,Q5)，(M7,N7,Q6)，(M7,N8,Q
1)，(M7,N8,Q2)，(M7,N8,Q3)，(M7,N8,Q4)，(M7,N8,Q5)，(M7,N8,Q6)，(M7,N9,Q1)，(M7,
N9,Q2)，(M7,N9,Q3)，(M7,N9,Q4)，(M7,N9,Q5)，(M7,N9,Q6)，(M7,N10,Q1)，(M7,N10,Q2)
，(M7,N10,Q3)，(M7,N10,Q4)，(M7,N10,Q5)，(M7,N10,Q6)，(M8,N1,Q1)，(M8,N1,Q2)，(M
8,N1,Q3)，(M8,N1,Q4)，(M8,N1,Q5)，(M8,N1,Q6)，(M8,N2,Q1)，(M8,N2,Q2)，(M8,N2,Q3)
，(M8,N2,Q4)，(M8,N2,Q5)，(M8,N2,Q6)，(M8,N3,Q1)，(M8,N3,Q2)，(M8,N3,Q3)，(M8,N3
,Q4)，(M8,N3,Q5)，(M8,N3,Q6)，(M8,N4,Q1)，(M8,N4,Q2)，(M8,N4,Q3)，(M8,N4,Q4)，(M
8,N4,Q5)，(M8,N4,Q6)，(M8,N5,Q1)，(M8,N5,Q2)，(M8,N5,Q3)，(M8,N5,Q4)，(M8,N5,Q5)
，(M8,N5,Q6)，(M8,N6,Q1)，(M8,N6,Q2)，(M8,N6,Q3)，(M8,N6,Q4)，(M8,N6,Q5)，(M8,N6
,Q6)，(M8,N7,Q1)，(M8,N7,Q2)，(M8,N7,Q3)，(M8,N7,Q4)，(M8,N7,Q5)，(M8,N7,Q6)，(M
8,N8,Q1)，(M8,N8,Q2)，(M8,N8,Q3)，(M8,N8,Q4)，(M8,N8,Q5)，(M8,N8,Q6)，(M8,N9,Q1)
，(M8,N9,Q2)，(M8,N9,Q3)，(M8,N9,Q4)，(M8,N9,Q5)，(M8,N9,Q6)，(M8,N10,Q1)，(M8,N
10,Q2)，(M8,N10,Q3)，(M8,N10,Q4)，(M8,N10,Q5)，(M8,N10,Q6)，(M9,N1,Q1)，(M9,N1,Q
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2)，(M9,N1,Q3)，(M9,N1,Q4)，(M9,N1,Q5)，(M9,N1,Q6)，(M9,N2,Q1)，(M9,N2,Q2)，(M9,
N2,Q3)，(M9,N2,Q4)，(M9,N2,Q5)，(M9,N2,Q6)，(M9,N3,Q1)，(M9,N3,Q2)，(M9,N3,Q3)，
(M9,N3,Q4)，(M9,N3,Q5)，(M9,N3,Q6)，(M9,N4,Q1)，(M9,N4,Q2)，(M9,N4,Q3)，(M9,N4,Q
4)，(M9,N4,Q5)，(M9,N4,Q6)，(M9,N5,Q1)，(M9,N5,Q2)，(M9,N5,Q3)，(M9,N5,Q4)，(M9,
N5,Q5)，(M9,N5,Q6)，(M9,N6,Q1)，(M9,N6,Q2)，(M9,N6,Q3)，(M9,N6,Q4)，(M9,N6,Q5)，
(M9,N6,Q6)，(M9,N7,Q1)，(M9,N7,Q2)，(M9,N7,Q3)，(M9,N7,Q4)，(M9,N7,Q5)，(M9,N7,Q
6)，(M9,N8,Q1)，(M9,N8,Q2)，(M9,N8,Q3)，(M9,N8,Q4)，(M9,N8,Q5)，(M9,N8,Q6)，(M9,
N9,Q1)，(M9,N9,Q2)，(M9,N9,Q3)，(M9,N9,Q4)，(M9,N9,Q5)，(M9,N9,Q6)，(M9,N10,Q1)
，(M9,N10,Q2)，(M9,N10,Q3)，(M9,N10,Q4)，(M9,N10,Q5)，(M9,N10,Q6)，(M10,N1,Q1)，
(M10,N1,Q2)，(M10,N1,Q3)，(M10,N1,Q4)，(M10,N1,Q5)，(M10,N1,Q6)，(M10,N2,Q1)，(M
10,N2,Q2)，(M10,N2,Q3)，(M10,N2,Q4)，(M10,N2,Q5)，(M10,N2,Q6)，(M10,N3,Q1)，(M10
,N3,Q2)，(M10,N3,Q3)，(M10,N3,Q4)，(M10,N3,Q5)，(M10,N3,Q6)，(M10,N4,Q1)，(M10,N
4,Q2)，(M10,N4,Q3)，(M10,N4,Q4)，(M10,N4,Q5)，(M10,N4,Q6)，(M10,N5,Q1)，(M10,N5,
Q2)，(M10,N5,Q3)，(M10,N5,Q4)，(M10,N5,Q5)，(M10,N5,Q6)，(M10,N6,Q1)，(M10,N6,Q2
)，(M10,N6,Q3)，(M10,N6,Q4)，(M10,N6,Q5)，(M10,N6,Q6)，(M10,N7,Q1)，(M10,N7,Q2)
，(M10,N7,Q3)，(M10,N7,Q4)，(M10,N7,Q5)，(M10,N7,Q6)，(M10,N8,Q1)，(M10,N8,Q2)，
(M10,N8,Q3)，(M10,N8,Q4)，(M10,N8,Q5)，(M10,N8,Q6)，(M10,N9,Q1)，(M10,N9,Q2)，(M
10,N9,Q3)，(M10,N9,Q4)，(M10,N9,Q5)，(M10,N9,Q6)，(M10,N10,Q1)，(M10,N10,Q2)，(M
10,N10,Q3)，(M10,N10,Q4)，(M10,N10,Q5)，(M10,N10,Q6)，(M11,N1,Q1)，(M11,N1,Q2)，
(M11,N1,Q3)，(M11,N1,Q4)，(M11,N1,Q5)，(M11,N1,Q6)，(M11,N2,Q1)，(M11,N2,Q2)，(M
11,N2,Q3)，(M11,N2,Q4)，(M11,N2,Q5)，(M11,N2,Q6)，(M11,N3,Q1)，(M11,N3,Q2)，(M11
,N3,Q3)，(M11,N3,Q4)，(M11,N3,Q5)，(M11,N3,Q6)，(M11,N4,Q1)，(M11,N4,Q2)，(M11,N
4,Q3)，(M11,N4,Q4)，(M11,N4,Q5)，(M11,N4,Q6)，(M11,N5,Q1)，(M11,N5,Q2)，(M11,N5,
Q3)，(M11,N5,Q4)，(M11,N5,Q5)，(M11,N5,Q6)，(M11,N6,Q1)，(M11,N6,Q2)，(M11,N6,Q3
)，(M11,N6,Q4)，(M11,N6,Q5)，(M11,N6,Q6)，(M11,N7,Q1)，(M11,N7,Q2)，(M11,N7,Q3)
，(M11,N7,Q4)，(M11,N7,Q5)，(M11,N7,Q6)，(M11,N8,Q1)，(M11,N8,Q2)，(M11,N8,Q3)，
(M11,N8,Q4)，(M11,N8,Q5)，(M11,N8,Q6)，(M11,N9,Q1)，(M11,N9,Q2)，(M11,N9,Q3)，(M
11,N9,Q4)，(M11,N9,Q5)，(M11,N9,Q6)，(M11,N10,Q1)，(M11,N10,Q2)，(M11,N10,Q3)，(
M11,N10,Q4)，(M11,N10,Q5)，(M11,N10,Q6)，(M12,N1,Q1)，(M12,N1,Q2)，(M12,N1,Q3)，
(M12,N1,Q4)，(M12,N1,Q5)，(M12,N1,Q6)，(M12,N2,Q1)，(M12,N2,Q2)，(M12,N2,Q3)，(M
12,N2,Q4)，(M12,N2,Q5)，(M12,N2,Q6)，(M12,N3,Q1)，(M12,N3,Q2)，(M12,N3,Q3)，(M12
,N3,Q4)，(M12,N3,Q5)，(M12,N3,Q6)，(M12,N4,Q1)，(M12,N4,Q2)，(M12,N4,Q3)，(M12,N
4,Q4)，(M12,N4,Q5)，(M12,N4,Q6)，(M12,N5,Q1)，(M12,N5,Q2)，(M12,N5,Q3)，(M12,N5,
Q4)，(M12,N5,Q5)，(M12,N5,Q6)，(M12,N6,Q1)，(M12,N6,Q2)，(M12,N6,Q3)，(M12,N6,Q4
)，(M12,N6,Q5)，(M12,N6,Q6)，(M12,N7,Q1)，(M12,N7,Q2)，(M12,N7,Q3)，(M12,N7,Q4)
，(M12,N7,Q5)，(M12,N7,Q6)，(M12,N8,Q1)，(M12,N8,Q2)，(M12,N8,Q3)，(M12,N8,Q4)，
(M12,N8,Q5)，(M12,N8,Q6)，(M12,N9,Q1)，(M12,N9,Q2)，(M12,N9,Q3)，(M12,N9,Q4)，(M
12,N9,Q5)，(M12,N9,Q6)，(M12,N10,Q1)，(M12,N10,Q2)，(M12,N10,Q3)，(M12,N10,Q4)，
(M12,N10,Q5)，(M12,N10,Q6)，(M13,N1,Q1)，(M13,N1,Q2)，(M13,N1,Q3)，(M13,N1,Q4)，
(M13,N1,Q5)，(M13,N1,Q6)，(M13,N2,Q1)，(M13,N2,Q2)，(M13,N2,Q3)，(M13,N2,Q4)，(M
13,N2,Q5)，(M13,N2,Q6)，(M13,N3,Q1)，(M13,N3,Q2)，(M13,N3,Q3)，(M13,N3,Q4)，(M13
,N3,Q5)，(M13,N3,Q6)，(M13,N4,Q1)，(M13,N4,Q2)，(M13,N4,Q3)，(M13,N4,Q4)，(M13,N
4,Q5)，(M13,N4,Q6)，(M13,N5,Q1)，(M13,N5,Q2)，(M13,N5,Q3)，(M13,N5,Q4)，(M13,N5,
Q5)，(M13,N5,Q6)，(M13,N6,Q1)，(M13,N6,Q2)，(M13,N6,Q3)，(M13,N6,Q4)，(M13,N6,Q5
)，(M13,N6,Q6)，(M13,N7,Q1)，(M13,N7,Q2)，(M13,N7,Q3)，(M13,N7,Q4)，(M13,N7,Q5)
，(M13,N7,Q6)，(M13,N8,Q1)，(M13,N8,Q2)，(M13,N8,Q3)，(M13,N8,Q4)，(M13,N8,Q5)，
(M13,N8,Q6)，(M13,N9,Q1)，(M13,N9,Q2)，(M13,N9,Q3)，(M13,N9,Q4)，(M13,N9,Q5)，(M
13,N9,Q6)，(M13,N10,Q1)，(M13,N10,Q2)，(M13,N10,Q3)，(M13,N10,Q4)，(M13,N10,Q5)
，(M13,N10,Q6)，(M14,N1,Q1)，(M14,N1,Q2)，(M14,N1,Q3)，(M14,N1,Q4)，(M14,N1,Q5)
，(M14,N1,Q6)，(M14,N2,Q1)，(M14,N2,Q2)，(M14,N2,Q3)，(M14,N2,Q4)，(M14,N2,Q5)，
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(M14,N2,Q6)，(M14,N3,Q1)，(M14,N3,Q2)，(M14,N3,Q3)，(M14,N3,Q4)，(M14,N3,Q5)，(M
14,N3,Q6)，(M14,N4,Q1)，(M14,N4,Q2)，(M14,N4,Q3)，(M14,N4,Q4)，(M14,N4,Q5)，(M14
,N4,Q6)，(M14,N5,Q1)，(M14,N5,Q2)，(M14,N5,Q3)，(M14,N5,Q4)，(M14,N5,Q5)，(M14,N
5,Q6)，(M14,N6,Q1)，(M14,N6,Q2)，(M14,N6,Q3)，(M14,N6,Q4)，(M14,N6,Q5)，(M14,N6,
Q6)，(M14,N7,Q1)，(M14,N7,Q2)，(M14,N7,Q3)，(M14,N7,Q4)

，(M14,N7,Q5)，(M14,N7,Q6)，(M14,N8,Q1)，(M14,N8,Q2)，(M14,N8,Q3)，(M14,N8,Q4)，
(M14,N8,Q5)，(M14,N8,Q6)，(M14,N9,Q1)，(M14,N9,Q2)，(M14,N9,Q3)，(M14,N9,Q4)，(M
14,N9,Q5)，(M14,N9,Q6)，(M14,N10,Q1)，(M14,N10,Q2)，(M14,N10,Q3)，(M14,N10,Q4)，
(M14,N10,Q5)，(M14,N10,Q6)，(M15,N1,Q1)，(M15,N1,Q2)，(M15,N1,Q3)，(M15,N1,Q4)，
(M15,N1,Q5)，(M15,N1,Q6)，(M15,N2,Q1)，(M15,N2,Q2)，(M15,N2,Q3)，(M15,N2,Q4)，(M
15,N2,Q5)，(M15,N2,Q6)，(M15,N3,Q1)，(M15,N3,Q2)，(M15,N3,Q3)，(M15,N3,Q4)，(M15
,N3,Q5)，(M15,N3,Q6)，(M15,N4,Q1)，(M15,N4,Q2)，(M15,N4,Q3)，(M15,N4,Q4)，(M15,N
4,Q5)，(M15,N4,Q6)，(M15,N5,Q1)，(M15,N5,Q2)，(M15,N5,Q3)，(M15,N5,Q4)，(M15,N5,
Q5)，(M15,N5,Q6)，(M15,N6,Q1)，(M15,N6,Q2)，(M15,N6,Q3)，(M15,N6,Q4)，(M15,N6,Q5
)，(M15,N6,Q6)，(M15,N7,Q1)，(M15,N7,Q2)，(M15,N7,Q3)，(M15,N7,Q4)，(M15,N7,Q5)
，(M15,N7,Q6)，(M15,N8,Q1)，(M15,N8,Q2)，(M15,N8,Q3)，(M15,N8,Q4)，(M15,N8,Q5)，
(M15,N8,Q6)，(M15,N9,Q1)，(M15,N9,Q2)，(M15,N9,Q3)，(M15,N9,Q4)，(M15,N9,Q5)，(M
15,N9,Q6)，(M15,N10,Q1)，(M15,N10,Q2)，(M15,N10,Q3)，(M15,N10,Q4)，(M15,N10,Q5)
，(M15,N10,Q6)
【０２０５】
　本開示の化合物は、一部の実施形態において、下記式ＩＢ：
【化１５】

により表される化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒
和物として例示することができる。式ＩＢ中のＲ１、Ｒ２およびＲ３は式ＩＦの場合と同
様に定義され、Ｘは－ＮＨ－である。
【０２０６】
　以下、本開示の化合物について、さらに説明する。
　本開示の化合物には、置換基の種類によっては、互変異性体、幾何異性体等の立体異性
体および光学異性体が存在しうるが、本開示はそれらも含む。即ち、本開示の化合物にお
いて不斉炭素原子が一つ以上存在する場合には、ジアステレオマーや光学異性体が存在す
るが、これらのジアステレオマーや光学異性体の混合物や単離されたものも本開示の化合
物に含まれる。
【０２０７】
　また、本開示は、各種水和物、溶媒和物および結晶多形を含むことが意図される。
【０２０８】
　さらに、本開示の化合物は、同位体元素（例えば、２Ｈ（もしくはＤ）、３Ｈ（もしく
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はＴ)、１１Ｃ、１３Ｃ、１４Ｃ、１３Ｎ、１５Ｎ、１５Ｏ、３５Ｓ、１８Ｆ、１２５Ｉ
等）で置換されていてもよく、これらの化合物も本開示の化合物に含まれる。
【０２０９】
　さらに本開示の範囲には本開示の化合物のプロドラッグも含まれる。本開示においてプ
ロドラッグとは、生体内で、例えば、酸加水分解により、あるいは酵素的に分解されて本
明細書中記載の式IF、IB、IIF、IIB、XXIF、XXIB、XXIIF、XXIIB、XXIIIF、またはXXIIIB
で表される化合物を与える誘導体をいう。例えば、本明細書中記載の式IF、IB、IIF、IIB
、XXIF、XXIB、XXIIF、XXIIB、XXIIIF、またはXXIIIBで表される化合物が水酸基やアミノ
基、またはカルボキシル基を有する場合は、これらの基を常法に従って修飾してプロドラ
ッグを製造することができる。プロドラッグの技術については、例えば、C.　G.　Wermut
h,　“The　Practice　of　Medicinal　Chemistry”,　4th　Ed.,　Academic　Press,　(
2015),　Chapter　28に記載されている。
【０２１０】
　例えばカルボキシ基を有する化合物であればそのカルボキシル基がアルコキシカルボニ
ル基となった化合物、アルキルチオカルボニル基となった化合物、またはアルキルアミノ
カルボニル基となった化合物が挙げられる。
【０２１１】
　また、例えばアミノ基を有する化合物であれば、そのアミノ基がアルカノイル基で置換
されアルカノイルアミノ基となった化合物、アルコキシカルボニル基により置換されアル
コキシカルボニルアミノ基となった化合物、アルカノイルオキシメチルアミノ基となった
化合物、またはヒドロキシルアミンとなった化合物が挙げられる。
【０２１２】
　また例えば水酸基を有する化合物であれば、その水酸基が前記アルカノイル基により置
換されてアルカノイルオキシ基となった化合物、リン酸エステルとなった化合物、または
アルカノイルオキシメチルオキシ基となった化合物が挙げられる。
【０２１３】
　これらのプロドラッグ化に用いる基のアルキル部分としては前記アルキル基が挙げられ
、そのアルキル基は例えばアルコキシ基等により置換されていてもよい。好ましい例とし
ては、次のものが挙げられる。
【０２１４】
　例えばカルボキシル基がアルコキシカルボニル基となった化合物についての例としては
、メトキシカルボニルまたはエトキシカルボニル等のアルコキシカルボニル、またはメト
キシメトキシカルボニル、エトキシメトキシカルボニル、２－メトキシエトキシカルボニ
ル、２－メトキシエトキシメトキシカルボニルまたはピバロイルオキシメトキシカルボニ
ル等のアルコキシ基により置換されたアルコキシカルボニルが挙げられる。
【０２１５】
　本明細書において、「薬学的に許容される塩」とは、薬学的に使用することが許容され
ている酸付加塩および塩基付加塩を意味する。「薬学的に許容される塩」の具体例として
は、酢酸塩、プロピオン酸塩、酪酸塩、ギ酸塩、トリフルオロ酢酸塩、マレイン酸塩、フ
マル酸塩、酒石酸塩、クエン酸塩、ステアリン酸塩、コハク酸塩、エチルコハク酸塩、マ
ロン酸塩、ラクトビオン酸塩、グルコン酸塩、グルコヘプトン酸塩、安息香酸塩、メタン
スルホン酸塩、ベンゼンスルホン酸、パラトルエンスルホン酸塩（トシル酸塩）、ラウリ
ル硫酸塩、リンゴ酸塩、アスコルビン酸塩、マンデル酸塩、サッカリン酸塩、キシナホ酸
塩、パモ酸塩、ケイヒ酸塩、アジピン酸塩、システイン塩、Ｎ－アセチルシステイン塩、
塩酸塩、臭化水素酸塩、リン酸塩、硫酸塩、ヨウ化水素酸塩、ニコチン酸塩、シュウ酸塩
、ピクリン酸塩、チオシアン酸塩、ウンデカン酸塩、アクリル酸ポリマー塩、カルボキシ
ビニルポリマー等の酸付加塩；リチウム塩、ナトリウム塩、カリウム塩、カルシウム塩等
の無機塩基付加塩；モルホリン、ピペリジン等の有機塩基付加塩；アスパラギン酸、グル
タミン酸等のアミノ酸との付加塩等が挙げられるが、これらに限定されない。
【０２１６】
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　句「化合物もしくはそのエナンチオマーまたはそれらの塩またはそれらの溶媒和物」は
、ある化合物、前記化合物のエナンチオマー、前記化合物の塩、前記エナンチオマーの塩
、前記化合物の溶媒和物、前記エナンチオマーの溶媒和物、前記化合物の塩の溶媒和物、
または前記エナンチオマーの塩の溶媒和物を意味する。
【０２１７】
　本明細書で使用する場合、狂犬病を「予防する」治療剤は、被験体において、未処置の
被験体と比べて、処置した被験体の障害もしくは状態の出現を減少させるか、または未処
置の被験体と比べて、狂犬病の１つもしくは複数の症状の発症を遅らせるか、もしくは重
症度を減少させる化合物を指す。
【０２１８】
　「治療する」という用語は、予防的および／または治療的処置を含む。「予防的または
治療的」処置という用語は、当技術分野において承認されており、１種または複数種の本
願発明の化合物または医薬組成物の宿主への投与を含む。望ましくない状態（例えば、宿
主動物の疾患または他の望ましくない状態）の臨床所見以前に投与される場合、処置は予
防的（すなわち、望ましくない状態の発症から宿主を保護する）であるのに対して、望ま
しくない状態の所見後に投与される場合、処置は治療的（すなわち、現存する望ましくな
い状態またはその副作用を減退、回復、または安定化させることを意図する）である。
【０２１９】
　「プロドラッグ」という用語は、生理学的条件下で、本開示の治療活性剤（例えば、式
Ｉの化合物）へと変換される化合物を包含することを意図する。プロドラッグを作製する
ための一般的方法は、生理学的条件下で加水分解されることで所望の分子を曝露する、１
つまたは複数の選択された部分を含める方法である。他の実施形態では、プロドラッグは
、宿主動物の酵素活性により変換される。例えば、エステルまたはカーボネート（例えば
、アルコールまたはカルボン酸のエステルまたはカーボネート）は本開示の好ましいプロ
ドラッグである。特定の実施形態では、上に表された製剤中の一部または式ＩＦ、ＩＢ、
ＸＸＩＦ、およびＸＸＩＢのすべての化合物は、例えば、親化合物中のヒドロキシルがエ
ステルまたはカーボネートとして与えられるか、または親化合物中に存在するカルボン酸
がエステルとして与えられる、対応する適切なプロドラッグで置き換えることができる。
【０２２０】
　医薬組成物
　本開示の組成物および方法は、それを必要とする個体を処置するために利用することが
できる。特定の実施形態では、個体は、哺乳動物、例えばヒトなど、または非ヒト哺乳動
物である。動物、例えばヒトなどに投与された場合、組成物または化合物は、好ましくは
、例えば、本開示の化合物と、薬学的に許容される担体とを含む医薬組成物として投与さ
れる。薬学的に許容される担体は、当技術分野で周知であり、例えば、水溶液、例えば、
水もしくは緩衝生理食塩水など、または他の溶媒もしくはビヒクル、例えば、グリコール
、グリセロール、油、例えば、オリーブ油など、または注射用の有機エステルが挙げられ
る。好ましい実施形態では、このような医薬組成物がヒトへの投与、特に侵襲経路の投与
のためである場合（すなわち、例えば、上皮バリアを介した輸送または拡散を回避する注
射またはインプランテーションなどの経路）、水溶液はパイロジェンを含まない、または
パイロジェンを実質的に含まない。賦形剤は、例えば、剤の遅延放出を実行するように、
または１つもしくは複数の細胞、組織または器官を選択的にターゲットとするよう選択す
ることができる。医薬組成物は、単位剤形、例えば、錠剤、カプセル剤（スプリンクルカ
プセル剤およびゼラチンカプセル剤を含む）、顆粒剤、再構成用に凍結乾燥されたもの、
散剤、液剤、シロップ剤、坐剤、または注射などであり得る。組成物はまた、経皮的送達
システム、例えば、皮膚パッチ中に存在することもできる。組成物はまた、局所的投与に
対して適切な液剤、例えば点眼剤などの中に存在することもできる。
【０２２１】
　薬学的に許容される担体は、化合物、例えば、本開示の化合物などを、例えば、安定化
させるか、溶解度を増加させるか、または吸収を増加させるように作用する、生理学的に
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許容される剤を含有することができる。このような生理学的に許容される剤として、例え
ば、炭水化物、例えば、グルコース、スクロースまたはデキストランなど、抗酸化剤、例
えば、アスコルビン酸またはグルタチオンなど、キレート剤、低分子量タンパク質または
他の安定剤もしくは賦形剤などが挙げられる。生理学的に許容される剤を含めた、薬学的
に許容される担体の選択は、例えば、組成物の投与経路に依存する。調製物または医薬組
成物は、自己乳化型薬物送達システムまたは自己マイクロ乳化型薬物送達システムであっ
てよい。医薬組成物（調製物）はまた、リポソームであっても他のポリマーマトリクスで
あってよく、これらの中に、例えば、本開示の化合物を組み込むことができる。リポソー
ム、例えば、リン脂質または他の脂質を含むリポソームなどは、作製および投与が比較的
簡単な、非毒性の、生理学的に許容される、代謝可能な担体である。
【０２２２】
　「薬学的に許容される」という句は、本明細書中で採用されることによって、健全な医
学的判断の範囲内で、過剰な毒性も、刺激も、アレルギー応答も、他の問題も、合併症も
なしに、妥当な損益比に見合って、ヒトおよび動物の組織と接触させて使用するのに適切
である化合物、材料、組成物、および／または剤形を指す。
【０２２３】
　「薬学的に許容される担体」という句は、本明細書で使用する場合、薬学的に許容され
る材料、組成物またはビヒクル、例えば、液体もしくは固体充填剤、希釈剤、賦形剤、溶
媒またはカプセル化材料などを意味する。各担体は、製剤の他の成分と相容性であり、患
者に対し有害ではないという意味で「許容可能」でなければならない。薬学的に許容され
る担体として機能することができる材料の一部の例として、以下が挙げられる：（１）糖
、例えば、ラクトース、グルコースおよびスクロースなど；（２）デンプン、例えば、ト
ウモロコシデンプンおよびジャガイモデンプンなど；（３）セルロース、およびその誘導
体、例えば、カルボキシメチルセルロースナトリウム、エチルセルロースおよび酢酸セル
ロースなど；（４）粉末状トラガカント；（５）麦芽；（６）ゼラチン；（７）タルク；
（８）賦形剤、例えば、ココアバターおよび坐剤ワックスなど；（９）油、例えば、ピー
ナッツ油、綿実油、ベニバナ油、ゴマ油、オリーブ油、コーン油およびダイズ油など；（
１０）グリコール、例えば、プロピレングリコールなど；（１１）ポリオール、例えば、
グリセリン、ソルビトール、マンニトールおよびポリエチレングリコールなど；（１２）
エステル、例えば、オレイン酸エチルおよびラウリン酸エチルなど；（１３）寒天；（１
４）緩衝剤、例えば、水酸化マグネシウムおよび水酸化アルミニウムなど；（１５）アル
ギン酸；（１６）パイロジェンを含まない水；（１７）等張生理食塩水；（１８）リンゲ
ル液；（１９）エチルアルコール；（２０）リン酸緩衝液；ならびに（２１）薬学的製剤
に採用される他の無毒性の相容性物質。
【０２２４】
　医薬組成物（調製物）は、例えば、経口的に（例えば、水性または非水性の液剤または
懸濁剤などの中の飲薬、錠剤、カプセル剤（スプリンクルカプセル剤およびゼラチンカプ
セル剤を含む）、ボーラス、散剤、顆粒剤、舌への適用のためのペースト剤）；口腔粘膜
を通しての吸収（例えば、舌下）；肛門で、直腸でまたは経膣的に（例えば、ペッサリー
、クリーム剤または発泡体などとして）；非経口的に（筋肉内、静脈内、皮下または髄腔
内を含む、例えば、滅菌の液剤または懸濁剤として）；経鼻；腹腔内；皮下；経皮的に（
例えば、皮膚に適用されるパッチとして）；および局所的に（例えば、皮膚に適用される
クリーム剤、軟膏剤もしくはスプレー剤、または点眼剤として）などを含めた、いくつか
の投与経路のうちのいずれかにより被験体に投与することができる。化合物はまた、吸入
用に製剤化され得る。特定の実施形態では、化合物は単に滅菌水中に溶解または懸濁させ
るだけでよい。適切な投与経路およびそれに適する組成物の詳細は、例えば、米国特許第
６，１１０，９７３号、同第５，７３１，０００号、同第５，５４１，２３１号、同第５
，４２７，７９８号、同第５，３５８，９７０号および同第４，１７２，８９６号、なら
びにこれらの中に引用された特許の中に見出すことができる。
【０２２５】
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　製剤は、便利よく、単位剤形で与えられてよく、薬学の技術分野で周知の任意の方法に
より調製されてよい。担体物質と組み合わせて単一剤形を生成することができる活性成分
の量は、処置を受けている宿主、特定の投与モードに応じて異なる。担体物質と組み合わ
せて単一剤形を生成することができる活性成分の量は、一般的に治療効果を生じる化合物
の量である。一般的に、この量は、１００パーセントのうち、約１パーセント～約９９パ
ーセントの活性成分、好ましくは約５パーセント～約７０パーセントの活性成分、最も好
ましくは約１０パーセント～約３０パーセントの活性成分の範囲におよぶ。
【０２２６】
　これらの製剤または組成物を調製する方法は、活性化合物、例えば、本開示の化合物な
どを、担体および、必要に応じて、１つまたは複数の副成分と会合させるステップを含む
。一般的に、製剤は、本開示の化合物を、液体担体もしくは微細に分割された固体担体、
またはこれらの両方と均一かつ密に会合させ、次いで、必要に応じて、生成物を成形する
ことにより調製される。
【０２２７】
　経口投与に対して適切な本開示の製剤は、カプセル剤（スプリンクルカプセル剤および
ゼラチンカプセル剤を含む）、カシェ剤、丸剤、錠剤、ロゼンジ剤（香味づけたベース、
通常、スクロースおよびアカシアまたはトラガカントを使用）、凍結乾燥されたもの、散
剤、顆粒剤、または水性もしくは非水性液体中の液剤もしくは懸濁剤として、または水中
油型もしくは油中水型の液体乳剤として、またはエリキシル剤もしくはシロップ剤として
、またはパステル剤として（不活性ベース、例えば、ゼラチンおよびグリセリンなど、ま
たはスクロースおよびアカシアを使用）および／または洗口剤としての形態などであって
よく、これらのそれぞれが活性成分として本開示の化合物の既定量を含有する。組成物ま
たは化合物はまた、ボーラス、舐剤またはペースト剤として投与されてもよい。
【０２２８】
　経口投与のための固体剤形（カプセル剤（スプリンクルカプセル剤およびゼラチンカプ
セル剤を含む）、錠剤、丸剤、糖衣錠、散剤、および顆粒剤など）を調製するために、活
性成分は、１種もしくは複数の薬学的に許容される担体、例えば、クエン酸ナトリウムも
しくは第二リン酸カルシウム、および／または以下のうちのいずれかと混合する：（１）
充填剤または増量剤、例えば、デンプン、ラクトース、スクロース、グルコース、マンニ
トール、および／またはケイ酸など；（２）結合剤、例えば、カルボキシメチルセルロー
ス、アルギナート、ゼラチン、ポリビニルピロリドン、スクロースおよび／またはアカシ
アなど；（３）保湿剤、例えば、グリセロールなど；（４）崩壊剤、例えば、寒天、炭酸
カルシウム、ジャガイモデンプンまたはタピオカデンプン、アルギン酸、特定のシリケー
ト、および炭酸ナトリウムなど；（５）溶解遅延剤、例えば、パラフィンなど；（６）吸
収促進剤、例えば、第四級アンモニウム化合物など；（７）湿潤剤、例えば、セチルアル
コールおよびモノステアリン酸グリセロールなど；（８）吸収剤、例えば、カオリンおよ
びベントナイト粘土など；（９）滑沢剤、例えば、タルク、ステアリン酸カルシウム、ス
テアリン酸マグネシウム、固体ポリエチレングリコール、ラウリル硫酸ナトリウム、およ
びこれらの混合物など；（１０）錯化剤、例えば、修飾および未修飾のシクロデキストリ
ンなど；ならびに（１１）着色剤。カプセル剤（スプリンクルカプセル剤およびゼラチン
カプセル剤を含む）、錠剤および丸剤の場合、医薬組成物はまた緩衝剤を含んでもよい。
同様のタイプの固体組成物もまた、ラクトースまたは乳糖などの賦形剤、ならびに高分子
量ポリエチレングリコールなどを使用して、軟質および硬質充填ゼラチンカプセル剤中の
充填剤として採用することができる。
【０２２９】
　錠剤は、必要に応じて１つまたは複数の副成分と一緒に、圧縮または成型により作製す
ることができる。圧縮錠は、結合剤（例えば、ゼラチンまたはヒドロキシプロピルメチル
セルロース）、滑沢剤、不活性希釈剤、保存剤、崩壊剤（例えば、デンプングリコール酸
ナトリウムまたは架橋カルボキシメチルセルロースナトリウム）、表面活性剤または分散
剤を使用して調製することができる。成型錠剤は、不活性な液体希釈剤で湿らせた粉末状
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化合物の混合物を適切な機器の中で成型することによって作製することができる。
【０２３０】
　医薬組成物の錠剤および他の固体剤形、例えば、糖衣錠、カプセル剤（スプリンクルカ
プセル剤およびゼラチンカプセル剤を含む）、丸剤および顆粒剤などは、必要に応じて刻
みを入れるか、またはコーティングおよびシェル、例えば、腸溶コーティングおよび医薬
品製剤化技術において周知の他のコーティングなどを用いて調製してもよい。これらはま
た、例えば、所望の放出プロファイルを提供するために異なる割合でヒドロキシプロピル
メチルセルロース、他のポリマーマトリクス、リポソームおよび／またはミクロスフェア
を使用して、その中の活性成分の持続性放出または制御性放出を提供するために製剤化さ
れていてもよい。これらは、例えば、細菌保留フィルターを通す濾過により、または使用
直前に滅菌水、もしくはある他の滅菌注射用媒体に溶解させることができる滅菌された固
体組成物の形態で滅菌剤を組み込むことによって、滅菌されていてもよい。これらの組成
物はまた、乳化剤を必要に応じて含有してもよく、活性成分（単数または複数）を、消化
管の特定の部分のみにおいて、またはこの部分において優先的に、必要に応じて、遅延型
方式で放出する組成物であってよい。使用することができる包埋組成物の例として、ポリ
マー物質およびワックスが挙げられる。活性成分はまた、適切な場合、上に記載された賦
形剤の１種または複数種を用いて、マイクロカプセル化した形態にすることができる。
【０２３１】
　経口投与に対して有用な液体剤形として、薬学的に許容される乳剤、再構成用に凍結乾
燥されたもの、マイクロエマルジョン、液剤、懸濁剤、シロップ剤およびエリキシル剤が
挙げられる。活性成分に加えて、液体剤形は、当技術分野で一般的に使用される不活性希
釈剤、例えば、水または他の溶媒、シクロデキストリンおよびその誘導体、可溶化剤およ
び乳化剤、例えば、エチルアルコール、イソプロピルアルコール、炭酸エチル、酢酸エチ
ル、ベンジルアルコール、安息香酸ベンジル、プロピレングリコール、１，３－ブチレン
グリコール、油（特に、綿実油、ラッカセイ油、コーン油、胚芽油、オリーブ油、ヒマシ
油およびゴマ油）、グリセロール、テトラヒドロフリルアルコール、ポリエチレングリコ
ールおよびソルビタンの脂肪酸エステルなど、ならびにこれらの混合物などを含有しても
よい。
【０２３２】
　不活性希釈剤の他に、経口組成物はまた、アジュバント、例えば、湿潤剤、乳化剤およ
び懸濁化剤、甘味剤、香味剤、着色剤、香料ならびに保存剤などを含むことができる。
【０２３３】
　懸濁剤は、活性化合物に加えて、懸濁化剤、例えば、エトキシ化イソステアリルアルコ
ール、ポリオキシエチレンソルビトールおよびソルビタンエステル、微結晶性セルロース
、メタ水酸化アルミニウム、ベントナイト、寒天およびトラガカント、ならびにこれらの
混合物などを含有してもよい。
【０２３４】
　直腸、膣、または尿道への投与のための医薬組成物の製剤は坐剤として与えられてもよ
く、この坐剤は、１種または複数種の活性化合物を、例えば、ココアバター、ポリエチレ
ングリコール、坐剤ワックスまたはサリチレートなどを含む、１種または複数種の適切な
非刺激性賦形剤または担体と混合することによって調製することができ、これは、室温で
は固体であるが、体温では液体であり、したがって、直腸または膣腔において融解して、
活性化合物を放出する。
【０２３５】
　口への投与のための医薬組成物の製剤は、洗口剤、または経口スプレー剤、または経口
軟膏剤として与えられてもよい。
【０２３６】
　代わりにまたは追加的に、組成物は、カテーテル、ステント、ワイヤ、または他の腔内
デバイスを介した送達用に製剤化することができる。このようなデバイスを介した送達は
、特に膀胱、尿道、尿管、直腸、または腸への送達に対して有用であり得る。
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【０２３７】
　経膣投与に対して適切な製剤はまた、当技術分野で適当であることが公知であるような
担体を含有する、ペッサリー、タンポン、クリーム剤、ゲル剤、ペースト剤、発泡体また
はスプレー製剤を含む。
【０２３８】
　局所的または経皮的投与のための剤形は、散剤、スプレー剤、軟膏剤、ペースト剤、ク
リーム剤、ローション剤、ゲル剤、液剤、パッチおよび吸入剤を含む。活性化合物は、滅
菌条件下で、薬学的に許容される担体、および必要であり得る任意の保存剤、緩衝剤、ま
たは噴霧剤と混合することができる。
【０２３９】
　軟膏剤、ペースト剤、クリーム剤およびゲル剤は、活性化合物に加えて、賦形剤、例え
ば、動物性および植物性の油脂、ワックス、パラフィン、デンプン、トラガカント、セル
ロース誘導体、ポリエチレングリコール、シリコーン、ベントナイト、ケイ酸、タルクお
よび酸化亜鉛、またはこれらの混合物などを含有してもよい。
【０２４０】
　散剤およびスプレー剤は、活性化合物に加えて、賦形剤、例えば、ラクトース、タルク
、ケイ酸、水酸化アルミニウム、ケイ酸カルシウムおよびポリアミド粉末、またはこれら
の物質の混合物などを含有することができる。スプレー剤は、慣習的噴霧剤、例えば、ク
ロロフルオロ炭化水素などおよび揮発性の非置換炭化水素、例えば、ブタンおよびプロパ
ンなどをさらに含有することができる。
【０２４１】
　経皮的パッチにより、本開示の化合物の制御送達を身体に提供するという利点が加わっ
た。このような剤形は、活性化合物を適正な媒体中に溶解または分散させることによって
作製することができる。吸収増強剤を使用することによって、皮膚を横断する化合物のフ
ラックスを増加させることもできる。このようなフラックスの速度は、速度制御膜を提供
すること、または化合物をポリマーマトリクスまたはゲル内で分散させることのいずれか
によって制御することができる。
【０２４２】
　眼用製剤、眼軟膏剤、散剤、および液剤などもまた本開示の範囲内にあると想定されて
いる。例示的眼用製剤は、米国特許出願公開第２００５／００８００５６号、同第２００
５／００５９７４４号、同第２００５／００３１６９７号および同第２００５／００４０
７４号ならびに米国特許第６，５８３，１２４号（これらの内容は、本明細書に参考とし
て援用される）に記載されている。所望する場合、液体眼用製剤は、涙液、房水または硝
子体液と同様の特性を有するか、またはこのような流体と相容性である。好ましい投与経
路は、局部への投与（例えば、局所的投与、例えば点眼剤など、またはインプラントを介
した投与）である。
【０２４３】
　「非経口投与」および「非経口的に投与された」という句は、本明細書で使用する場合
、経腸および局所的投与以外の投与モード、通常は注射によるものを意味し、制限なしで
、静脈内、筋肉内、動脈内、髄腔内、嚢内、眼窩内、心臓内、皮内、腹腔内、経気管、皮
下、表皮下、関節内、被膜下、くも膜下、脊髄内および胸骨内注射および注入が挙げられ
る。非経口投与に対して適切な医薬組成物は、１種または複数種の活性化合物を、１種ま
たは複数種の薬学的に許容される滅菌の、等張の、水性もしくは非水性の液剤、分散液、
懸濁剤もしくは乳剤、または使用直前に滅菌注射液剤もしくは分散液に再構成することが
できる滅菌散剤と組み合わせて含み、それらは、抗酸化剤、緩衝剤、静菌剤、対象とする
レシピエントの血液と製剤とを等張性にする溶質、または懸濁化剤もしくは粘稠化剤を含
有することができる。
【０２４４】
　本開示の医薬組成物に採用され得る適切な水性および非水性の担体の例として、水、エ
タノール、ポリオール（例えば、グリセロール、プロピレングリコール、およびポリエチ
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レングリコールなど）、および適切なこれらの混合物、植物油、例えば、オリーブ油など
、および注射用有機エステル、例えば、オレイン酸エチルなどが挙げられる。適正な流動
度は、例えば、コーティング材料、例えば、レシチンなどを使用することによって、分散
液の場合、必要な粒径を維持することによって、および界面活性剤を使用することによっ
て、維持することができる。
【０２４５】
　これらの組成物はまた、アジュバント、例えば、保存剤、湿潤剤、乳化剤および分散剤
なども含有することができる。微生物の作用の防止は、様々な抗菌剤および抗真菌剤、例
えば、パラベン、クロロブタノール、およびフェノールソルビン酸などの包含により確実
にすることができる。等張剤、例えば、糖および塩化ナトリウムなどを組成物中に含める
こともまた望ましい。加えて、注射用医薬品形態の長期吸収は、吸収を遅らせる剤、例え
ば、モノステアリン酸アルミニウムおよびゼラチンなどの包含により引き起こすことがで
きる。
【０２４６】
　場合によっては、薬物の効果を長引かせるために、皮下注射または筋肉内注射からの薬
物の吸収を遅らせることが望ましい。これは、水溶性の乏しい、結晶質材料または非晶質
材料の液体懸濁剤を使用することによって遂行されてもよい。よって、薬物の吸収速度は
、その溶解速度に依存し、さらに速度は、結晶サイズおよび結晶形態に依存し得る。代わ
りに、非経口的に投与された薬物の形態の遅延型吸収は、油ビヒクル中に薬物を溶解また
は懸濁させることによって遂行される。
【０２４７】
　注射用のデポー形態は、生分解性ポリマー（例えば、ポリラクチド－ポリグリコリドな
ど）中で対象化合物のマイクロカプセル化マトリクスを形成することによって作製される
。薬物対ポリマーの比率、および採用される特定のポリマーの性質に応じて、薬物の放出
速度を制御することができる。他の生分解性ポリマーの例として、ポリ（オルトエステル
）およびポリ（無水物）が挙げられる。デポー注射用製剤はまた、体組織と相容性である
リポソームまたはマイクロエマルジョン内に薬物を封入することによって調製される。
【０２４８】
　本開示の方法における使用に対して、活性化合物それ自体が与えられてもよく、または
、例えば、０．１～９９．５％（より好ましくは、０．５～９０％）の活性成分を、薬学
的に許容される担体と組み合わせて含有する医薬組成物として与えられてもよい。
【０２４９】
　導入の方法はまた、再充填可能なデバイスまたは生分解性のデバイスにより提供するこ
ともできる。近年では、タンパク質性生物製剤を含めた薬物の制御送達のために、様々な
持続放出ポリマーデバイスが開発され、インビボで試験されてきた。生分解性ポリマーと
非分解性ポリマーの両方を含めた、様々な生体適合性ポリマー（ハイドロゲルを含む）を
使用することによって、ある特定のターゲット部位での化合物の持続性放出のためのイン
プラントを形成することができる。
【０２５０】
　医薬組成物中の活性成分の実際の投与量レベルを変化させることによって、ある特定の
患者に対して有毒であることなく、上記特定の患者、組成物、および投与モードに対して
所望の治療応答を達成するのに有効な活性成分の量を得ることができる。
【０２５１】
　選択された投与量レベルは、採用された特定の化合物もしくは化合物の組合せ、または
そのエステル、塩もしくはアミドの活性、投与経路、投与時間、採用されている特定の化
合物（単数または複数）の排出速度、処置の継続時間、採用された特定の化合物（単数ま
たは複数）と組み合わせて使用される他の薬物、化合物および／または物質、処置を受け
ている患者の年齢、性別、体重、状態、全般的な健康状態および以前の病歴、ならびに医
学的技術分野において周知の同種の因子を含めた様々な因子に依存する。
【０２５２】
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　当業者である医師または獣医は、必要とされる医薬組成物の治療有効量を容易に判定お
よび処方することができる。例えば、医師または獣医であれば、医薬組成物または化合物
の用量を、所望の治療効果を達成するために必要とされるレベルより低いレベルから開始
し、所望の効果が達成されるまで投与量を徐々に増加させることができる。「治療有効量
」とは、所望の治療効果を顕在化させるのに十分な化合物の濃度を意味する。化合物の有
効量は、被験体の体重、性別、年齢、および病歴に従い変わることが一般的に理解されて
いる。有効量に影響を与える他の因子として、これらに限定されないが、患者の状態の重
症度、処置を受けている障害、化合物の安定性、および、所望する場合、本開示の化合物
と共に投与されている別のタイプの治療剤を挙げることができる。より多い総用量を、上
記剤の複数回投与により送達することができる。効力および投与量を判定する方法は、当
業者に公知である（本明細書に参考として援用される、Ｉｓｓｅｌｂａｃｈｅｒら（１９
９６年）Ｈａｒｒｉｓｏｎ’ｓ　Ｐｒｉｎｃｉｐｌｅｓ　ｏｆ　Ｉｎｔｅｒｎａｌ　Ｍｅ
ｄｉｃｉｎｅ、１３版、１８１４～１８８２頁）。
【０２５３】
　一般的に、本開示の組成物および方法において使用される活性化合物の適切な１日量は
、治療効果を生じるのに有効な最も低い用量である、化合物の量となる。このような有効
用量は、一般的には、上に記載されている因子に依存する。
【０２５４】
　所望する場合、活性化合物の有効な１日量は、必要に応じて単位剤形で、１日を通して
適当な間隔で別々に投与される１、２、３、４、５、もしくは６個または６個超の分割用
量として投与されてもよい。本開示の特定の実施形態では、活性化合物は、１日２回また
は３回投与され得る。好ましい実施形態では、活性化合物は、１日１回投与される。
【０２５５】
　この処置を受ける患者は、霊長類、特にヒト、および他の哺乳動物、例えば、ウマ、ウ
シ、ブタおよびヒツジなど；ならびに家禽類およびペット全般を含めた、処置を必要とす
る任意の動物である。
【０２５６】
　特定の実施形態では、本開示の化合物は、単独で使用してもよいし、別のタイプの治療
剤と共同して投与してもよい。本明細書で使用する場合、「共同して投与」という句は、
以前に投与された治療用化合物が体内で依然として有効である間に第２の化合物が投与さ
れるような（例えば、この２種の化合物は患者の体内で同時に有効であり、それは、２種
の化合物の相乗効果を含み得る）、２種もしくは２種超の異なる治療用化合物の投与の任
意の形態を指す。例えば、異なる治療用化合物は、同じ製剤または別個の製剤のいずれか
で、同時にまたは逐次的にのいずれかで投与することができる。特定の実施形態では、異
なる治療用化合物は、互いに１時間以内、１２時間以内、２４時間以内、３６時間以内、
４８時間以内、７２時間以内、または１週間以内に投与することができる。したがって、
このような処置を受ける個体は、異なる治療用化合物の併用効果から恩恵を受けることが
できる。
【０２５７】
　特定の実施形態では、本開示の化合物と、１種または複数種の追加の治療剤（複数可）
（例えば、１種または複数種の追加の化学療法剤（複数可））との共同投与は、本開示の
化合物（例えば、式ＩＦ、ＩＢ、ＸＸＩＦ、またはＸＸＩＢの化合物）または１種もしく
は複数種の追加の治療剤（複数可）の個々の投与のそれぞれと比較して、改善された効力
を提供する。特定のこのような実施形態では、共同投与は、相加効果を提供し、ここで、
相加効果とは、本開示の化合物および１種または複数種の追加の治療剤（複数可）の個々
の投与の効果のそれぞれの和を指す。
【０２５８】
　一つの実施形態において、本開示の化合物は、経口投与または非経口投与により、直接
または適当な剤形を用いて製剤、医薬または医薬組成物にし、投与することができる。こ
れらの剤形の具体例としては、錠剤、カプセル剤、散剤、顆粒剤、液剤、懸濁剤、注射剤



(100) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

50

、貼付剤、パップ剤等が挙げられるが、これらに限定されない。また、これらの製剤は、
通常の医薬品添加物として使用されている添加剤を用いて、公知の方法で製造することが
できる。
【０２５９】
　これらの添加剤としては、目的に応じて、賦形剤、崩壊剤、結合剤、流動化剤、滑沢剤
、コーティング剤、溶解剤、溶解補助剤、増粘剤、分散剤、安定化剤、甘味剤、香料等を
用いることができる。これらの添加剤の具体例としては、乳糖、マンニトール、結晶セル
ロース、低置換度ヒドロキシプロピルセルロース、トウモロコシデンプン、部分α化デン
プン、カルメロースカルシウム、クロスカルメロースナトリウム、ヒドロキシプロピルセ
ルロース、ヒドロキシプロピルメチルセルロース、ポリビニルアルコール、ステアリン酸
マグネシウム、フマル酸ステアリルナトリウム、ポリエチレングリコール、プロピレング
リコール、酸化チタン、タルク等が挙げられるが、これらに限定されない。
【０２６０】
　本開示の化合物の投与量は、投与される被験体、投与経路、疾患、被験体の年齢、体重
および症状によって適宜選択される。例えば、経口投与の場合には、成人に対して、1日
当たり、下限として０．０１ｍｇ（好ましくは１００ｍｇ）、上限として１００００ｍｇ
（好ましくは６０００ｍｇ）であり、この量を１日１回または数回に分けて投与すること
ができる。
【０２６１】
　一つの実施形態において、本開示の化合物は、リッサウイルス（Lyssavirus）属ウイル
スに対する抗ウイルス活性を有する化合物である。前記リッサウイルス属ウイルスは、狂
犬病ウイルス、ラゴスコウモリウイルス、モコラウイルス、ドゥベンヘイジウイルス、ヨ
ーロッパコウモリリッサウイルス1、ヨーロッパコウモリリッサウイルス２、オーストラ
リアコウモリリッサウイルス等を含み、好ましくは、前記リッサウイルス属ウイルスは、
狂犬病ウイルスを含む。
【０２６２】
　本開示の化合物およびそれらの治療剤の投与時期は限定されず、これらを投与される被
験体に対し、同時に投与してもよいし、時間差をおいて投与してもよい。また、本開示の
化合物とそれらの治療剤の合剤としてもよい。それらの治療剤の投与量は、臨床上用いら
れている用量を基準として適宜選択することができる。また、本開示の化合物とそれらの
治療剤との配合比は、投与される被験体、投与経路、対象疾患、症状、組合せ等により適
宜選択することができる。
【０２６３】
　本開示の一つの実施形態において、医薬組成物を使用する際に、本開示の化合物を、同
時または異時に組み合わせて投与することができる。このような医薬組成物もまた本開示
の範囲内にある。
【０２６４】
　このような医薬、製剤、医薬組成物は、当該分野で公知の任意の技術を用いて、本開示
の化合物および／または追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、
抗ウイルス剤（例えば、リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミ
ダゾラム等）等）を、一緒にまたは別々に、合剤としてまたは別々の薬剤として、適宜の
任意の成分と混合することによって製造することができ、当該分野で公知の任意の技術を
用いて、適宜の製剤、例えば、錠剤、カプセル剤、散剤、顆粒剤、液剤、懸濁剤、注射剤
、貼付剤、パップ剤とすることで製剤化することができる。本開示の化合物および／また
は追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、抗ウイルス剤（例えば
、リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミダゾラム等）等）が別
々の薬剤として調製される場合は、２つの薬剤のキットとして提供されてもよく、一方の
成分の単剤として提供され、他方の成分（本開示の化合物の場合は、追加の薬剤であり、
追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、抗ウイルス剤（例えば、
リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミダゾラム等）等）の場合
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は、本開示の化合物である）を同時または異時に組み合わせて投与されることを指示する
指示書（添付文書等）とともに提供されてもよい。
【０２６５】
　本開示の化合物を医薬の活性成分として使用する場合、それはヒトだけに使用すること
を意図するのではなく、ヒト以外のその他の動物（ネコ、イヌ、ウシ、ウマ、コウモリ、
キツネ、マングース、アライグマ等）にも使用することが可能である。
【０２６６】
　（予防または治療方法）
　本開示はまた、狂犬病を予防または治療する方法であって、その予防または治療を必要
とする被験体に、式ＩＦ、式ＩＢ、式ＸＸＩＦ、もしくは式ＸＸＩＢの化合物またはその
薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒和物、あるいはそれを含む医薬組成物を投与す
る工程を含む、方法を提供する。一実施形態において、狂犬病を予防または治療する方法
は、治療有効量の、その予防または治療を必要とする被験体に、式ＩＦ、式ＩＢ、式ＸＸ
ＩＦ、もしくは式ＸＸＩＢの化合物またはその薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒
和物、あるいはそれを含む医薬組成物を投与する工程を含む。
【０２６７】
　（予防または治療のための使用）
　本開示の一つの実施形態において、狂犬病を予防または治療するための医薬の製造のた
めの、式ＩＦ、式ＩＢ、ＸＸＩＦ、もしくはＸＸＩＢの化合物またはその薬学的に許容さ
れる塩またはそれらの溶媒和物の使用を提供する。
【０２６８】
　本開示はまた、狂犬病の予防または治療において使用するための、式ＩＦ、式ＩＢ、Ｘ
ＸＩＦ、もしくはＸＸＩＢの化合物またはその薬学的に許容される塩またはそれらの溶媒
和物を提供する。
【０２６９】
　（本開示の化合物の製造法）
　以下に、本開示の化合物の製造法について、例を挙げて説明するが、本開示はもとより
これらに限定されるものではない。
【０２７０】
　本開示の化合物は、これらに限定されないが、例えば、下記に記した製造法によって製
造することができる。これらの製造法は、有機合成化学を習熟している者の知識に基づき
、適宜改良することができる。下記製造法において、原料として用いられる化合物は、反
応に支障をきたさない限り、それらの塩を用いてもよい。
【０２７１】
　下記製造法において、具体的に保護基の使用を明示していなくても、反応点以外のいず
れかの官能基が反応条件で変化する場合、または反応後の処理を実施するのに不適当な場
合には、反応点以外を必要に応じて保護し、反応終了後または一連の反応を行った後に脱
保護することにより目的化合物を得ることができる。これらの過程で用いられる保護基と
しては、文献（Peter　G.　M.　Wuts,　“Greene's　Protective　Groups　in　Organic
　Synthesis”,　5th　Ed.,　John　Wiley　&　Sons,　Inc.,　Hoboken,　New　Jersey　
(2014)）等に記載されている通常の保護基を用いることができる。また、保護基の導入お
よび除去は、有機合成化学で常用される方法（例えば、上記文献に記載の方法等）または
それらに準じた方法により行うことができる。
【０２７２】
　下記製造法における出発原料および中間体は、市販品として購入可能であるか、または
公知文献に記載された方法もしくは公知化合物から公知の方法に準じて合成することによ
り入手可能である。また、これらの出発原料および中間体は、反応に支障をきたさない限
り、それらの塩を用いてもよい。
【０２７３】
　下記製造法における中間体および目的化合物は、それらの官能基を適宜変換することに
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よって、本開示に含まれる別の化合物へ変換することもできる。その際の官能基の変換は
、有機合成化学で常用される方法（例えば、R.　C.　Larock,　“Comprehensive　Organi
c　Transformations”,　2nd　Ed.,　John　Wiley　and　Sons,　Inc.,　New　York　(19
99)に記載されている方法等）またはそれらに準じた方法により行うことができる。
【０２７４】
　下記製造法における不活性溶媒とは、反応で用いられる原料、試薬、塩基、酸、触媒、
配位子等（以下、「反応で用いられる原料等」と称することもある）と反応しない溶媒を
意味する。また、各工程で使用する溶媒が、反応で用いられる原料等と反応する場合であ
っても、目的の反応が進行して目的化合物が得られる限り、不活性溶媒として使用するこ
とができる。
【０２７５】
　本開示に関わる化合物合成の全体像を以下に示した。化合物番号ローマ数字の後の“Ｂ
”と“Ｆ”は、窒素を含む５員環がそれぞれ“後方”と“前方”に位置することを表して
いる。言い換えると、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｒ２基が窒素を含む５員環に結合しているもの
を“後方”と呼び、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｒ２基が窒素を含む５員環に結合していないもの
を“前方”と呼ぶ。
【０２７６】
　合成スキーム１
化合物ＩＩＩの合成
　化合物ＩＩＩは、例えば下記製造法によって製造することができる。
（１）経路１－１　化合物ＶＩＩと化合物ＶＩＩＩからの合成

【化１６】

（２）経路１－２　アミンの保護を経由する化合物ＶＩＩと化合物ＶＩＩＩからの合成

【化１７】

（３）経路１－３　化合物ＸＩと化合物ＸＩＩからの合成
【化１８】

ここで、ＸＬは求核置換反応における脱離基を表し、その例としては、ハロゲン（例えば
、塩素、臭素、ヨウ素）、硫酸エステル（－ＯＳＯ３Ｈ等）、スルホニル－Ｏ－基（例え
ば、メタンスルホニル－Ｏ－、トルエンスルホニル－Ｏ－等）が挙げられる。
（４）経路１－４　化合物ＸＩと化合物ＸＩＩＩからの合成
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【化１９】

（５）経路１－５　化合物ＶＩＩと化合物ＸＩＶからの合成

【化２０】

ここで、化合物ＩＩＩ中のＲ１を－ＣＨ２－Ｒ１’で表すことができる場合には、化合物
ＩＩＩ中のＲ１を－ＣＨ２－Ｒ１’に置き換えて、化合物ＩＩＩを化合物ＩＩＩ’として
表すことができる。
　式中、Ｒ１は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりであり、「Protect」は
アミノ基の保護基である。アミノ基の保護基の例としては、エトキシカルボニル基、ｔｅ
ｒｔ－ブトキシカルボニル基、アセチル基、ベンゾイル基、トリフルオロアセチル基、ベ
ンジルオキシカルボニル基、３－もしくは４－クロロベンジルオキシカルボニル基、トリ
フェニルメチル基、メタンスルホニル基、ｐ－トルエンスルホニル基、トリメチルシリル
基、ベンジルオキシカルボニル基、３－もしくは４－クロロベンジルオキシカルボニル基
、ベンジルスルホニル基、ベンジル基、４－ニトロベンジル基、４－メトキシベンジル基
、メチル基、エチル基等が挙げられる。
【０２７７】
　出発原料である化合物は、市販されているものを用いるか、または公知の方法で製造さ
れたものを用いることができる。
【０２７８】
　合成スキーム２
化合物Ｖの合成
　式Ｖの化合物は、例えば下記製造法によって製造することができる。
（１）経路２－１　化合物ＸＶＩと化合物ＸＶＩＩからの合成
【化２１】

　式中、Ｒ８はアルコキシ、アリールオキシ、ヒドロキシまたはハロゲンを表す。この合
成は、当業者に公知の種々の反応によって達成される。Ｒ２がアリールの場合、化合物Ｖ
を、C.　W.　Cheung,　M.　L.　Ploeger,　and　X.　Hu,　Nature　Communications　201
7,　8,　14878に記載の方法に従って合成してもよい。
（２）経路２－２　化合物ＸＶＩＩＩからの合成
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　式中、Ｒ２は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりである。
【０２７９】
　出発原料である化合物は、市販されているものを用いるか、または公知の方法で製造さ
れたものを用いることができる。
【０２８０】
　合成スキーム３
化合物ＶＩの合成
　式ＶＩの化合物は、例えば下記製造法によって化合物ＩＩＩと化合物ＩＶから製造する
ことができる。
【化２３】

　式中、Ｒ１およびＲ３は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりである。
【０２８１】
　合成スキーム４
　式ＩＩＦの化合物および式ＩＩＢの化合物－経路１
　式ＩＩＦの化合物および式ＩＩＢの化合物は、例えば、公知の方法（例えば、Bioorg.
　Med.　Chem.　23　(2015)　2629-2635、Tetrahedron　63　(2007)　6004-6014、Eur.　
J.　Org.　Chem.　2009,　2185-2189およびEur.　J.　Org.　Chem.　2011,　2354-2359に
記載される方法等）に準じて、三成分からワンポット合成により製造することができる。



(105) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

【化２４】

　式中、Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりであ
り、Ｘは－ＮＨ－である。
【０２８２】
　合成スキーム５
　式ＩＩＦの化合物および式ＩＩＢの化合物－経路２
　式ＩＩＦの化合物および式ＩＩＢの化合物は、例えば、下記のように二成分から製造す
ることができる。
【化２５】

　式中、Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりであ
り、Ｘは－ＮＨ－である。
【０２８３】
　合成スキーム６
　化合物ＩＦおよび化合物ＩＢの合成
　ステップ６－１
　イミンの酸化
　化合物ＩＦ（即ち、式ＩＦの化合物）または化合物ＩＢ（即ち、式ＩＢの化合物）は、
例えば、公知の方法（例えば、RSC　Advances,　2012,　2,　5536-5538およびTetrahedro
n　Lett.　50　(2009)　3436-3438に記載される方法等）に準じて、下記のように酸化す
ることにより化合物ＩＩＦ（即ち、式ＩＩＦの化合物）または化合物ＩＩＢ（即ち、式Ｉ
ＩＢの化合物）から製造することができる。下記式中のＸは－ＮＨ－である。
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【化２６】

【０２８４】
　合成スキーム７
化合物Ｖ’の合成
　式Ｖ’の化合物は、例えば下記製造法によって製造することができる。
（１）経路７－１　化合物ＸＶＩと化合物ＸＶＩＩ’からの合成

【化２７】

　式Ｖ’の化合物は、合成スキーム２の経路２－１と同様の条件下で合成することができ
る。Ｒ８はアルコキシ、アリールオキシ、ヒドロキシまたはハロゲンを表す。
（２）経路７－２　化合物ＸＶＩＩＩ’からの合成
【化２８】

　式中、Ｒ２は、本明細書項１または項Ａ１に定義されるとおりである。
【０２８５】
　出発原料である化合物は、市販されているものを用いるか、または公知の方法で製造さ
れたものを用いることができる。
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　合成スキーム８
　式ＸＸＩＩＦの化合物および式ＸＸＩＩＢの化合物－経路１
　式ＸＸＩＩＦの化合物および式ＸＸＩＩＢの化合物は、例えば、公知の方法（例えば、
Bioorg.　Med.　Chem.　23　(2015)　2629-2635、Tetrahedron　63　(2007)　6004-6014
、Eur.　J.　Org.　Chem.　2009,　2185-2189およびEur.　J.　Org.　Chem.　2011,　235
4-2359に記載される方法等）に準じて、三成分からワンポット合成により製造することが
できる。
【化２９】

　式中、Ｒ１、Ｒ２Ａ、Ｒ２Ｂ、およびＲ３は、本明細書項１または項Ａ１に定義される
とおりである。
【０２８７】
　合成スキーム９
　式ＸＸＩＩＦの化合物および式ＸＸＩＩＢの化合物－経路２
　式ＸＸＩＩＦの化合物および式ＸＸＩＩＢの化合物は、例えば、下記のように二成分か
ら製造することができる。
【化３０】

【０２８８】
　合成スキーム１０
　イミンの酸化による化合物ＸＸＩＦおよび化合物ＸＸＩＢの合成
　化合物ＸＸＩＦ（即ち、式ＸＸＩＦの化合物）または化合物ＸＸＩＢ（即ち、式ＸＸＩ
Ｂの化合物）は、例えば、公知の方法（例えば、RSC　Advances,　2012,　2,　5536-5538
およびTetrahedron　Lett.　50　(2009)　3436-3438に記載される方法等）に準じて、下
記のように酸化することにより化合物ＸＸＩＩＦ（即ち、式ＸＸＩＩＦの化合物）または
化合物ＸＸＩＩＢ（即ち、式ＸＸＩＩＢの化合物）から製造することができる。
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【化３１】

【０２８９】
　合成スキーム１１
　中間体ＸＸＩＩＩＦおよびＸＸＩＩＩＢの合成
　中間体ＸＸＩＩＩＦおよびＸＸＩＩＩＢはそれぞれ、例えば、下記のように製造するこ
とができる。
【化３２】

ここで、ＸＬは求核置換反応における脱離基を表し、その例としては、ハロゲン（例えば
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メタンスルホニル－Ｏ－、トルエンスルホニル－Ｏ－等）が挙げられる。
【０２９０】
　合成スキーム１２
　Ｒ４が水素でない化合物ＸＸＩＦおよびＸＸＩＢの合成
　Ｒ４が水素でない化合物ＸＸＩＦおよび化合物ＸＸＩＢはそれぞれ、例えば、中間体化
合物ＸＸＩＩＩＦおよびＸＸＩＩＩＢから下記のように製造することができる。
【化３３】

適切な化学反応条件に供することにより、Ｒ１、Ｒ２Ａ、Ｒ２Ｂ、Ｒ３、およびＲ４にお
いて種々の基を有する化合物ＸＸＩＦ、ＸＸＩＢ、ＸＸＩＩＦ、ＸＸＩＩＢを合成するこ
とができる。
【０２９１】
　合成スキーム１３
　Ｒ１の変換を経由する化合物ＸＸＩＦおよびＸＸＩＢの合成
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【化３４】

化合物ＸＸＩＦ、ＸＸＩＢ、ＸＸＩＩＦ、ＸＸＩＩＢのＲ１における基は、適切な化学反
応により水素に変換することができ、水素をさらに異なるＲ１’に変換することができる
。
【０２９２】
　上記製造法における中間体および目的化合物は、有機合成化学で常用される精製法（例
えば、中和、濾過、抽出、洗浄、乾燥、濃縮、再結晶、各種クロマトグラフィー等）に付
することにより単離精製することができる。また、各中間体においては、特に精製するこ
となく次の反応に供することも可能である。
【０２９３】
　光学活性な出発原料や中間体を用いること、または中間体や最終品のラセミ体を光学分
割することにより、本開示の化合物の光学活性体を製造することができる。光学分割の方
法としては、これらに限定されないが、例えば、光学活性カラムを用いた分離方法、分別
結晶化法等の分離方法が挙げられる。本開示の化合物のジアステレオマーは、これらに限
定されないが、例えば、カラムクロマトグラフィーや分別結晶化法等の分離方法によって
、製造することができる。
【０２９４】
　式IF、IB、IIF、IIB、XXIF、XXIB、XXIIF、XXIIB、XXIIIF、またはXXIIIBで表される化
合物の薬学的に許容される塩は、これらに限定されないが、例えば、水、メタノール、エ
タノール、２－プロパノール、酢酸エチル、アセトン等の溶媒中で、式IF、IB、IIF、IIB
、XXIF、XXIB、XXIIF、XXIIB、XXIIIF、またはXXIIIBで表される化合物と、薬学的に許容
される酸または塩基とを混合することで製造することができる。
【０２９５】
　（医薬）
　一つの局面において、本開示は、リッサウイルス（Lyssavirus）属ウイルスの感染およ
び／またはウイルス感染により引き起こされる疾患、障害または症状を治療、予防または
管理するための医薬（組成物）を提供する。このような医薬または医薬組成物は、個々の
単回単位剤形の調製に使用することができる。本開示の医薬組成物および剤形は、本開示
の化合物またはその医薬として許容し得る塩、溶媒和物もしくは立体異性体、および必要
に応じてさらなる活性物質を含有する。本開示の医薬組成物および剤形は更に、１種以上
の担体、賦形剤または希釈剤を含有することができる。
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【０２９６】
　本開示の医薬組成物および剤形は、１種以上の追加の活性物質または成分も含有するこ
とができる。結果として、本開示の医薬組成物および剤形は、本開示の化合物、またはそ
の医薬として許容し得る塩、溶媒和物もしくは立体異性体、および少なくとも一つの第二
活性物質を含有してよい。任意の第二活性物質の例は、本明細書に開示されている。
【０２９７】
　本開示が対象としうるリッサウイルス属ウイルスは、狂犬病ウイルス、ラゴスコウモリ
ウイルス、モコラウイルス、ドゥベンヘイジウイルス、ヨーロッパコウモリリッサウイル
ス1、ヨーロッパコウモリリッサウイルス２、オーストラリアコウモリリッサウイルス等
を含み、好ましくは、前記リッサウイルス属ウイルスは、狂犬病ウイルスを含む。
【０２９８】
　一つの実施形態において、本開示の化合物は、経口投与または非経口投与（例えば、経
粘膜的（例えば舌下、経鼻、経膣、嚢胞内、経直腸、経包皮、眼内、頬内または耳内）、
非経口的（例えば皮下、静脈内、ボーラス注射、筋肉内または動脈内）、局所的（例えば
、点眼または他の眼科用調合薬）、経皮的または経表皮的）により、直接または適当な剤
形を用いて製剤、医薬または医薬組成物にし、投与することができる。これらの剤形の具
体例としては、錠剤、カプレット、カプセル剤、例えば弾性のある軟ゼラチンカプセル剤
、カシェ剤、トローチ剤、散剤、舐剤、顆粒剤、液剤、分散剤、坐剤、エアゾール剤（例
えば、経鼻噴霧剤または吸入剤）、ゲル剤、懸濁剤（例えば、水性または非水性液体懸濁
剤、水中油型液体乳剤または油中水型液体乳剤）、エリキシル剤、注射剤、貼付剤、パッ
プ剤等が挙げられるが、これらに限定されない。また、これらの製剤は、通常の医薬品添
加物として使用されている添加剤を用いて、公知の方法で製造することができる。本開示
はまた、エリキシル剤をはじめとする患者への経口または経粘膜投与に適した液体剤形、
患者への非経口投与に適した液体剤形、点眼剤または他の局所性投与に適した眼科用調合
薬；ならびに、患者への非経口投与に適している液体剤形を提供するために、再構成する
ことができる、無菌の固形物（例えば晶質または非晶質固形物）等であってもよい。本開
示は単回単位剤形として投与されることができる。
【０２９９】
　本開示において使用され得る添加剤としては、目的に応じて、賦形剤、崩壊剤、結合剤
、流動化剤、滑沢剤、コーティング剤、溶解剤、溶解補助剤、増粘剤、分散剤、安定化剤
、甘味剤、香料等を用いることができる。これらの添加剤の具体例としては、乳糖、マン
ニトール、結晶セルロース、低置換度ヒドロキシプロピルセルロース、トウモロコシデン
プン、部分α化デンプン、カルメロースカルシウム、クロスカルメロースナトリウム、ヒ
ドロキシプロピルセルロース、ヒドロキシプロピルメチルセルロース、ポリビニルアルコ
ール、ステアリン酸マグネシウム、フマル酸ステアリルナトリウム、ポリエチレングリコ
ール、プロピレングリコール、酸化チタン、タルク等が挙げられるが、これらに限定され
ない。
【０３００】
　本開示の組成物および剤形の組成、形状および種類は、典型的にはそれらの用途に応じ
て変わる。例えば、ある疾患の迅速治療に使用される剤形は、１種以上の活性成分を大量
に含んでいてよく、これは該疾患の慢性治療において使用される剤形よりも多くを含有す
る。同様に非経口剤形は、より少ない量の１種以上の活性成分を含んでよく、該活性成分
の含有量は、該疾患の治療において使用される経口剤形よりも少ない。本開示に包含され
る具体的剤形が互いに異なるこれらおよびその他の方法は、当業者には容易に明らかであ
る。例えば、Remington's　Pharmaceutical　Sciences,　18th　Ed.,　Mack　Publishing
、Easton,　PA（1990）を参照されたい。
【０３０１】
　本開示の化合物の投与量は、投与される被験体、投与経路、疾患、被験体の年齢、体重
および症状によって適宜選択される。例えば、経口投与の場合には、成人に対して、1日
当たり、下限として０．０１ｍｇ（好ましくは１００ｍｇ）、上限として１００００ｍｇ
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（好ましくは６０００ｍｇ）であり、この量を１日１回または数回に分けて投与すること
ができる。
【０３０２】
　一つの実施形態において、経口投与に適している本開示の医薬組成物は、限定ではない
が、錠剤（例えばチュアブル錠）、カプレット、カプセル剤および液剤（例えば風味付け
シロップ剤）などの、個別の剤形として提示することができる。本開示の典型的な経口剤
形は、通常の医薬配合技術に従い、少なくとも１種の賦形剤と活性成分を組み合わせて完
全混和物にすることにより調製される。賦形剤は、投与に望ましい調製物の形態に応じ、
多種多様な形態をとることができる。経口の液体またはエアゾール剤形における使用に適
した賦形剤の非限定的な例としては、水、グリコール、油類、アルコール、香味剤、保存
剤および着色剤が挙げられる。固形経口剤形（例えば散剤、錠剤、カプセル剤およびカプ
レット）における使用に適した賦形剤の非限定的な例としては、デンプン、糖類、微結晶
性セルロース、希釈剤、顆粒化剤、滑沢剤、結合剤および崩壊剤が挙げられる。
【０３０３】
　本開示の経口剤形において使用することができる賦形剤の非限定的な例としては、結合
剤、充填剤、崩壊剤および滑沢剤が挙げられる。医薬組成物および剤形における使用に適
した結合剤の非限定的な例としては、トウモロコシデンプン、ジャガイモデンプンまたは
他のデンプン、ゼラチン、天然および合成のゴム、例えばアカシアゴム、アルギン酸ナト
リウム、アルギン酸、他のアルギン酸塩、トラガント末、グアーガム、セルロースおよび
その誘導体（例えば、エチルセルロース、酢酸セルロース、カルボキシメチルセルロース
カルシウム、カルボキシメチルセルロースナトリウム）、ポリビニルピロリドン、メチル
セルロース、アルファ化デンプン、ヒドロキシプロピルメチルセルロース、微結晶性セル
ロースおよびそれらの混合物が挙げられる。
【０３０４】
　本明細書に開示された医薬組成物および剤形における使用に適した充填剤の非限定的な
例としては、タルク、炭酸カルシウム（例えば顆粒または粉末）、微結晶性セルロース、
粉末化されたセルロース、デキストラン、カオリン、マンニトール、ケイ酸、ソルビトー
ル、デンプン、アルファ化デンプンおよびそれらの混合物が挙げられる。本開示の医薬組
成物中の結合剤または充填剤は、典型的には、医薬組成物または剤形の約50～約99質量％
で存在する。
【０３０５】
　本開示の医薬組成物および剤形において使用することができる崩壊剤の非限定的な例と
しては、寒天、アルギン酸、炭酸カルシウム、微結晶性セルロース、クロスカルメロース
ナトリウム、クロスポビドン、ポラクリリンカリウム、デンプングリコール酸ナトリウム
、ジャガイモまたはタピオカデンプン、他のデンプン、アルファ化デンプン、他のデンプ
ン、クレイ、他のアルギン、他のセルロース、ガムおよびそれらの混合物が挙げられる。
【０３０６】
　本開示の医薬組成物および剤形において使用することができる滑沢剤の非限定的な例と
しては、ステアリン酸カルシウム、ステアリン酸マグネシウム、鉱油、軽鉱油、グリセリ
ン、ソルビトール、マンニトール、ポリエチレングリコール、他のグリコール、ステアリ
ン酸、ラウリル硫酸ナトリウム、タルク、硬化植物油（例えば、ピーナッツ油、綿実油、
ひまわり油、ゴマ油、オリーブ油、トウモロコシ油およびダイズ油）、ステアリン酸亜鉛
、オレイン酸エチル、ラウリン酸エチル、寒天およびそれらの混合物が挙げられる。追加
の滑沢剤の例としては、シロイドシリカゲル、合成シリカの凝固したエーロゾル、CAB-O-
SIL（発熱性二酸化ケイ素製品、Cabot社．（ボストン、MA）から販売）およびそれらの混
合物が挙げられる。滑沢剤は、使用される場合には、典型的にはそれらが組み込まれる医
薬組成物または剤形の約１質量％未満の量で使用される。
【０３０７】
　本開示の有効成分または活性成分は、放出制御手段によるか、または当業者に周知であ
る送達デバイスまたは剤形により投与することができる。放出制御手段または送達デバイ
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スの非限定的な例としては、米国特許第3,845,770号；同第3,916,899号；同第3,536,809
号；同第3,598,123号、同第4,008,719号、同第5,674,533号、同第5,059,595号、同第5,59
1,767号、同第5,120,548号、同第5,073,543号、同第5,639,476号、同第5,354,556号およ
び同第5,733,566号に開示されたものが挙げられ、これらは本明細書に参照により組み込
まれている。そのような剤形を使用し、様々な割合で望ましい放出プロファイルを提供す
るために、例えば、ヒドロプロピルメチルセルロース、他のポリマーマトリクス、ゲル、
透過膜、浸透圧システム、多層コーティング、微小粒子、リポソーム、ミクロスフェアま
たはそれらの組合せを用いる、１種以上の活性成分の遅延放出または放出制御を提供する
ことができる。本明細書に開示されたものを含む、当業者に公知である好適な放出制御製
剤は、本開示の有効成分または活性成分と共に使用するために容易に選択することができ
る。従って本開示は、これらに限定されないが、放出制御に適合させた、非限定的に錠剤
、カプセル剤、ジェルキャップおよびカプレットなどの経口投与に適した単位剤形を包含
している。
【０３０８】
　非経口剤形は、皮下、静脈内（ボーラス注射を含む）、筋肉内および動脈内を含むが、
これらに限定されるものではない様々な経路により、患者へ投与することができる。それ
らの投与は典型的には、汚染物質に対する患者の自然の防御を迂回するので、非経口剤形
は、無菌であるかまたは患者への投与前に滅菌可能であることが好ましい。非経口剤形の
非限定的な例としては、そのまま注射できる液剤、注射のために医薬として許容し得るビ
ヒクル中に容易に溶解または懸濁される乾燥製品、そのまま注射できる懸濁剤および乳剤
が挙げられる。本開示の非経口剤形を提供するために使用することができる好適なビヒク
ルは、当業者に周知である。好適なビヒクルの非限定的な例としては、注射用水（米国薬
局方）；水性ビヒクル、例えば非限定的に、注射用塩化ナトリウム液、リンゲル注射液、
デキストロース注射液、デキストロースおよび塩化ナトリウム注射液ならびに乳酸リンゲ
ル注射液など；水混和性ビヒクル、例えば非限定的に、エチルアルコール、ポリエチレン
グリコールおよびポリプロピレングリコールなど；ならびに、非水性ビヒクル、例えば非
限定的に、トウモロコシ油、綿実油、ピーナッツ油、ゴマ油、オレイン酸エチル、ミリス
チン酸イソプロピルおよび安息香酸ベンジルなどが挙げられる。
【０３０９】
　薬物は、皮膚およびその付属器へまたは様々な粘膜へ局所的に適用することができる。
使用することができる経路は、舌下、経鼻、経膣、嚢胞内、経直腸、経包皮、眼内、頬内
または耳内を含む。多くの剤形が、局所作用を生じるための適用部位へ活性主薬を送達す
るために開発されている。本開示の局所的および粘膜用剤形の非限定的な例としては、軟
膏剤、クリーム剤、ゲル剤、糊状剤、粉剤、ローション剤、噴霧剤、塗布剤、パップ剤、
エアゾール剤、液剤、乳剤、懸濁剤、点眼剤もしくは他の眼科用調製物または当業者に公
知の他の剤形が挙げられる。Remington's　Pharmaceutical　Sciences、18th　Ed.,　Mac
k　Publishing、Easton,　PA（1990）、Introduction　to　Pharmaceutical　Dosage　Fo
rms,　Lea　&　Febiger,　Philadelphia　（1985）などを参照されたい。口腔内の粘膜組
織を治療するのに適した剤形は、含嗽剤または経口ゲル剤として製剤することができる。
【０３１０】
　本開示に包含される局所的および粘膜用剤形を提供するために使用することができる好
適な賦形剤（例えば担体および希釈剤）および他の材料は、医薬分野の業者に周知であり
、ならびに所定の医薬組成物または剤形が適用される具体的組織に応じて決まる。液剤、
乳剤またはゲル剤を形成するための、典型的賦形剤の非限定的な例としては、水、アセト
ン、エタノール、エチレングリコール、プロピレングリコール、ブタン-1,3-ジオール、
ミリスチン酸イソプロピル、パルミチン酸イソプロピル、鉱油およびそれらの混合物が挙
げられ、これらは無毒でありかつ医薬として許容し得るものである。
【０３１１】
　閉鎖剤（occlusive）、保湿剤、緩和剤およびタンパク質若返り剤（rejuvenator）など
の湿潤剤も、所望であれば医薬組成物および剤形へ添加することができる。
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【０３１２】
　閉鎖剤は、角質層内の水分の喪失を物理的にブロックする物質である。閉鎖剤の非限定
的な例としては、ワセリン、ラノリン、鉱油、ジメチコーンのようなシリコーン、酸化亜
鉛およびそれらの組合せが挙げられる。好ましい閉鎖剤は、ワセリンおよびラノリンであ
り、より好ましくは最小濃度5％のワセリンである。
【０３１３】
　保湿剤は、皮膚へ適用された場合に、水を皮膚へ引きつけ、かつ理論的には角質層の水
和を改善する物質である。しかし皮膚に引きつけられた水は、他の細胞由来の水であり、
大気中の水ではない。この種の保湿剤によっては、皮膚からの蒸発は継続し、実際には乾
燥は増悪し得る。保湿剤の非限定的な例としては、グリセリン、ソルビトール、尿素、ア
ルファヒドロキシ酸、糖類およびそれらの組合せが挙げられる。好ましい保湿剤としては
、アルファヒドロキシ酸、例えばグリコール酸、乳酸、リンゴ酸、クエン酸、酒石酸など
が挙げられる。
【０３１４】
　緩和剤は、油滴により皮膚薄片間の空間を満たすことにより、皮膚を滑らかにする物質
であり、通常厚く適用されない限りは、閉塞しない。乳化剤と併用される場合は、これら
は、角質層内の油分および水分の保持を補助することができる。ビタミンＥは、緩和剤と
して以外は、作用はないようである、一般的添加剤である。同様に他のビタミン類、例え
ばビタミンＡおよびビタミンＤも添加されるが、それらの作用は疑問の余地がある。緩和
剤の非限定的な例としては、鉱油、ラノリン、脂肪酸、コレステロール、スクアレン、構
造脂質およびそれらの組合せが挙げられる。
【０３１５】
　本開示の化合物およびそれらの治療剤の投与時期は限定されず、これらを、投与される
被験体に対し同時に投与してもよいし、インターバルをおいて（即ち、異時に）投与して
もよい。また、本開示の化合物とそれらの治療剤の合剤としてもよい。それらの治療剤の
投与量は、臨床上用いられている用量を基準として適宜選択することができる。また、本
開示の化合物とそれらの治療剤との配合比は、投与される被験体、投与経路、対象疾患、
症状、組合せ等により適宜選択することができる。
【０３１６】
　本開示の一つの実施形態において、医薬組成物を使用する際に、本開示の化合物を、同
時または異時に組み合わせて投与することができる。このような医薬組成物もまた本開示
の範囲内にある。
【０３１７】
　このような医薬、製剤、医薬組成物は、当該分野で公知の任意の技術を用いて、本開示
の化合物および／または追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、
抗ウイルス剤（例えば、リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミ
ダゾラム等）等）を、一緒にまたは別々に、合剤としてまたは別々の薬剤として、適宜の
任意の成分と混合することによって製造することができ、当該分野で公知の任意の技術を
用いて、適宜の製剤、例えば、錠剤、カプセル剤、散剤、顆粒剤、液剤、懸濁剤、注射剤
、貼付剤、パップ剤とすることで製剤化することができる。本開示の化合物および／また
は追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、抗ウイルス剤（例えば
、リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミダゾラム等）等）が別
々の薬剤として調製される場合は、２つの薬剤のキットとして提供されてもよく、一方の
成分の単剤として提供され、他方の成分（本開示の化合物の場合は、追加の薬剤であり、
追加の薬剤（例えば、抗狂犬病ガンマグロブリン製剤、抗菌薬、抗ウイルス剤（例えば、
リバビリン、アマンタジン等）、鎮静剤（例えば、ケタミン、ミダゾラム等）等）の場合
は、本開示の化合物である）を同時または異時に組み合わせて投与されることを指示する
指示書（添付文書等）とともに提供されてもよい。
【０３１８】
　本開示の化合物を医薬の活性成分として使用する場合、それはヒトだけに使用すること
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を意図するのではなく、ヒト以外のその他の動物（ネコ、イヌ、ウシ、ウマ、コウモリ、
キツネ、マングース、アライグマ等）にも使用することが可能である。
【０３１９】
　本開示の化合物の毒性および治療有効性は、例えばLD50（集団の50％が致死である投与
量）およびED50（集団の50％が治療的に有効である投与量）を測定することによる、培養
細胞または実験動物における標準の医薬手順により決定することができる。毒性作用と治
療作用の間の用量比が、治療係数であり、これは比LD50/ED5Oとして表すことができる。
　大きい治療係数を示す化合物が好ましい。毒性副作用を示す化合物を使用することがで
きるが、非感染細胞への可能性のある損傷を最小化し、それにより副作用を減少させるた
めに、そのような化合物を罹患組織部位へ標的化する送達システムのデザインは慎重に行
われなければならない。
【０３２０】
　細胞培養アッセイおよび動物試験から得られたデータは、ヒトにおける使用のための用
量範囲の処方に使用することができる。そのような化合物の用量は、毒性をほとんどまた
は全く伴わない、ED50を含む循環濃度の範囲内であることが好ましい。用量は、使用され
る剤形および利用される投与経路に応じて、この範囲内で変動してよい。本開示の方法に
おいて使用される化合物に関して、治療的に十分な投与量は、最初に細胞培養アッセイか
ら概算することができる。細胞培養において決定されたIC50（すなわち、症状の最大阻害
の半分を実現する被験化合物の濃度）を含む循環血漿濃度範囲を実現する用量を動物モデ
ルにおいて処方することができる。そのような情報を使用し、ヒトにおいて有用な用量を
より正確に決定することができる。血漿レベルは、例えば高速液体クロマトグラフィーに
より測定することができる。
【０３２１】
　本開示の化合物は、有効成分量換算で、経口的にかつ約0.10～約150mg/日の単回のまた
は分割した１日量で投与することができ、非経口的、局所的または経粘膜的、例えば経鼻
、経直腸または経皮的に、あるいは局所的に投与される場合も同様に換算することができ
る。本開示の方法で投与される医薬組成物の量は、治療される対象、障害または障害の症
状の重症度、投与法、投与頻度および医師の判断に応じて決まる。投与頻度は、ほぼ毎時
間の投与から毎月の投与までの範囲内である。具体的実施態様において、投与は、１日８
回から１日おきに１回まで、または１～３回／日である。具体的実施態様において、本開
示の医薬組成物は、慢性的に、例えば毎日投与される。
【０３２２】
　本明細書において「または」は、文章中に列挙されている事項の「少なくとも1つ以上
」を採用できるときに使用される。「もしくは」も同様である。本明細書において「２つ
の値の範囲内」と明記した場合、その範囲には２つの値自体も含む。
【０３２３】
　本明細書において引用された、科学文献、特許、特許出願等の参考文献は、その全体が
、各々具体的に記載されたのと同じ程度に本明細書において参考として援用される。
【０３２４】
　以上、本開示を、理解の容易のために好ましい実施形態を示して説明してきた。以下に
、実施例に基づいて本開示を説明するが、上述の説明および以下の実施例は、例示の目的
のみに提供され、本開示を限定する目的で提供したのではない。従って、本開示の範囲は
、本明細書に具体的に記載された実施形態にも実施例にも限定されず、特許請求の範囲に
よってのみ限定される。
【実施例】
【０３２５】
　本開示は、実施例を基準として具体的に説明される。しかし、本開示の範囲は、以下に
述べる実施例に限定されるものではない。使用される試薬、機器等は本実施例に記載され
る具体的な入手先以外の適切な入手先からのものでも交換可能に使用され得ることが理解
される。
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【０３２６】
　薄層クロマトグラフィー（TLC:Thin　Layer　Chromatography）として、メルク社製TLC
　Silica　gel　60　F254　(25ガラスプレート,　20×20　cm)と富士シリシア化学製CHRO
MATOREX　NH-TLC　Plates　(20×20　cm)を用いた。展開溶媒としてはクロロホルム－メ
タノール混合溶媒系、酢酸エチル－メタノール混合溶媒系または酢酸エチル－ヘキサン混
合溶媒系を用いた。スポットの確認は、UV照射、ニンヒドリン、ヨウ素、またはりんモリ
ブデン酸(エタノール溶液)による発色により行った。有機溶媒の乾燥は、無水硫酸ナトリ
ウム及び無水硫酸マグネシウムを用いて行った。カラムクロマトグラフィーは精製したい
粗生成物の量に従って、富士シリシア化学製カートリッジカラムCHROMATOREX　Q-PACK　S
I30　(SIZE　10,　20または60)及びDNH　(SIZE　10または20)または昭光サイエンスPurif
-Pack（登録商標）-EX　SI　50(SIZE　20または60)を用いた。分離用シリカゲル薄層クロ
マトグラフィー（PTLC:　Preparative　Thin　Layer　Chromatography）は、Merck社製PL
C　Silica　gel　60　F254　(20×20　cm；厚さ：0.5　mm;　商品番号：1.05744.0001；
厚さ：1mm;　商品番号：1.13895.0001)と富士シリシア化学製CHROMATOREX　NH-PLC05　(2
0×20　cm;　厚さ：0.5　mm)　を用いた。合成した化合物の同定は、LC/MS(Liquid　Chro
matography/Mass　Spectrometry)で行い、下記表に保持時間（tR）とm/z値[M+1]+を示し
た。測定には島津製作所製LCMS-2020システムを利用し、化学物質評価研究機構製L-colum
n　2ODS,　3　μm,　3.0　×　50　mmを分析カラムとした。カラムオーブンは40℃とし、
紫外吸収（220　nm,　254　nm）と質量分析を併用して化合物を検出した。溶出条件は以
下に示すAまたはBを用いた。
【０３２７】
　溶出条件Ａ：流速1.5mL/min,　移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相
b=　0.05%(v/v)トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル；0-0.9分　リニアグラジエントA:B
(95:5)-A:B(10:90),　0.9-2分。
【０３２８】
　溶出条件Ｂ：流速1.0mL/min,　移動相a=0.05%（v/v）ギ酸水溶液、移動相b=0.05%(v/v)
ギ酸含有アセトニトリル；0-0.9分　リニアグラジエントA:B(95:5)-A:B(10:90),　0.9-2
分。
【０３２９】
　測定条件Ｃ：島津社製LCMS-2020システムを利用し、化学物質評価研究機構製L-column2
ODS，3μm，3.0×50mmを分析カラムとした。カラムオーブンは40℃とし、紫外吸収（220n
m，254nm）と質量分析を併用して化合物を検出した。
　溶出条件：流速1.5mL/min，移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b=0
.05%（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル
【表Ａ１】

【０３３０】
　測定条件Ｄ：測定条件Ｃと同じ装置を用いた。
　溶出条件：流速1.5mL/min、移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b=0
.05%（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル
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【表Ａ２】

【０３３１】
　測定条件Ｅ：測定条件Ｃと同じ装置を用いた。
　溶出条件：流速1.5mL/min、移動相a=5mM　NH4HCO3含有水/アセトニトリル=900/100(v/v
)、移動相b=5mM　NH4HCO3含有水/アセトニトリル=100/900　(v/v)

【表Ａ３】

【０３３２】
　測定条件Ｆ：Waters社製　Alliance　2695　Separation　Moduleシステムを利用し、ワ
イエムシィ製YMC-Triart　C18，5μm，3.0×50mmを分析カラムとした。カラムオーブンは
30℃とし、紫外吸収（220nm）と質量分析を併用して化合物を検出した。
　溶出条件：流速1.27mL/min、移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b=
0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル

【表Ａ４】

【０３３３】
　測定条件Ｇ：測定条件Ｆと同じ装置を用いた。
　溶出条件：流速1.27mL/min、移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b=
0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル
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【表Ａ５】

【０３３４】
　測定条件Ｈ：Waters社製2767システムを利用し、ワイエムシィ製YMC-Triart　C18，5μ
m，4.6×50mmを分析カラムとした。カラムオーブンは25℃とし、紫外吸収（220nm）、質
量分析及びELS（EvaporativeLight　Scattering）を併用して化合物を検出した。
　溶出条件：流速2mL/min、移動相a=0.1%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b=0.1%
（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル

【表Ａ６】

【０３３５】
　測定条件Ｉ：Waters社製H-class/SQD2システムを利用し、Waters製ACQUITY　UPLC　BEH
　C18　1.7μm，2.1×50mmを分析カラムとした。紫外吸収（220nm）と質量分析を併用し
て化合物を検出した。
　溶出条件：流速0.6mL/min、移動相a=0.1%（v/v）ギ酸水溶液、移動相b=0.1%（v/v）ギ
酸含有アセトニトリル

【表Ａ７】

【０３３６】
　測定条件Ｊ：測定条件Ｆと同じ装置を用いた。
　溶出条件：流速1.27mL/min,　移動相a=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸水溶液、移動相b
=0.05%（v/v）トリフルオロ酢酸含有アセトニトリル
【表Ａ８】

【０３３７】
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　核磁気共鳴（NMR：Nuclear　Magnetic　Resonance）は、Bruker　AVANCE　III　400MHz
　Spectrometer（共鳴周波数：1H：400MHz、13C：100MHz）およびBruker　AVANCE　III　
300MHz　Spectrometer（共鳴周波数：1H：300MHz、13C：75MHz）を用いて測定した。
【０３３８】
　実施例において、記載の簡略化のために、上記で示した略語および下記に示す略語を使
用することがある。
s：一重線
d：二重線
t：三重線
m：多重線
dd：二重線の二重線
J：カップリング定数（coupling　constant）
Hz：ヘルツ（Hertz）
δ：化学シフト
min：分
RT：保持時間
CDCl3：重クロロホルム
Me：メチル
Et：エチル
Pr：プロピル
i-Pr：イソプロピル
i-Bu：イソブチル
s-Buおよびsec-Bu：第二級ブチル
tBuおよびtBuおよびtert-Bu：第三級ブチル
i-Pnt：イソペンチル
Hxy：ｎ－ヘキシル
Ac：アセチル
Bz：ベンゾイル
Bnzl：ベンジル
3-Me-Bnzl：３－メチルベンジル
4-Me-Bnzl：４－メチルベンジル
4-tBu-Bnzl：4-(tert-ブチル)ベンジル
3-MeO-Bnzl：３－メトキシベンジル
4-MeO-Bnzl：４－メトキシベンジル
4-OH-Bnzl：４－ヒドロキシベンジル
3-F-Bnzl：３－フルオロベンジル
4-F-Bnzl：４－フルオロベンジル
3-Cl-Bnzl：３－クロロベンジル
4-Cl-Bnzl：４－クロロベンジル
3,4-Cl2-Bnzl：３，４－ジクロロベンジル
4-tBuO-Bnzl：４－（tert－ブトキシ）ベンジル
4-Nt-Bnzl：４－ニトロベンジル
Cbx-Eおよび2-Cbx-Et：２－カルボキシエチル
Cbm-M：２－アミノ－２－オキソエチル、またはカルバモイルメチル
Cbm-E：３－アミノ－３－オキソプロピル、または２－カルバモイルエチル
tBOC-E：2-（tert－ブトキシカルボニル）エチル、または3-(tert-ブトキシ)-3-オキソプ
ロピル
Gun-Prおよび3-Gun-Pr：３－グアニジノプロピル
Hdr-M：ヒドロキシメチル
Hdr-Eおよび2-OH-Et：２－ヒドロキシエチル
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tBuO-Eおよび2-OtBu-Et：２－（tert-ブトキシ）エチル
Ph-Et：２－フェニルエチル
Ph-Pr：３－フェニルプロピル
Ph-Bu：４－フェニルブチル
Np-Mおよび1-Npm：ナフタレン－１－イルメチル
2-Npm：ナフタレン－２－イルメチル
Np-E：２－（ナフタレン－１－イル）エチル
6-Me-Indm：６－メチル－１Ｈ－インドール－３－イルメチル
Boc-6-Me-Indm：１－ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル－６－メチル－１Ｈ－インドール－
３－イルメチル
6-F-Indm：６－フルオロ－１Ｈ－インドール－３－イルメチル
Boc-6-F-Indm：１－ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル－６－フルオロ－１Ｈ－インドール－
３－イルメチル
Cpm：シクロペンチルメチル
Chm：シクロヘキシルメチル
Chepm：シクロへプチルメチル
BocおよびtBOCおよびtBOC：tert-ブトキシカルボニル
TBSO-Eおよび2-OTBS-Et：２－（tert－ブチルジメチルシリルオキシ）エチル
【化３５】

【０３３９】
　実施例１：化合物の合成
【０３４０】
[化合物Vの合成例]
N-シクロヘキシル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミドの合成
【０３４１】
　エチル　1,2,4-トリアジン-3-カルボキシレート（200　mg,　1.3　mmol）をメタノール
（2.5　mL）に溶解し、シクロヘキシルアミン（130　mg,　1.3　mmol）を加えた後、室温
で12時間攪拌した。メタノールを減圧下に留去し、得られた残渣をカラムクロマトグラフ
ィー（カラム：CHROMATOREX　Q-Pack　SI30、SIZE20、溶離液：酢酸エチル－メタノール
（0％から5％グラジエント））で精製した。目的物のフラクションを濃縮し、茶色の非晶
質固体として標記化合物（181　mg,　収率：67％）を得た。
【０３４２】
本反応と同様の条件で、以下の化合物を合成した。
N-(trans-4-メチルシクロヘキシル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-(2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-ベンジル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-イソブチル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-イソペンチル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-(4-クロロベンジル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-(4-フルオロベンジル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-(3-ヒドロキシベンジル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
N-(4-ヒドロキシベンジル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
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【０３４３】
[化合物XVの合成例]
4-メチルペンタナールの合成
【０３４４】
　1,1,1-トリアセトキシ-1,1-ジヒドロ-1,2-ベンゾヨードキソール-3-(1H)-オン（デスマ
ーチンペルヨージナン）（5.25g,　12.4mmol）の塩化メチレン（45.0mL）溶液に、室温下
で4-メチルペンタン-1-オール（1.49mL,　11.8mmol）と酢酸（0.0994mL,　1.30mmol）の
塩化メチレン（40.0mL）溶液をゆっくりと滴下した。滴下終了後、さらに1時間攪拌した
後ジエチルエーテル（280mL）を加えた。有機層に1.30M水酸化ナトリウム水溶液（200mL
）を加え。室温で10分攪拌した。有機層を1.30M水酸化ナトリウム水溶液（90.0mL）、水
（50.0mL）で洗浄した。無水硫酸マグネシウムナトリウムで乾燥後、注意深く溶媒を留去
し、標記化合物（1.01g,　86％）を得た。
【０３４５】
　本反応と同様の条件で、以下の化合物を合成した。
5-メチルヘキサナール
【０３４６】
[化合物IIIの合成例]
N-ベンジルプロパ-2-エン-1-アミンの合成
【０３４７】
　無水炭酸カリウム（1.39g,　10.0mmol）とプロパ-2-エン-1-アミン（7.53　mL,　100mm
ol）の懸濁物に、(ブロモメチル)ベンゼン（0.992mL,　8.35mmol）を徐々に滴下した後、
3時間室温で攪拌した。固体をろ過し塩化メチレンで洗浄、合わせた有機層を減圧留去し
た。得られた残渣をCHROMATOREX　Q-PACK　SI30　SIZE20（ヘキサン：酢酸エチル＝50％
：50％から0％：100％）で精製し、標記化合物（934mg,　収率：76％）を得た。
【０３４８】
[化合物IIIの合成例]
　N-(シクロヘキシルメチル)プロパ-2-エン-1-アミンの合成
【０３４９】
　シクロヘキサンカルボアルデヒド（7.06g,　63.0mmol）のメタノール（40.0mL）溶液に
氷冷下にプロパ-2-エン-1-アミン（3.42g,　60.0mmol）を滴下した。滴下終了後、氷冷下
にテトラヒドロほう酸ナトリウム（0.850g,　22.0mmol）を分割して加え、さらに1時間攪
拌した。メタノールを減圧下に留去し、残渣にエチルエーテルを加えて有機層を飽和食塩
水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥後、減圧下に濃縮した。残渣を減圧蒸留し、標記
化合物（7.35g,　80％、沸点79～84℃／9.1mmHg）を得た。
【０３５０】
本反応と同様の条件で、以下の化合物を合成した。
N-イソブチルプロパ-2-エン-1-アミン
N-アリル-3-メチルブタン-1-アミン
【０３５１】
[化合物IIIの合成例]
　N-アリルテトラヒドロ-2H-ピラン-4-アミンの合成
【０３５２】
　テトラヒドロ-4H-ピラン-4-オン（530　mg,　5.3　mmol）のジクロロメタン（7.0　mL
）溶液にプロパ-2-エン-1-アミン（300　mg,　5.3　mmol）を滴下し、硫酸ナトリウム（7
50　mg,　5.3　mmol）を加え、室温で6時間激しく攪拌した。硫酸ナトリウムを濾別し、
得られたろ液を減圧下濃縮してメタノールを留去した。濃縮された反応混合物をメタノー
ル（7.0　mL）に再び溶解し、氷冷下にテトラヒドロほう酸ナトリウム（200　mg,　5.3　
mmol）を加え、さらに2時間攪拌した。メタノールを減圧下に留去し、残渣にジクロロメ
タンを加えて有機層を水、飽和食塩水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥後、減圧下に
濃縮した。得られた残渣をカラムクロマトグラフィー（カラム：Chromatorex　Q-Pack　S
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I30、Size60、溶離液：ヘキサン－酢酸エチル（20％から100％グラジエント）その後酢酸
エチル－メタノール（0％から15％グラジエント））で精製し、標記化合物（400mg,　収
率：54％）を得た。
【０３５３】
本反応と同様の条件で、以下の化合物を合成した。
4-((アリルアミノ)メチル)フェノール
N-(4-(トリフルオロメトキシ)ベンジル)プロパ-2-エン-1-アミン
N-(4-エトキシベンジル)プロパ-2-エン-1-アミン
N-アリル-3-メチルブタン-1-アミン
【０３５４】
[イミン中間体合成例：II-5及びII-6]
(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-1,2,3,6,7
,7a-ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド（II-6）及
び(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-1,2,3,3
a,7,7a-ヘキサヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド（II-5）
の合成
【０３５５】
　N-ベンジル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド（80　mg,　0.37　mmol）のクロロホ
ルム（2　mL）溶液に、4Aモレキュラーシーブス（335　mg）、4-メチルペンタナール（94
.5　mL,　0.93　mmol）、N-(4-メトキシベンジル)プロパ-2-エン-1-アミン（165.5　mg,
　0.93　mmol）を加え、10時間加熱還流した。モレキュラーシーブスをろ過しクロロホル
ム（5.00mL）で2回洗浄した。合わせた有機層を減圧留去し、得られた残渣をCHROMATOREX
　Q-PACK　SI30　SIZE20（ヘキサン：酢酸エチル＝75％：25％から0％：100％）に続けて
CHROMATOREX　Q-PACK　DNH30　SIZE10（ヘキサン：酢酸エチル＝100％：0％から50％：50
％）で精製し、標記化合物（II-5）及び（II-6）を約１：１の混合物（1H　NMRにより定
量）として得た（69.5　mg,　収率：42％，[M+1]＋＝446）を得た。
【０３５６】
合成した式IIBの化合物および式IIFの化合物を下記表にまとめた。
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【０３５７】
[環状アミド合成例：I-5及びI-6]
　(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-5-オキ
ソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド（I-6）及び(
3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-4-オキソオ
クタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド（I-5）の合成
【０３５８】
　(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-1,2,3,3
a,7,7a-ヘキサヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド（II-5）
及び(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-ベンジル-7-イソブチル-1-(4-メトキシベンジル)-1,2,3
,6,7,7a-ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド（II-6
）の１：１混合物（50.0　mg,　0.100　mmol）のトルエン（401　μL）溶液にトリフルオ
ロ酢酸（15.3　μL,　0.201　mmol）、2,3-ジメチル-2-ブテン（59.4　μL,　0.501　mmo
l）、5　M亜塩素酸ナトリウム水溶液（30.1　μL,　0.150　mmol）、5　Mリン酸二水素ナ
トリウム水溶液（70.2　μL,　0.351　mmol）を加え、室温で1時間激しく攪拌した。反応
混合物に酢酸エチル（1　mL）を加え、有機層を水（0.5　mL）、5％チオ硫酸ナトリウム
水溶液（0.5　mL）、飽和食塩水（0.5　mL）で順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥後
、ろ過した。ろ液から酢酸エチルを減圧留去し、トルエンを含む残渣をCHROMATOREX　Q-P
ACK　DNH30　SIZE　10（ヘキサン：酢酸エチル＝100％：0％から0％：100％）で精製し、
標記化合物（I-5）（21.4　mg,　収率：46.3％，RT＝1.32分（B法），[M+1]＋＝462）及
び（I-6）（22.6　mg,　収率：48.9％，RT＝1.32分（B法），[M+1]＋＝462）を得た。
I-5:　1H-NMRスペクトル　(400　MHz,　CDCl3)　δ(ppm):0.51(3H,　d),　0.65(3H,　d),
　0.72-0.85(1H,　m),　0.87-0.93(1H,　m),　1.68-1.76(3H,　m),　2.17(1H,　dd),　2.
58-2.70(3H,　m),　2.92(1H,　d),　2.94(1H,　d),　3.60(1H,　d),　3.72(1H,　d),　3.
79(3H,　s),　4.40(1H,　dd),　4.55(1H,　dd),　5.97(1H,　br),　6.81-6.83(2H,　m),
　7.00(1H,　s),　7.19-7.21(2H,　m),　7.25-7.35(5H,　m).
I-6:　1H-NMRスペクトル　(400　MHz,　CDCl3)　δ(ppm):0.91(3H,　d),　0.93(3H,　d),
　0.93-1.00(1H,　m),　1.20-1.27(1H,　m),　1.65-1.76(3H,　m),　2.22(1H,　m),　2.2
8(1H,　t),　2.38(1H,　dd),　2.48(1H,　s),　2.87(1H,　s),　3.24(1H,　dd),　3.58(1
H,　d),　3.77(1H,　d),　3.77(3H,　s),　4.46(2H,　m),　6.63(2H,　m),　6.78(2H,　m
),　6.90(1H,　s),　7.24-7.38(5H,　m),　9.71(1H,　t).
【０３５９】
　合成した式ＩＦまたはＩＢの化合物を下記表にまとめた。
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【０３６０】
　［Ｒ４がメチルである化合物の合成例］
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-1-(
4-ニトロベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル
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)プロパノエート（IB-358）の合成
【０３６１】
　第一工程
　tert-ブチル　3-((3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-6-(ベンジルカルバモイル)-1-(4-ニトロベ
ンジル)-2,2,3a,6,7,7a-ヘキサヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-7-イル)プ
ロパノエート(F体)及びtert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-ベンジルカルバモ
イル)-1-(4-ニトロベンジル)-2,2,3a,6,7,7a-ヘキサヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]
ピリジン-7-イル)プロパノエート(B体)の合成
【０３６２】
　N-(4-ニトロベンジル)プロプ-2-エン-1-アミン(500　mg,　2.6　mmol)、tert-ブチル　
5-オキソペンタノエート(428　mg,　2.0　mmol）、モレキュラーシーブ４Ａ（2.0　g）に
クロロホルム（7　mL）を加え、さらにN-ベンジル-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド
（526　mg,　3.0　mmol）とクロロホルム（0.5　mL）を加えた。反応混合物を65℃で48時
間加熱後、無水コハク酸(40　mg,　0.4　mmol)を加え65℃で4時間加熱後、濾過した。ろ
液を減圧下に濃縮して得られた残渣をPurif-PACK,　NH25,　SIZE　20とCHROMATOREX　Q-P
ACK,　Si30,　SIZE　60の連結カラムを用いて溶出液１（ヘキサン：酢酸エチル＝70：25
から0：100）、続けて溶出液２（酢酸エチル：メタノール＝100：0から95：5）で溶出し
て精製し、標記化合物F体、131　mg　(収率9％、RT＝0.93分(C法)、[M+1]+=533）及びB体
、309　mg　(収率22％、RT＝0.96分(C法)、[M+1]+=533）を得た。
【０３６３】
　第二工程
　ヨウ化　(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-7-(3-(tert-ブトキシ)
-3-オキソプロピル)-4-メチル-1-(4-ニトロベンジル)-2,3,3a,6,7,7a-ヘキサヒドロ-1H-3
,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-4-イウムの合成
【０３６４】
　(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-tert-ブチル-3-(3a-ベンジルカルバモイル)-1-(4-ニトロベ
ンジル)-2,2,3a,6,7,7a-ヘキサヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル)プ
ロパノエート（255　mg,　0.48　mmol）をテトラヒドロフラン（2.5　mL）に溶解し、炭
酸水素ナトリウム（45　mg,　0.5　mmol）及びヨードメタン(545　mg,　3.8　mmol)を加
え、45℃から50℃に加温して24時間攪拌した。反応混合物に酢酸エチルを加え、飽和食塩
水で２回洗浄し、有機相を無水硫酸ナトリウムで乾燥した。無水硫酸ナトリウムを濾別し
、減圧下に濃縮して粗製の標記化合物（270　mg、(C法)、[M]+=547）を得た。
【０３６５】
　第三工程
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-1-(
4-ニトロベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル
)プロパノエート（IB-358）の合成
【０３６６】
　上記反応で得た粗製のヨウ化　(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-
7-(3-(tert-ブトキシ)-3-オキソプロピル)-4-メチル-1-(4-ニトロベンジル)-2,3,3a,6,7,
7a-ヘキサヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-4-イウム（270　mg,　0.48　mmo
l）をテトラヒドロフラン（10.6　mL）に溶解し、2,3-ジメチル-2-ブテン(202　mg,　2.4
　mmol)、酢酸(58　mg,　0.96　mmol)、リン酸二水素ナトリウム水溶液(5　mol/L溶液、3
66　μL,　1.68　mmol)さらに亜塩素酸ナトリウム水溶液(5　mol/L,　55　μL,　0.72　m
mol)を加え、室温で一晩攪拌した。反応混合物を濃縮し、水と酢酸エチルを加えて分液ロ
ートに移し、飽和食塩水で洗浄した。有機相を無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下に濃
縮して得られた残渣をCHROMATOREX　Q-PACK,　Si30,　SIZE10を用いて溶出液１（ヘキサ
ン：酢酸エチル＝50：50から0：100）、続けて溶出液２（酢酸エチル：メタノール＝100
：0から95：5）で溶出して精製し、標記化合物、182　mg　(収率　67％(二工程)、RT＝0.
98分(C法)、[M+1]+=563）を得た。
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【０３６７】
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-5-
オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル)プロパノエート（IB-
359）の合成
【０３６８】
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-1-(
4-ニトロベンジル)-5-オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル
)プロパノエート（98.4　mg,　0.175　mmol）をトリフルオロエタノール（4.8　mL）に溶
解し、パラジウム炭素(10%-wet,　38　mg)を加え、容器内を水素置換した。室温で激しく
一晩攪拌し、反応混合物を濾過した。ろ液を濃縮して、標記化合物（71.7　mg、収率96％
、RT＝0.79分(C法)、[M+1]+=428）を得た。
【０３６９】
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6S*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-(3-
メチルブタノイル)-5-オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル
)プロパノエート（IB-366）の合成
【０３７０】
　tert-ブチル　3-((3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-3a-(ベンジルカルバモイル)-4-メチル-5-
オキソオクタヒドロ-1H-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-7-イル)プロパノエート（10.
6　mg,　0.0２５　mmol）をテトラヒドロフラン（0.75　mL）に溶解し、トリエチルアミ
ン（10.1　mg,　0.1　mmol）及び3-メチルブタノイルクロリド（4.22　mg,　0.035　mmol
）を加え、室温で18時間攪拌した。反応混合物にアンモニア水(5　μL)を加え１時間攪拌
したのち溶媒を減圧下留去した。得られた残渣に酢酸エチルと水を加え分液ロートに移し
、有機相を10%クエン酸水、食塩水、重曹水、食塩水の順に洗浄し、有機相を無水硫酸ナ
トリウムで乾燥した。有機相を減圧下に濃縮して残渣をTＬＣ（Merck　105715.001、層厚
0.25　mm）（展開溶媒：酢酸エチル)にて精製し標記化合物（7.6　mg、収率59％、RT＝1.
07分(C法)、[M+1]+=512）を得た。
【０３７１】
　上記と同様の方法により、式ＸＸＩＦおよびＸＸＩＢの化合物も合成した。結果を下記
表にまとめた。
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【表６－６】
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【表６－７】
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【表６－８】
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【表６－９】
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【表６－１０】
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【表６－１１】
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【表６－１２】
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【表６－１３】
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【表６－１４】

【表６－１５】
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【表６－１６】
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【表６－１７】
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【表６－２１】
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【表６－２２】
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【表６－２５】
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【表６－２６】
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【表６－２７】
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【表６－２８】
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【表６－３２】
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【表６－３３】

【表６－３４】
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【表６－３５】
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【表６－３６】
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【表６－３７】
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【表６－３９】
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【表６－４０】
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【表６－４３】

【０３７２】
　実施例２：
　（１）N-(2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサ
ミドの合成
　エチル　1,2,4-トリアジン-3-カルボキシレート200　mgをメタノール2.5　mLに溶解し
、4-アミノ-2,2,6,6-テトラメチルピリジン204　mgを加えた後、室温で12時間攪拌する。
メタノールを減圧下に留去し、得られた残渣をCHROMATOREX　Q-PACK　SI30　SIZE　20（
クロロホルム：メタノール＝100％：0％から80％：20％）で精製し、N-(2,2,6,6-テトラ
メチルピペリジン-4-イル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド（124　mg,　収率：36％
）を得た。
【０３７３】
　（２）(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1,7-ジベンジル-5-オキソ-N-(2,2,6,6-テトラメチル
ピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-1,2,3,6,7,7a-ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,
2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド（II-44）及び(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1,7-ジベンジ
ル-4-オキソ-N-(2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-6H-3,6-メタノ
ピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド（II-45）の合成
　N-(2,2,6,6-テトラメチルピペリジン-4-イル)-1,2,4-トリアジン-3-カルボキサミド80
　mgのクロロホルム溶液2　mLに、4Aモレキュラーシーブス335　mg、N-アリルベンジルア
ミン112　mg、3-フェニルプロパナール102　mgを加え、12時間加熱還流する。モレキュラ
ーシーブスをろ過しクロロホルムで2回洗浄する。合わせた有機層を減圧留去し、得られ
た残渣をCHROMATOREX　Q-PACK　SI30　SIZE20（ヘキサン：酢酸エチル＝75％：25％から0
％：100％）に続けてCHROMATOREX　Q-PACK　DNH30　SIZE10（ヘキサン：酢酸エチル＝100
％：0％から50％：50％）で精製し、標記化合物（II-44）及び（II-45）を約１：１の混
合物（1H　NMRにより定量）として得た（80.3　mg,　収率：53％，[M+1]＋＝499）を得た
。
【０３７４】
　（３）(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-1,7-ジベンジル-5-オキソ-N-(2,2,6,6-テトラメチル
ピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサ
ミド（I-44）及び(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-1,7-ジベンジル-4-オキソ-N-(2,2,6,6-テト
ラメチルピペリジン-4-イル)オクタヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カル
ボキサミド（I-45）の合成
　II-44及びII-45の混合物20　mgのトルエン溶液0.16　mLにトリフルオロ酢酸6.1　μL、
2,3-ジメチル-2-ブテン23.8　μL、5　M亜塩素酸ナトリウム水溶液　12　μL、5　Mリン
酸二水素ナトリウム水溶液28.1　μLを加え、室温で1時間激しく攪拌する。反応混合物に
酢酸エチル1.0　mLを加え、有機層を飽和炭酸水素ナトリウム水　0.5　mL、5％チオ硫酸
ナトリウム水溶液0.5　mL、飽和食塩水0.5　mLで順次洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥
後、ろ過する。ろ液から酢酸エチルを減圧留去し、トルエンを含む残渣をCHROMATOREX　Q
-PACK　DNH30　SIZE　10（ヘキサン：酢酸エチル＝100％：0％から0％：100％）で精製し
、標記化合物（I-44）（5.6　mg,　収率：27.0　％，RT＝1.15分（B法），[M+1]＋＝515
）及び（I-45）（2.7　mg,　収率：13.2％，RT＝1.05分（B法），[M+1]＋＝515）を得た
。
【０３７５】
　実施例３：
　（１）Ｎ－（ピリジン－４－イル）メチル－１，２，４－トリアジン－３－カルボキサ
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ミドの合成
　エチル　1,2,4-トリアジン-3-カルボキシレートをメタノールに溶解し、４－アミノピ
リジンを加えた後、室温で攪拌する。メタノールを減圧下に留去し、得られた残渣をカラ
ムクロマトグラフィーで精製する。目的物のフラクションを濃縮し、標記化合物を得る。
【０３７６】
　（２）(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3
,6,7,7a-ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド及び(3
S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-
ヘキサヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミドの合成
　Ｎ－（ピリジン－４－イル）メチル－１，２，４－トリアジン－３－カルボキサミドの
クロロホルム溶液に、4Aモレキュラーシーブス、4-メチルペンタナール、N-イソブチルプ
ロパ-2-エン-1-アミンを加え、加熱還流する。モレキュラーシーブスをろ過しクロロホル
ムで2回洗浄する。合わせた有機層を減圧留去し、得られた残渣を精製し、標記化合物を
混合物として得る。
【０３７７】
　（３）(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-5-オ
キソオクタヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド及び(3S*,3
aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-4-オキソオクタヒド
ロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミドの合成
　(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,6,7,7
a-ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド及び(3S*,3aR
*,6S*,7R*,7aR*)-N-(ピリジン-4-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-ヘキサ
ヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミドの混合物のトルエン溶液
にトリフルオロ酢酸、2,3-ジメチル-2-ブテン、5　M亜塩素酸ナトリウム水溶液、5　Mリ
ン酸二水素ナトリウム水溶液を加え、室温で激しく攪拌する。反応混合物に酢酸エチルを
加え、有機層を水、5％チオ硫酸ナトリウム水溶液、飽和食塩水で順次洗浄し、無水硫酸
ナトリウムで乾燥後、ろ過する。ろ液から酢酸エチルを減圧留去し、トルエンを含む残渣
をカラムで精製し、標記化合物を得る。
【０３７８】
　本反応と同様の条件で、以下の化合物を合成する。
(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(ピリジン-3-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,6,7,7a-
ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S
*,7R*,7aR*)-N-(ピリジン-3-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-ヘキサヒド
ロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、
(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(ピリジン-2-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,6,7,7a-
ヘキサヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、(3S*,3aR*,6S
*,7R*,7aR*)-N-(ピリジン-2-イル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-ヘキサヒド
ロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、
(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(2-チエニル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,6,7,7a-ヘキ
サヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、
(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(2-チエニル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-ヘキ
サヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド、
(3S*,3aS*,6R*,7R*,7aS*)-N-(3-チエニル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,6,7,7a-ヘキ
サヒドロ-3aH-3,6-メタノピロロ[3,2-b]ピリジン-3a-カルボキサミド、および
(3S*,3aR*,6S*,7R*,7aR*)-N-(3-チエニル)メチル-1,7-ジイソブチル-1,2,3,3a,7,7a-ヘキ
サヒドロ-6H-3,6-メタノピロロ[3,2-c]ピリジン-6-カルボキサミド。
【０３７９】
　実施例４：抗狂犬病ウイルス活性評価法
　上記実施例において、DMSOにて10　mMストックとして調製された各被検化合物は、まず
100　μMもしくは40　μMとなるように10%牛胎仔血清添加イーグル培地（以下、培地）で



(176) JP 2021-121618 A 2021.8.26

10

20

30

40

希釈し、それから目的の終濃度となるようにさらに培地で希釈を行い、その希釈液50　μ
lを96穴プレートの各穴に滴下した。さらにその各穴に、Gaussia　Luciferase（GLuc）を
発現する組換え狂犬病ウイルス1088株（1088/GLuc）4×102感染単位およびNeuro-2a細胞4
×104個を含む培地50　μlを添加し、多連式マイクロプレートミキサーNS-4P（アズワン
社製）にて30秒間振盪後、37℃かつ5%CO2存在下で3日間培養した。培養後、プレートの各
穴にルシフェラーゼの基質となるセレンテラジン25　μlを滴下し、直ちに発光プレート
リーダー　LuMate（Awareness　Technology社製）に装填して10秒間の振盪を行った後、
相対発光量（RLU）の測定を行った。
【０３８０】
　上記実施例において合成した化合物を試験したところ、下記表に記載されている化合物
は、抗狂犬病ウイルス剤として検討されているT－705（商品名：ファビピラビル）のIC50
値＝30μＭ以上の活性を示すことが分かった。
【表７】

　下表は、式ＩＦ、式ＩＢ、式ＸＸＩＦまたは式ＸＸＩＢの化合物の抗狂犬病活性を示す
。ＩＣ５０が５μＭ以下であればＡ、５μＭ超かつ１０μＭ以下であればＢ、１０μＭ超
かつ３０μＭ以下であればＣと分類する。ｎａは、該当なしを意味する。
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【表８】

【０３８１】
　（注記）
　以上のように、本開示の好ましい実施形態を用いて本開示を例示してきたが、本開示は
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、特許請求の範囲によってのみその範囲が解釈されるべきであることが理解される。本明
細書において引用した特許、特許出願および他の文献は、その内容自体が具体的に本明細
書に記載されているのと同様にその内容が本明細書に対する参考として援用されるべきで
あることが理解される。本出願は、日本国で２０１９年６月３日に出願された特願２０１
９－１０３９５８号および２０２０年２月１４日に出願された特願２０２０－２３６５３
号に対して優先権主張を伴うものであり、その内容は全てが参照として援用される。
【産業上の利用可能性】
【０３８２】
　本開示は、狂犬病治療および予防を業とする分野において有用である。
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